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Aramlasos kémia alkalmazasa egy gyogyszeripari szempontbol jelentos
intermedier aszimmetrikus Henry-reakcioval tortéeno szintézisében
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A Henry-, vagy nitroaldol-reakcio egy szé¢leskorben elterjedt C-C kotés kialakitasara alkalmas modszer, mely soran egy nitroalkan ¢s egy
elektrofil karbonil vegylilet reakcidojaban [B-nitroalkohol képzddik. Az utobbi 1doben az irodalomban egyre tobb példa talalhato, melyekben a
reakciot enentioszelektiv formaban valositjak meg.! Ezek az eljarasok fém-komplexet, enzimet vagy organokatalizatort alkalmaznak a kiralis
kornyezet megteremtéschez, melyek kozil egyertelmien az utobbi a legzoldebb, 1lletve legkoltseghatckonyabb megoldas. Az armalasos kémiai
rendszerek kitiinden alkalmasak heterogen katalitikus reakciok megvalositasara, illetve bennuk robbanckony anyagok (pl.: nitrometan) 1s
viszonylag biztonsagosan alkalmazhatok. Mindezek ellen¢ére az aszimmetrikus Henry-reakcionak idaig csupan egyetlen egy fém-komplex
katalizalt valtozata ismert aramlasos korulmények kozott.? Munkank soran célul tiztik ki egy gyogyszeripari szempontbol jelentds vegyiilet
cloaalitasat aszimmetrikus heterogeén organokatalizalt Henry-reakcioval aramlasos kortulmények kozott.

Batch kiserletek 2. Oldoszer vizsgalata
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Cel: az 1dealis korulmeények megtalalasa az aszimmetrikus
Henry-reakciohoz

10 mol% katalizator
10 ekv. MeNO; : 100

25°C, 20 h 30

HetAr: hetroaromas csoport Ar: aromas csoport 60

40

1. Katalizator vizsgalata

* Az rodalomi analogiak alapjan cinkona alkaloidok
* Legjobb eredmenyek kupreinnel
= Szilard hordozoval az enantioszelektivitas javithato
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Flow megvalositas

100 pl/perc MTBE:MeNO; 3:1
| tg= 65 perc

El6z06 optimalizalt paraméterekbdl kiindulva
Szilikagelre telvitt kupreinnel toltott oszlop
MTBE:nitrometan oldoszer

2 bar vegnyomas

50 °C-on alacsony szelektivitas (ee=16%)
Szobahdmeérsekleten:

tartozkodasi 1d6 T — konverzio T, ee |
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