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A5
Faragd Tiinde

SZTE Gyogyszerésztudomdnyi Kar, Gydgyszerkémiai Intézet

Valtozatosan szubsztitualt enantiomertiszta aliciklusos B-aminosav szarmazékok szintézise
és organokatalitikus alkalmazhatosaganak vizsgalata izatin aszimmetrikus aldol reakcidjaval

A természetes kiralis vegyiiletek szintézise régdta nagy kihivast jelent szintetikus szerves kémikusok
szamara, olyan teriilet, amely folyamatos fejlesztést igényel. Az indolvazas gyégyszerekre nagy igény
mutatkozik, széleskori alkalmazhatdsaguk miatt [1]. A "z6ld’” kémia egyre inkdabb kdzpontibb szerepet
kap a vegyiparban és a gyodgyszeriparban egyarant [2,3]. Az Ugynevezett organokatalizatorok
alkalmazasa tobb szempontbdl is j6 megolddasnak bizonyulhat, mivel egyszer(ibb a hasznalatuk,
kevésbé toxikusak, hatékonyabbak, mint a fém és enzim katalizatorok [4,5]. Kutatémunkdankkal az
antivirdlis és tumorellenes hatdsu oxindol tartalmu vegyiiletek, gydgyszermolekuldk elGallitasat
szeretnénk el6remozditani, mikdzben a fenntarthato jové képét szem el6tt tartva probaltunk zéldebb
maodszereket fejleszteni a fent emlitett molekuldk szintézisére.
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Az elmult évtizedben az indolvdzas gydgyszermolekuldk elGallitdsat segité organokatalizatorok
fejlesztése és tesztelése kiemelt figyelemre tett szert, viszont ez iddig kevesen foglalkoztak az
aliciklusos B-aminosav szarmazékok ilyen jellegl felhasznaldsaval és vizsgalataval.5 Jelen munka sordn
a 4b aliciklusos B-aminosav szarmazékokbdl kiindulva allitottunk el6 4c,d G, kilonboz6képpen
szubsztitudlt organokatalizatorokat. Annak érdekében, hogy tanulmdnyozhassuk és tovdbb
novelhessiik a fent emlitett vegyiiletek 3ltal kifejtett katalitikus hatdst, az izatin acetonnal vald
aszimmetrikus aldol reakcidjat valasztottuk modell reakcioként. Az altalunk szintetizalt 4c,d
katalizatorok viszonylag j6 hatékonysaggal (ee% ~57%) eredményezték az (S)- 3-hidroxi-3-alkil-2-
oxindol (3a) terméket, additiv jelenlétében, minddssze 30 perc elteltével. Szamos szubsztitualt izatint
tanulmanyoztunk, melyek kozil kivalé enantiomerfelesleggel kaptuk az (S)-3b, (S)-3c, (S)-3f és (S)-3h
aldol terméket. A fenti kutatds masik részét képezi az izatin acetonnal valé reakciéjanak
golyésmalomban torténd vizsgalata.
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