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Szerves foszforvegyiiletekkel az élet szamos teriiletén taldlkozhatunk. El6fordulnak a mezdgazdasagban,
a milanyagiparban és a gydgyaszatban is.'! Az a-aminofoszfonatok és szdrmazékaik — az a-aminosavak
szerkezeti analdgjaiként — sokrétii bioaktivitdssal rendelkeznek (antibiotikumok, enziminhibitorok,
antimetabolitok, virusellenes-, tumorellenes-, rovarellenes szerek).?! Kutatdcsoportunkban is foglalkoznak
a-aminofoszfonatok és a-aminofoszfin-oxidok eldallitasaval Kabachnik—Fields-reakcion keresztiil.’] Hatékony
eljarast dolgoztak ki mikrohullamu (MW) reaktorban katalizator és sok esetben olddszer nélkiil.

Az elmult években a heterociklusos aminofoszfonatok irant is megndtt az érdeklddés, melyekhez
leghatékonyabban multikomponensti reakciokon keresztiil juthatunk. A tébbkomponenst reakciok elényei kozé
tartozik a nagy atomhatékonysag, a gyors, egyszerii €s kornyezetbarat megvaldsithatosag, valamint az ido- és
energiatakarékossag.™

Kutatdémunkdm sordn célul tiiztik ki B-ketofoszfonatok Biginelli-reakcidjanak vizsgalatat (1. dbra).
Eloszor a dietil-2-oxopropilfoszfonat, a benzaldehid és a karbamid modellreakcidjat tanulmanyoztuk. Az
irodalmi elézmények alapjan kiilonféle savkatalizist (PTSA, Sc(OTf)3, Yb(OTY),, vagy Zn(OTf),) alkalmazva
toluolban vagy acetonitrilben forralva végeztiink kisérleteket. A legjobb eredményeket alapul véve, a reakciot
MW besugarzas hatadsara is megvalositottuk. A reagensek molaranyat, a katalizdtor mennyiségét, a
homérsékletet, valamint a reakcidoidot valtoztatva maximalizaltuk a konverzio értékét.

3. abra. A dietil-2-oxopropilfoszfonat Biginelli-reakciéja MW koériilmények kozott
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Az optimalisnak talalt korilmények kozott, a B-ketofoszfonat (dimetil-2-oxopropilfoszfonat, dietil-(2-
oxo-2-feniletil)foszfonat), a karbamid (N-metilkarbamid), illetve a benzaldehid (2-klorbenzaldehid, 3-
klorbenzaldehid,  4-klérbenzaldehid,  4-nitrobenzaldehid, 3-metilbenzaldehid, 4-hidroxibenzaldehid)
valtoztatasaval tovabbi szarmazékokat (2) allitottunk el6 (2. dbra).

2. abra. A Biginelli-reakci6 kiterjesztése tovabbi szairmazékok el6allitasara
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Tanulmanyoztuk tovabba a formil-benzoesav, dialkil-foszfitok (dimetil-foszfit, dietil-foszfit, dibutil-
foszfit) €s primer aminok (butil-amin, ciklohexil-amin) Kabachnik—Fields-reakciojat is, mely soran izoindolin-
gytris vegyiileteket (3) allitottunk eld (3. abra). A kondenzacidkat katalizator és olddészer nélkil, MW
besugarzés hatdsara valositottuk meg, vizsgaltuk a hdmérséklet és a reakcioidd valtoztatdsanak hatasat.
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3. abra. Specialis Kabachnik-Fields reakcio formil-benzoesavval
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Koszonetnyilvanitas: A kutatas az NKFIH FK123961 palyazat részfinanszirozasaval, a Bolyai Janos Kutatasi
Osztondij (BO/00278/17/7), valamint az Emberi Eréforrasok Minisztériuma UNKP-18-4-BME-131 Uj Nemzeti
Kivalésag Programjanak tamogatasaval késziilt.
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