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Bioaktiv szarmazékok szintézise és tovabbalakitasa
moédositott Mannich, illetve
aza-Friedel-Crafts-reakcio révén
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ABSTRACT

This study summarizes the synthesis of bifunctional glycine-type precursors substituted with 2-
and 1-naphthol. The stabilization of precursors via partially aromatic ortho-quinone methide
intermediate was tested with different cyclic imines in [4+2] cycloaddition. 8-Hydroxyquinoline is a
biologically active moiety considered as a formal 1-naphthol analogue, hence the behavior of the
scaffold in Mannich reaction was examined. The possibilitiy of transformation of glycine derivatives
substituted with 2- and 1-naphthol as well as the formed Mannich base consisting 5-chloro-8-
hydroxyquinoline skeleton to give diarylmethane derivatives with indole and 7-azaindole were studied.
A series of cyclic amines coupled with indole and azaindole derivatives has been systematically
designed and their biological examination was achieved. To have a preliminary overview about the
structure—activity relationship, the antibacterial and anticancer activity of synthesized compounds by
preliminary biological screening systems was tested.

Keywords: modified Mannich reaction, ortho-quinone methides (0-QM), [4+2] cycloaddition,
anticancer activity, efflux pumps

OSSZEFOGLALO

Kutatomunkank eredményeképpen 1j bifunkcios 2-, és 1-naftollal szubsztitualt glicin tipusu
prekurzorok szintézisét valositottuk meg. A prekurzor vegytiletek kiilonb6z6 ciklikus iminekkel valo
stabilizalodasat részlegesen aromas orfo-kinon metid koztiterméken keresztiil [4+2] cikloaddicios
reakcioban teszteltiik. A potencialisan 1-naftol analdgnak tekinthetd 8-hidroxikinolin biologiailag aktiv
szarmazgEk, a kutatas folytatasaként ezen szerkezeti elem Mannich-reakcioban valo tesztelését hajtottuk
végre. A tovabbiakban a 2-, és l-naftol tartalmu glicin szarmazékok, valamint az 5-klor-8-
hidroxikinolinnal szubsztitualt Mannich bdazis tovabbalakithatosdganak vizsgalatira diarilmetan
szarmazékokat allitottunk eld indollal és 7-azaindollal vald reagaltatassal. Indollal és azaindollal
kapcsolt ciklikus amin szarmazékok tematikus megtervezését hajtottuk végre. A szerkezet-hatas
Osszefiiggések értelmezése érdekében a szintetizalt vegyiiletek antibakterialis és daganatellenes
aktivitasara bioldgiai sziirdvizsgalatok segitségével nyertiink ralatast.

Kulesszavak: modositott Mannich reakcid, orfo-kinon metidek (0-QM), [4+2] cikloaddicio,
daganatellenes aktivitas, efflux pumpa
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