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Соединения, содержащие в своем составе RGD-мотив (последовательность ами-
нокислот ArgGlyAsp), способны специфически связываться с интегринами αVβ3 
и αVβ5, в большом количестве присутствующими на поверхности опухолевых 
клеток. Данное свойство пептидов группы RGD позволяет использовать их в 
качестве молекулярных векторов для избирательной доставки ксенобиотиков в 
опухолевые клетки. С целью получения новых эффективных агентов бор-
нейтронозахватной терапии (БНЗТ), содержащих большое количество атомов 
бора, нами разработан метод получения конъюгатов KRGD пептида с 
1,2-дикарба-клозо-додекабораном и 7,8-дикарба-нидо-ундекабораном (карбора-
нами) [1]. Конденсация ди-(клозо-карборан-1-ил)ацетил-(S)-лизина (1) с защи-
щенными пептидами 2–4 приводила к тетрапептидам 5–7 с выходами 62–65 %. 
Удаление защитных групп позволило получить бис(клозо-карборанил)-
тетрапептид 8. Для увеличения водорастворимости соединения 8 проведена ре-
акция деборирования ядер клозо-карборанов до нидо-карборанов с образованием 
бис(нидо-карборанил)-тетрапептида 9 (см. схему).  

 
Схема синтеза бис(нидо-карборанил)-тетрапептида 9 

Соединение 9 отличается высоким содержанием бора (20 % по массе), высо-
кой растворимостью в воде (5 мг/мл при 20 °C) и может оказаться эффективным 
таргетным агентом БНЗТ опухолей. 
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