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FOSZFONAT OLDALLANCOT TARTALMAZO N-HETEROCIKLUSOK
ELOALLITASA MULTIKOMPONENSU REAKCIOKKAL

T6th Néra, Hiimpfner Evelyn, Ravai Bettina, Tajti Adam, Keglevich Gyorgy, Balint Erika

Budapesti Miiszaki és Gazdasagtudomanyi Egyetem, Szerves Kémia és Technologia Tanszék, 1111 Budapest,
Budafoki ut 8.

Szerves foszforvegyiiletekkel az €let szamos teriiletén talalkozhatunk. El6fordulnak a mezégazdasagban,
a miianyagiparban és a gyoégyaszatban is.! Az a-aminofoszfonatok és szarmazékaik — az a-aminosavak
szerkezeti analogjaiként — sokrétli bioaktivitdssal rendelkeznek (antibiotikumok, enziminhibitorok,
antimetabolitok, virusellenes-, tumorellenes-, rovarellenes szerek).”! Kutatdcsoportunkban is foglalkoznak
a-aminofoszfonatok és a-aminofoszfin-oxidok eldallitasaval Kabachnik—Fields-reakcion keresztiil.®l Hatékony
eljarast dolgoztak ki mikrohullami (MW) reaktorban katalizator és sok esetben oldoszer nélkiil.

Az elmult években a heterociklusos aminofoszfonatok irant is megnétt az érdeklédés, melyekhez
leghatékonyabban multikomponensii reakcidkon keresztiil juthatunk. A tobbkomponensti reakciok eldnyei kozé
tartozik a nagy atomhatékonysag, a gyors, egyszerii és kdrnyezetbarat megvalosithatosag, valamint az id6- és
energiatakarékossag.!

Kutatomunkam soran célul tiztik ki B-ketofoszfonatok Biginelli-reakcidjanak vizsgalatat (1. dbra).
Elészor a dietil-2-oxopropilfoszfonat, a benzaldehid és a karbamid modellreakciojat tanulmanyoztuk. Az
irodalmi el6zmények alapjan kiilonféle savkatalizist (PTSA, Sc(OTf)s, Yb(OTf),, vagy Zn(OTf),) alkalmazva
toluolban vagy acetonitrilben forralva végeztiink kisérleteket. A legjobb eredményeket alapul véve, a reakciot
MW Dbesugarzds hatasara is megvaldsitottuk. A reagensek molaranyat, a katalizator mennyiségét, a
homérsékletet, valamint a reakcioidot valtoztatva maximalizaltuk a konverzid értékét.

3. abra. A dietil-2-oxopropilfoszfonat Biginelli-reakciéja MW koriilmények kozott
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Az optimalisnak talalt koriilmények kozott, a B-ketofoszfonat (dimetil-2-oxopropilfoszfonat, dietil-(2-
oxo-2-feniletil)foszfonat), a karbamid (N-metilkarbamid), illetve a benzaldehid (2-klorbenzaldehid, 3-
klorbenzaldehid,  4-klorbenzaldehid,  4-nitrobenzaldehid,  3-metilbenzaldehid,  4-hidroxibenzaldehid)
valtoztatasaval tovabbi szarmazékokat (2) allitottunk elé (2. dabra).

2. abra. A Biginelli-reakcié Kkiterjesztése tovabbi szarmazékok eldallitasara
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Tanulmanyoztuk tovabba a formil-benzoesav, dialkil-foszfitok (dimetil-foszfit, dietil-foszfit, dibutil-

s

gylriis vegyiileteket (3) allitottunk elé (3. abra). A kondenzaciokat katalizator és olddoszer nélkiil, MW
besugarzas hatasara valositottuk meg, vizsgaltuk a hdmérséklet és a reakcididd valtoztatasanak hatasat.
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3. abra. Specialis Kabachnik-Fields reakcio formil-benzoesavval

O

COOH 0o, OR MW
+ 14 +  Y-NH, N-Y
CHO H OR OR
R= Me, Et, Bu Y= Bu, “Hex O// “OR
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Kdszonetnyilvanitas: A kutatds az NKFIH FK123961 palyazat részfinanszirozasaval, a Bolyai Janos Kutatasi
Osztondij (BO/00278/17/7), valamint az Emberi Eréforrasok Minisztériuma UNKP-18-4-BME-131 Uj Nemzeti
Kivalosag Programjanak tdmogatasaval késziilt.
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