Aramlasos kémia alkalmazasa
egy gyogyszeripari szempontbdl jelentds intermedier
aszimmetrikus Henry-reakcidéval torténé szintézisében
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ABSTRACT

An asymmetric heterogenous catalytic flow system was applied successfully in the synthesis of a
pharmaceutically important intermediate via the Henry reaction. In preliminary batch studies, we
determined the optimal conditions for a heated reaction that is relatively fast, compared to the original
cooled procedure requiring long reaction time. In these reactions, bulky ether type solvents and an excess
of nitromethane showed the best results. With the help of an easily preparable immobilized chinchona
alkaloid catalyst, a heterogenous system was realized in flow. In this flow configuration, the desired -
nitroalcohol was obtained in a relatively short rection time with moderate conversion and ee. The safe
application of the explosive nitromethane was also achievable at elevated temperature, however it
resulted in increased conversion, but decreased enantioselectivity.
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OSSZEFOGLALO

Munkank soran sikeresen valdsitottuk meg egy gyogyszeripari szempontbol fontos intermedier
szintézisét aszimmetrikus Henry-reakcioval aramlasos koriilmények kozott. A kezdeti batch kisérletek
soran meghataroztuk az idedlis koriilményeket egy viszonylag gyors, fitott reakcidohoz, szemben az
eddig leirt lass hiitott reakcioval. Ehhez nagy térkitoltésii éter-tipusi olddszereket alkalmaztunk a
nitrometan feleslege mellett. Egy konnyen elkészithetd, rogzitett cinkona alkaloid alapu katalizator
alkalmazasaval egy heterogén aramlasos rendszert hoztunk létre. Ebben a rendszerben a kivant B-
nitroalkoholt viszonylag gyors reakcié id0 mellett, kdzepes konverzioval és ee-vel kaptuk meg. A
robbanékony nitrometan biztonsagos hasznalata magasabb homérsékleten szintén elérhet6 volt, azonban
ez megndvekedett konverzidé mellett alacsonyabb ee-t eredményezett.
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