Uj a-hidroxi-biszfoszfonat szarmazékok eldallitasanak
tanulmanyozasa Al20; feliletén

The synthesis of new a-hydroxy bisphosphonate derivatives
on alumina
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ABSTRACT

The o-hydroxy phosphonates and their derivatives are of importance due to their biologically
activity. The molecules are enzyme inhibitors. Preparative methods for a-hydroxy phosphonates are
mostly based on the Pudovik reaction, which is the addition of dialkyl phosphite to the corresponding
carbonyl compound. There are many examples in the literature for the synthesis of o-hydroxy
phosphonates, most of them use different catalysts and solvents. Our research group studied the
preparation of a-hydroxy phosphonates under microwave conditions without the use of any solvent. In
view of the protection of the environment, as well as the efficient production, an attempt was made to
prepare  a-hydroxy phosphonate derivatives on the surface of alumina. Diethyl-(2-
oxopropyl)phosphonate was selected as the model compound and reacted with five different dialkyl
phosphites and diphenyl phosphine oxide. We optimized the conditions of the solid phase to the carbonyl
compound. The conclusion is that the acidic surface Al,O3and a sufficient amount of KF is needed to
prepare a-hydroxy phosphonate derivatives in good conversions and in suitable yield. Furthermore, we
have to note that the a-hydroxy phosphonate derivatives have interesting NMR properties.
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KIVONAT

Az a-hidroxifoszfonatok és szarmazékaik jelentdsége bioldgiai aktivitasukban rejlik. Ezeket a
vegyiileteket elsGsorban enzim-inhibitorként tartjak szamon. A legaltalanosabbnak mondhaté6 modszer
o-hidroxifoszfonatok szintézisére a Pudovik-reakcid, ahol a dialkil-foszfit addicionalodik az
oxovegyliletre. Az irodalomban szamos példat talalunk az a-hidroxifoszfonatok eldallitasara, mely
eljarasok  tobbsége a kornyezetet terheli katalizatorok és oldoszerek alkalmazasaval.
Kutatocsoportunkban széles korben tanulméanyoztak kiillonboz6 a-hidroxifoszfonat szarmazékok
eléallitasat kornyezetbarat moédon, mikrohullamu koriilmények kozott, oldoszer felhasznalasa nélkiil. A
kornyezet kimélését, valamint a hatékony eldallitast szem el6tt tartva kisérletet tettiink o-hidroxi-
biszfoszfonat szarmazékok eldallitdsara aluminium-oxid felilletén. Modellvegyiiletként a dietil-(2-
oxopropil)foszfonatot valasztottuk, és 6t kiillonb6zo dialkil-foszfittal, valamint difenilfoszfin-oxiddal
reagaltattuk. Optimalizaltuk a szilard fazisban megvalositott karbonil csoportra torénd addiciot,
melynek soran arra az erdményre jutottunk, hogy savas feliileti Al,O3 és megfeleld mennyiségii KF
jelenlétében lehet hatékonyan eldallitani a kivant o-hidroxi-biszfoszfonat szarmazékokat, melyek
érdekes NMR tulajdonsagokkal rendelkeznek.
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