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Axialis és centralis Kkiralitassal rendelkezo 1j, enantiomertiszta binaftil-cinkona-
(tio)négyzetamid organokatalizatorok eléallitasa és alkalmazasa enantioszelektiv reakciékban

Kulcsszavak: aszimmetrikus reakcio, Michael-addicio, atropizoméria; alkaloid; hidrogénkotés-
donor

Az 1950-es éveken tortént Contergan tragédia ota a gyogyszerekbe csak enantiomertiszta
hatdéanyag keriilhet. Az enantiomertiszta hatébanyag eléallitasara egyik lehetséges modszer a
sztereoszelektiv szintézisek alkalmazasa, amelyek soran az 1j, sztereogén elem szelektiv kialakitasa
valamilyen kiralis indukci6 segitségével torténhet. Kutatocsoportunkban az enantioszelektiv
szintézisekben a kirdlis kolcsonhatast aszimmetrikus organokatalizatorok biztositjak.

Az organokatalizis soran fématomot nem tartalmazd, kisméretli szerves molekulakat
alkalmazunk a kémiai reakciok katalizatoraként. Kutatomunkdmban célul tliztem ki v,
aszimmetrikus, bifunkcionalis, binaftil-cinkona-(tio)négyzetamid organokatalizatorok szintézisét.
Az organokatalizatorokat olyan kereskedelmi forgalomban kaphat6 kiindulasi anyagokbol épitettem
fel, mint az (R)-BINOL [(R)-1,1'-binaftil-2,2’-diol] (1), a négyzetsav dimetil észtere (2), illetve a
bazikus karakteri kinin (3). (1. abra)

Az eldallitott organokatalizatorok (4a, 4b) aktivitasat enantioszelektiv Michael-addiciokban
vizsgaltam kiilonboz6 polaritdsu oldoszereket alkalmazva. Mindkét katalizator alkalmazasa esetén
kivalo enantiomerfelesleg (<98%) és termelés (93%) érhet el.

1. abra A binaftil-cinkona-(tio)négyzetamid organokatalizatorok eléallitasa




