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o & 2. BODIPY-vel jelolt nukleozid-morfolino kimeéra
j' szintezise es sejtpenetracios vizsgalata
N
O B
j’ A kiseérleteket immortalizalt Caco-2 (kolorektalis adenokarcinoma) intesztinalis epitel
N sejtvonalon végezték 10 es 50 uM-os koncentracioju 28 DMSO-os oldataval. A
O _B fluoreszcens mikroszkopos vizsgalattal megallapitottuk, hogy a BODIPY-nukleotid
KQ’ dimer konjugatum bejutott a citoplazmaba, a sejtmagba viszont nem. A sejtmagok a
HO\\‘ ',’O ' mikroszkopos kepeken kékre vannak festve, a BODIPY-dimer konjugatum (28) pedig
| R = OH vagy N, ' zoldre festi a citoplazmat.

A nukleinsavaknak polianionos foszfodiészter gerincik miatt magas a
nukleazokkal szembeni érzékenysége, valamint alacsony a
sejtpenetracios készséglik, ezért a természetes oligonukleotidok
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biologiai alkalmazhatosaga korlatozott. A foszfodiészter kotes T h4 e \{(D)NWNH MeOH \gTNW/NH NaCNBHs N 7
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helyettesitése lehetbséget teremt mesterséges oligonukleotidok 2% 89% 5 O : é (\) 0 | eiszaka . 70(

el6allitasara és azok jobb tulajdonsagainak kihasznalasara, ezért célul
tlztuk ki morfolind-nukleozid oligomerek szintézisét amelyben a
ribofuranozil egység 5'-szénatomja kdzvetlentul kapcsolodik a
morfolind egység nitrogénatomjahoz (l) [1]. A szintetikus protokoll
kiterjeszthet6 magasabb tagszamu oligomerek szintézisére (ll).

50% S
5b 23 24

\
A

90% TFA
rt, 46ra

Y
N, = o)
\[OJ/NW/NH N
0
= N__NH
O A T o o ~Ory
—

Et;N rt, 2 nap
53%

[1] N. Debreczeni, M. Bege, M. Herczeg, |. Bereczki, Gy. Batta, P. Herczegh, A. Borbas, Tightly linked morpholino-
nucleoside chimeras: new, compact cationic oligonucleotide analogues, Org. Biomol Chem., 2021 19: 8711-8721.

1. Nukleozid-dimerek szintézise
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2a B' = uracil
2b B = timin
2¢ B = hipoxantin
2d B' = adenin™™
2e B! = citozinN
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3. Trimer szintézis
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Koszéndém Cristobal Lopeznek és kutatécsoportjanak a BODIPY szarmazékot. Koszonet illeti Dr. Fenyvesi Ferencet és Dr. Rusznyak Agnest a fluoreszcens mikroszkopos
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