
– Tudományos tevékenységedet illetően a hazai élelmiszer-
kémia egyik kiemelkedő személyisége vagy. Röviden bemutatnád
tudományos érdeklődésedet?

– Szakmai pályafutásomat a BME Biokémiai és Élelmiszer-
technológiai Tanszéken kezdtem. Kutatási területemet a diplo-
mamunkámban elkezdett aminosavakkal kapcsolatos kutatások
alapozták meg. Az élelmiszer-minőség és -biztonság megítélésé-
ben a fehérjéknek, aminosavaknak és származékaiknak, a bio-
gén aminoknak alapvető szerepe van. A későbbiekben kutatásaim
kiegészültek növényi (elsősorban búza) stresszfiziológiai kutatá-
sokkal, melyek a szabad aminosavak és poliaminok stresszvá-
laszban betöltött szerepének kiderítésére irányulnak. Ezt a terü-
letet az MTA ATK Mezőgazdasági Intézetének (Martonvásár)
munkatársaival kialakított közel 30 éves együttműködés kereté-
ben műveljük. Kutatómunkám során elsősorban folyadékkroma-
tográfiás elválasztástechnikai módszerekben szereztem jártassá-
got. A biogén aminok meghatározására dolgoztam ki új módsze-
reket (pl. OPLC, IC, CE).

Az élelmiszerek biogén amin tartalmának táplálkozásfizioló-
giai és élelmiszer-biztonsági összefüggéseinek vizsgálatával, ven-

– Az öröm mellett milyen érzéssel hallottad, hogy a díjazottak
között vagy? 

– Az elismerésekről való értesülés mindig örömteli, különösen
akkor, ha az első nemzetközi kitüntetéséről értesül az ember.
Már azt is nagy megtiszteltetésként éltem meg, hogy a EuCheMS
(European Association for Chemical and Molecular Sciences) és
a hazai tudományos szervezetek (MTA, MKE, BCE) támogatásá-
val 2015-ben jelölt voltam a kémiai világszervezet, az IUPAC (In-
ternational Union of Pure and Applied Chemistry) „Distinguished
Women in Chemistry or Chemical Engineering Awards” elneve-
zésű kitüntetésére. Vegyes érzésekkel telt az a néhány hónap,
amíg meghozták a döntést. Úgy gondolom, hogy pályafutásom
néhány tekintetben lehet kivételesnek mondható, de bevallom,
csak titkon reménykedtem a sikerben. A női tudományos életpá-
lya elismerésére alapított díj önmagában jelzi, hogy van tenniva-
ló e területen az egész világon. Ez a díj számomra, emiatt is, töb-
bet jelent az egyéni teljesítmény elismerésénél, sokkal inkább je-
lenti az általam képviselt tevékenység elismerését. A döntésről
2015. április végén kaptam értesítést, így viszonylag rövid állt
rendelkezésemre, hogy a nyári programokat átszervezzem és fel-
készüljek az augusztusi koreai utazásra. Ezúton is nagyon kö-
szönöm az MTA és az MKE utazásomhoz nyújtott anyagi támo-
gatását. 

– Az ünnepélyes díjátadásra a dél-koreai Busanban megtar-
tott IUPAC-kongresszuson került sor. Milyen volt az esemény?

– A konferencián egy speciális szimpóziumot szerveztek Wo-
men in Chemistry: Gaining Momentum címmel, ahol a díjazot-
tak előadással mutatkoztak be, és az előadás után került sor a dí-
jak átadására. A díjat Dr. Mark C. Cesa, az IUPAC elnöke és Prof.
Natalia P. Tarasova, az IUPAC társelnöke adta át. Előadásomban
a személyes bemutatkozás mellett a Kémia Nemzetközi Évére ké-
szült, 2011-ben megjelent European Women in Chemistry köny-
vet mutattam be, amelynek szerkesztője voltam. A Wiley kiadó
jóvoltából néhány tiszteletpéldányt dedikálva adhattam át a hely-
színen a főszereplőknek. A szimpóziumot követő fogadás alkal-
mat adott hosszabb beszélgetésekre és kapcsolatépítésre is a részt-
vevőkkel.
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Mindig igyekeztem 
csapatban dolgozni
Beszélgetés Simonné Sarkadi Livia professzor asszonnyal, 
az MKE elnökével

Simonné Sarkadi Livia egyetemi tanár, a kémia tudomány doktora, 2012-től a Corvinus Egyetem Élelmiszerkémiai
és Táplálkozástudományi Tanszékének vezetője, 2016. január 1-től tanszékét a Szent István Egyetemhez csatolták.
2011-ben a Magyar Kémikusok Egyesülete első női elnökévé választották, 2015-ben újraválasztották. Kiemelkedő
szakmai és szakmai közéleti tevékenysége elismeréseként az IUPAC 2015-ben a Distinguished Women in Chemistry
or Chemical Engineering Awards életműdíjjal tüntette ki. Ez alkalomból beszélgettem a professzor asszonnyal.

Munka közben a dolgozószobában
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dégprofesszori ösztöndíjam keretében, Karslruhében töltött ki-
lenc hónapos (1992) németországi tanulmányutam során kezd-
tem el mélyebben foglalkozni. Elsők között mutattuk ki az élel-
miszerek mikrobiológiai állapota és biogén amin tartalma közötti
szoros összefüggéseket és hívtuk fel a figyelmet az ezzel kapcso-
latos élelmiszer-minőségi és -biztonsági vonatkozásokra.

– Miért olyan fontos az élelmiszerek biogén amin tartalmának
szigorú kontroll alatt tartása?

– Az élelmiszerekben előforduló biológiailag aktív aminok vizs-
gálata több szempont miatt is fontos. Egyrészt nagyobb koncent-
rációban ezek a komponensek vazo- és pszichoaktív tulajdonsá-
guk révén nem kívánt tüneteket válthatnak ki az arra érzékeny
egyéneknél, másrészt a biogén amin tartalom és a mikrobiális ál-
lapot közötti szoros kapcsolat alapján alkalmasak az élelmiszer
minőségének (romlottsági állapotának) megállapítására.

A biogén aminok keletkezése az élelmiszerekben a jelen lévő
prekurzor aminosavmennyiségének és az aminosav-dekarboxi-
láz enzim működésének függvénye. Elsősorban a nagy fehérje-
tartalmú, könnyen romló, illetve fermentációval előállított ter-
mékek (hal, sajt, szalámi, bor, sör) fogyasztása után fellépő rosz-
szullétek oka gyakran az élelmiszer nagy biogén amin tartalma.
A biogén aminok és a megbetegedések közötti összefüggés rég-
óta ismert. Már Hippokratész (Kr. e. 500 évvel) is tett olyan meg-
figyelést, hogy bizonyos emberek a sajt fogyasztása után meg-
betegedtek. A későbbiek során a sajtok nagy tiramintartalma
okozta megbetegedéseket „sajt-szindrómaként” emlegették. Ha-
sonló módon a nagy hisztamintartalmú halak fogyasztása után
kialakult mérgezési tüneteket „scombroid mérgezés” elnevezés-
sel illették. A biogén aminok okozta kedvezőtlen reakciók (fejfá-
jás, hasmenés, bőrkiütés, vérnyomás-ingadozás stb.) nagyon ha-
sonlítanak az allergiás reakciókra, de ezek megszűntethetők a ki-
váltó élelmiszer fogyasztásának elkerülésével (pszeudoallergia). 

Az egészséges szervezet számára a biogén aminok lebontásá-
ért felelős aminoxidáz enzimrendszer, a DAO (diamino-oxidáz)
és a MAO (monoamino-oxidáz) elegendő védelmet nyújt a ked-
vezőtlen tünetek kialakulásával szemben. Abban az esetben, ha
ez az enzimrendszer valamilyen okból nem működik kielégítően
(genetikusan vagy gyógyszerek által gátolt), akkor kis mennyi-
ségű biogén amin is problémát okozhat. 

A toxikus dózis nagyságának megállapítása azonban nem egy-
szerű, mivel más-más határértékek érvényesek az aminokra ér-
zékeny és az egészséges személyek esetében. Jelenleg csak a hisz-
taminra és tiraminra állapítottak meg tolerancia-határértékeket.
A többi aminra a toxikus dózis nagyságát illetően igen hiányosak
az ismeretek.

Az utóbbi időben számos kísérlet történt mind az élelmiszer-
tudomány, mind az élelmiszeripar területén az élelmiszerek bio-
gén amin tartalmának csökkentése érdekében. Ezek közül igen
hatékonynak ígérkezik az amin-negatív starterkultúrák vagy a
probiotikus baktériumtörzsek és a starterkultúrák együttes al-
kalmazása, az élelmiszerek nagy nyomású kezelése vagy kis dó-
zisú gamma-sugárzás alkalmazása. 

A biogén aminokkal kapcsolatos összefoglaló cikkünk a kuta-
tásterület alapvető dokumentumává vált a több mint 700 hivat-
kozásával. A nemzetközi együttműködés kiszélesítésére a biogén
aminokkal kapcsolatos COST-programokban (1996–2006) ma-
gyar szakértőként való tevékenységem adott lehetőséget. A bio-
gén aminokkal foglalkozó kutatási tématerület jelenlegi fontos-
ságát mutatja az Európai Biztonsági Hivatal (EFSA) által 2010-ben
indított, az európai élelmiszerekre vonatkozó adatgyűjtési akció,
amelynek célja a határértékek megállapítása és a nemzetközi sza-

bályozás kialakítása. Laboratóriumunk közel 3000 adattal járult
hozzá az adatbank létrehozásához. 

– Pályafutásod végig az egyetemhez kötött. Hallgatói közegben
éltél és élsz. Hogyan érezted az oktatás, a hallgatókkal való fog-
lalkozás feladatát: kötelességként vagy inkább igényként jelent-
kezett ez nálad?

– Közösségi ember lévén mindig igyekeztem csapatban dol-
gozni, vagy ha úgy tetszik, csapatot építeni. Kutatómunkámat is
a széles körű együttműködés jellemzi. Az egyetemi lét a legjobb
közeg, ami biztosítja számunkra, hogy mindig a legjobb formán-
kat adjuk. Természetszerűen adódik, hogy oktatóként is folya-
matosan kell tanulnunk, hogy napra kész válaszokat adhassunk
a hallgatók érdeklődő kérdéseire. Nagyon szeretek a hallgatókkal
foglalkozni, átadni gyakorlati és elméleti tapasztalataimat. Nem

tudom, mennyire tartanak szigorúnak, amikor nagy körültekin-
téssel javítom dolgozataikat, mert a magyar nyelv helyes haszná-
latát szakmai anyagok estében is alapvető fontosságúnak tartom.
Fiatal oktatóként nagyon közeli barátságban voltam hallgatóim-
mal, akik közül sokakkal a mai napig tartjuk a kapcsolatot.
Örömmel tölt el, amikor nagyobb eseményekről értesítenek, akár
külföldön, akár itthon dolgoznak. Régebben több lehetőség volt
közös programokat szervezni, nyári táborokban, szakmai kirán-
dulások alkalmával több időt együtt tölteni. Az idő múlásának és
a körülmények változásának ellenére is még mindig lelkesedéssel
és odaadással végzem oktatói munkámat. Eddig közel száz hall-
gató szakdolgozatát és diplomamunkáját irányítottam és nyolc
PhD-hallgatónak voltam témavezetője.

– Manapság az innovatív kutatás a jelszó. A kutatási eredmé-
nyek azonnali, de legalábbis nagyon közeli hasznosulása az elvá-
rás. Van ezzel kapcsolatos véleményed, amit megosztanál olvasó-
inkkal?

– A kutatás természetesen nem öncélú, eredményességének
egyik meghatározója a gyakorlati hasznosulás. Ugyanakkor, vé-
leményem szerint, az innovatív kutatás nem lehet hatékony az
alapkutatási eredmények nélkül. Nem tudnék különbséget tenni
a két terület fontosságát illetően. A kutatási lehetőségeket és azok
eredményességét nagyon sok tényező határozza meg. Ezek kö-
zött az anyagi támogatás jelentős befolyással bír. Jó néhány éve a
közép-magyarországi régió, különösen Budapest nem élvez előnyt
e tekintetben. A kémiai tudomány területe nagyon szerteágazó,
és szerencsére vannak olyan területek, ahol ipari támogatással
(pl. gyógyszeripar) vagy nemzetközi együttműködéssel még szin-
ten tudják tartani magukat a kutatóhelyek. Sajnálatos módon, az
élelmiszer-tudomány (élelmiszer-kémia) területén évek óta egy-
re kevesebb a lehetőség érdemi kutatási támogatás megszerzésé-
re. Ez az állapot valószínűleg összefügg a hazai élelmiszeripar
helyzetével is. Amikor 2012-ben a Budapesti Corvinus Egyetem
Élelmiszertudományi Karának felkérését elfogadva az Élelmi-
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Eredményeink között kiemelendőnek tartom, hogy nagy elő-
relépést tettünk az egyesületi élet aktívabbá tétele területén. A
bevezetett vezetőségi ülések során elhangzó beszámolók tükré-
ben egyre inkább nyilvánvalóvá válik, hogy a közvetlenebb kap-
csolat a vezetőséggel hozzájárulhat a kevésbé aktív szakosztá-
lyok, szakcsoportok munkájának fellendítéséhez, és a személyes
találkozások, egymás tevékenységének jobb megismerése előse-
gítheti a szakosztályok közötti hatékonyabb együttműködést is.
Több szakmai csoportunk aktivitása felélénkült, új csoportok ala-
kultak, illetve több csoport megújult. Legnagyobb örömömre új-
jáalakult a Fiatalok Fóruma, új szakosztályként megalakult az
Élelmiszerkémiai Szakosztály, valamint a Kémiatanári Szakosz-
tály. Ez utóbbi már rövid idő alatt is jelentős eredményeket ért
el, nemcsak kb. 300 fős létszáma tekintetében, hanem a honlap-
jukon keresztül közreadott hasznos szakmai információs anya-
gok terjesztésével is.

A másik fontos feladatnak tartott nemzetközi együttműködés
megerősítésének és kiszélesítésének területén több sikert köny-
velhetünk el. Például 2012-ben először láttuk vendégül az Ameri-
kai Kémikus Egyesület elnökét és a Nemzet-
közi Kapcsolatok Osztálya igazgatóját. 2013-
ban megrendeztük a EuCheMS közgyűlését,
amelynek a szervezet fennállása óta először
volt Magyarország a házigazdája. Új együtt-
működési szerződést kötöttünk a Szlovák és
a Román Kémikus Egyesülettel, valamint meg-
újítottuk szerződésünket az Erdélyi Magyar
Műszaki Tudományos Társasággal. Együtt-
működési szerződést írtunk alá az American
Chemical Society Hungary Chapterének elnö-
kével is. Remélhetően ezek a megállapodások
újabb lehetőségeket nyitnak tagjaink számá-
ra. Az idén májusban egy fiatal kutatók szá-
mára létlehozott konferenciasorozatot indí-
tunk útjára a Kolozsvári Román Területi Szer-
vezettel együttműködve. 

Elkötelezett feladatunk, a kémiai tudomá-
nyok népszerűsítése területén is sikeresen foly-
tattuk és új programokkal bővítettük a tehet-
séggondozással és szakmai utánpótlás neve-
lésével kapcsolatos tevékenységünket. A ha-
gyományosan támogatott kémiaversenyek mellett a BASF Hun-
garia Kft.-vel új, közös szervezésű programokat indítottunk
(Chemgeneration honlap, Chemgeneration roadshow, Láncreak-
ció tudományos verseny).

A fiatalok eredményeinek elismerését célzó díjainkat is bőví-
tettük. A kiváló diplomamunkák jutalmazását célzó Nívódíj mel-
lé megalapítottuk a Kalaus György-díjat, a TDK konferenciák leg-
kiválóbbjainak elismerésére.

Természetesen tisztában vagyok gyengeségeinkkel is, amelyek
orvoslása még előttünk álló feladat. Ezek között gazdasági hely-
zetünk hosszú távú stabilizálása, bevételi forrásaink bővítése a
legnagyobb kihívás. Mint ahogy az MKL újévi beköszöntőjében
megemlítettem, a hagyományos tevékenységeink folytatása mel-
lett nagy hangsúlyt kell fektetnünk belső megújulásunkra, mo-
dernizációs terveink megvalósítására is. Terveink megvalósítása
szempontjából kedvező körülmény, hogy az Egyesület vezetősége
szerencsésen többféle szemléletű (ipari, akadémiai) és földrajzi
területet (vidék, főváros) képviselő tagból áll, valamint a korosz-
tályi eloszlása is kedvezően szélesedett. 

– Mit érzel pályafutásod eddigi legnagyobb eredményének?

szerkémiai és Táplálkozástudományi Tanszék tanszékvezető
egyetemi tanára lettem, arra gondolva vállaltam ezt a kihívást a
több mint 30 éves BME-s oktatói tevékenységem után, hogy a
szűkebb szakterületemhez kapcsolódó új lehetőségek megújulást
hozhatnak szakmai életem hátralévő aktív időszakára. Az Élel-
miszertudományi Karon az innovatív kutatáshoz alapjában véve
adott az elméleti és gyakorlati (technológiai) lehetőség, de hi-
ányzik az érdemi megvalósításhoz szükséges anyagi háttér. Azt
gondolom, több egyetemi kutatóhelyen általános probléma a kor-
szerű műszerek beszerzése. Régi műszereink lassan elavulttá, al-
katrész hiányában javíthatatlanokká válnak. A technológiai be-
rendezések folyamatos működtetéséhez biztos anyagi forrásra
lenne szükség. A szakmai tudás ma már nem elegendő egy nem-
zetközi együttműködésben való részvételhez, korszerű eszközök
is kellenek. Egy nemzetközi közlemény elfogadtatása is nehéz-
ségekbe ütközik, ha nem a legújabb módszerrel (készülékkel)
történt a mérés. Csak remélni tudom, hogy az Élelmiszertudo-
mányi Kar Szent István Egyetemhez való csatolása előrelépést
hoz mind az oktatási, mind a kutatási munkánk színvonalának
emelésében.

– Szakmai közéleti tevékenységed hazai és nemzetközi szinten
is kivételes. Egyesületünk elnöke vagy, első női elnöke, immár
második ciklusban. Az Egyesület életének felpezsdítését szolgáló
elképzeléseid egyik sarkalatos pontja a tagság létszámának a nö-
velése, hogy mindinkább megfeleljünk az alapszabály indítógon-
dolatának, amely szerint az MKE a magyar kémikusközösség
társadalmi, képviseleti szervezete. Hogyan értékeled az eddigi
eredményeket?

– A szakmai közéletbe való bekacsolódásom tekintetében tan-
székvezetőmnek, Prof. Lásztity Radomirnak nagyon sokat kö-
szönhetek, mert példaértékűen mentorálta fiatalabb kollégáit. Az
MTA Élelmiszer-tudományi Tudományos Bizottságának Élelmi-
szerfehérje-kémiai Munkabizottságában 1996-ban választottak
utódaként elnökké, és remélem, önmagáért beszél a tény, hogy
közel két évtizede látom el ezt a feladatot. A EuCheMS nemzet-
közi tudományos szervezet munkájába is professzor úr utóda-
ként kerültem be 1996-ban, az Élelmiszer-kémiai Divízióba ma-
gyar képviselőként, ahol a későbbiekben titkári (2005–2008),
majd két cikluson keresztül elnöki tisztséget töltöttem be (2009–
2014). A Divízió közel 40 éves történetében az első női elnök vol-
tam. Jelenleg a EuCheMS Igazgatótanácsában választott tagként
tevékenykedem.

A Magyar Kémikusok Egyesülete elnökévé 2011-ben, a Kémia
Nemzetközi Évében választottak meg. Nagy öröm és még na-
gyobb megtiszteltetés volt számomra, hogy az MKE több mint
100 éves történetében az első női elnök lettem. Már említetted,
hogy újraválasztásomat követően, 2015-ben megkezdtem máso-
dik ciklusomat, ami 2019-ig tart. Természetesen minden vezetői
pozícióban elsődleges feladat a tradicionális értékek megőrzése
mellett a jelenlegi kihívásoknak megfelelve valamilyen fejlődést
biztosítani a szervezet életében.

Valóban kiemelt feladatnak tekintettem a taglétszám növelé-
sét, ezen belül a fiatal kémikusok nagyobb mértékű megnyeré-
sét és az egyesületi munkába való bevonásukat. Az MKE hosszú
távú és sikeres tevékenységének kulcsa a tagságában rejlik. Na-
gyon fontosnak tartom, hogy a kémikustársadalom széles rétege
vegyen részt az Egyesület életében, mert nem lesz hatékony a
munkánk, ha nem érjük el közvetlenül a képviselni kívánt kollé-
gákat. Az első ciklusban kitűzött fő célok jórészt teljesültek, de
természetesen megannyi megoldandó feladat maradt a második
periódusra is.
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– Nem tudnék kiválasztani egy rendkívüli eseményt vagy ered-
ményt. Inkább összességében értékelve könyvelem el sikernek,
hogy Debrecenből 18 évesen felkerülve a fővárosba végül szakte-
rületem meghatározó személyiségévé váltam mind a hazai, mind
a nemzetközi szakmai életben. Természetesen nagyon sokat kö-
szönhetek családom és pályatársaim támogatásának. 

– … és kudarcának?
– Önkritikus lévén a kudarcot illetően lenne említenivalóm, de

engedd meg, hogy ezt ne részletezzem. A magam számára ter-

mészetesen levontam a szükséges következtetéseket. Igaznak tű-
nik a mondás, hogy ami nem öl meg, az megerősít. Néha kelle-
nek „immunrendszert erősítő hatások”, amit az egészséges szer-
vezet meg is hálál.

– Az immunrendszered már elég erős. Így olvasóink nevében
is kívánok szakmai és közéleti eredményekben bővelkedő további
sikeres pályát!

Kiss Tamás
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Zemplén Géza-díj 

z irodalomban számos tumorellenes
hatású ösztronkészítmény ismeretes.

Az ilyen ösztronalapú hatóanyagok terápi-
ás alkalmazásának gátat szab az a megfi-
gyelés, hogy hormonális aktivitásuk nem
minden esetben szorítható vissza. A közel-
múltban több olyan vázmódosítási lehető-
ség került előtérbe, amely hormonálisan
inaktív ösztronszármazékokat eredmé-
nyez. Az ösztránváz 13-as szénatomjának
epimerizálásával, [1] a D gyűrű felnyitásá-
val [2] vagy annak hattagúvá alakításával
[3] olyan modellvegyületeket nyerhetünk,
amelyek további kémiai módosítása öszt-
rogénaktivitástól mentes, szelektív hatású
tumorellenes készítményhez vezethet. Ko-
rábban kidolgoztunk egy hatékony mód-
szert a D-homoösztron és C–13 epimeré-
nek előállítására. [3] Az SZTE GYTK Gyógy-
szerhatástani és Biofarmáciai Intézetével
együttműködve in vitro és in vivo vizsgá-
latokkal igazoltuk, hogy a 13-epimer D-homo-
ösztronok és 3-metilétereik nem rendel-
keznek ösztrogénaktivitással, ugyanakkor
a D-homoösztron jelentősen gátolja a He-
La méhnyak-karcinómasejtek osztódását. 

Ezek alapján a D-homoösztron modell-
vegyületet ígéretesnek találtuk hormonáli-
san inaktív, de potenciálisan tumorellenes

szerek kifejlesztéséhez. Olyan heterociklu-
sok beépítését terveztük, amelyek előse-
gíthetik a kívánt biológiai aktivitás kiala-
kulását. Célunk volt továbbá a homologo-
nok prekurzorainak további származék-
képzése és gyógyszerhatástani tesztelése.
Az irodalomban mindeddig az antitumor
hatású D-szekoösztron-származékok isme-
retlenek voltak.  

Az ösztront és 3-étereit epimerizálva

előállítottuk a D-szekoösztronok kialakítá-
sához szükséges alapanyagokat, majd
azok Grob-fragmentációjával felnyitottuk
a D gyűrűt. [1]  A D-szekoszteroidok (2, 3)
kedvező térállású és minőségű funkciós
csoportokat tartalmaztak gyűrűzárási re-
akciókhoz (1. ábra). A δ-alkenil-D-szeko-
oximot (3)  elektrofil forrásként  N-bróm-
szukcinimidet (NBS) vagy N-jódszukcini-
midet (NIS) alkalmazva alakítottuk át. [4]

A Zemplén Géza-díjjal a kimagasló hazai szintetikus szerves kémiai kutatásokat ismerik el. Két fokozata van: a fő-
díj és a díj, melynél 40 év a korhatár. 2015-ben a fődíjat Deli József, a megosztott díjat Mernyák Erzsébet és Herczeg
Mihály nyerte el. A következő oldalakon a két fiatal Zemplén-díjas írását olvashatják.

Mernyák Erzsébet
 SZTE Szerves Kémia Tanszék

Szelektív antitumor hatású 
ösztronszármazékok szintézise

A

1. ábra. D-homoösztronok 
előállítása D-szekovegyületekből
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A δ-helyzetű kettős kötésre elsőként az
elektrofil halogén támadt, így kialakítva a
gyűrűs halóniumiont, amelyből az oxim-
funkció nitrogénatomjának nukleofil tá-
madása révén gyűrűs nitron 1,3-dipólusok
képződtek. A nitronokat C=C dipolarofi-
lekkel reagáltattuk. Minden 1,3-dipoláris
cikloaddíció sztereoszelektíven vezetett a
kívánt cikloadduktumokhoz (4). A bró-
mozási folyamat során, a 13β-sorban egy
olyan heterodimert (5) is sikerült előállíta-
nunk, amely héttagú oxazepin-gyűrűt tar-
talmaz. [5] Az oxazepin feltehetően az oxim
nukleofil oxigénjének a gyűrűs halónium-
ion köztitermékre való támadása útján kép-
ződik. A dimerképződéssel, az irodalom-
ban elsőként, közvetett úton sikerült iga-
zolnunk az oxim E/Z izomériája következ-
tében kialakuló, kinetikailag kontrollált
termék (oxazepin mint C=N dipolarofil)
jelenlétét a reakcióelegyben. A gyűrűs nit-
ron-dipólusokat szubsztituált fenilizocia-
nát C=N dipolarofilekkel is reagáltattuk
hagyományos melegítéssel, illetve mikro-
hullámú reaktorban, szilárd fázison is. [6]
Jó hozammal, magas regio- és sztereosze-
lektivitással nyertük az oxadiazolidinon-
(6) származékokat. A gyűrűzárási folya-

matok vizsgálatát a δ-alkenil-D-szekoalde-
hid (2) Lewis-sav (BF3

.OEt2) hatására, nit-
ril jelenlétében lejátszódó one pot Prins–
Ritter-reakcióival folytattuk. [7] A Prins-re-
akció eredményeként kialakult C–16 kar-
bokationra a nitril nukleofil nitrogénje in-
tézett támadást, így főtermékként N-acil-
amino szubsztitált származékok (7), míg
melléktermékként áthidalt dihidrooxazi-
nok (8) képződtek, 4:1 arányban. Az utób-
bi vegyületek feltehetően az α,α-diszubsz-
tituált cisz-vegyületből, egy 17a-karbokati-
onon keresztül, az acilcsoport oxigénjének
karbokationra való nukleofil támadásával
alakultak ki. 

A D-homoösztronok előállításán túlme-
nően a D-szekoaldehideket (2) is további
egyszerű módosításoknak (redukció, oxi-
dáció, éter- és észterképzés) vetettük alá a
célból, hogy a későbbi gyógyszerhatástani
vizsgálatokhoz minél több származékot
nyerjünk. [8,9]  Triazol-heterociklus beépí-
tését is megvalósítottuk a szekovegyületek
nyitott D, [10]  illetve aromás A gyűrűjére
is, miután ezen heterociklusról bebizonyo-
sodott, hogy gyakran fokozza a vegyüle-
tek biológiai aktivitását. A Cu(I)-katalizált
cikloaddíciókat szekoszteroid-alkinek (13-

epimerek, 9–12) és kis molekulatömegű azi-
dok (p-szubsztituált benzilazidok), illetve
13α-ösztránvázas azidok (15)11 reakcióival
végeztük (2. ábra).

Az újonnan előállított szeko- és homo-
ösztron-származékok sejtosztódásra gya-
korolt gátló hatását humán reproduktív
rendszeri tumorsejtvonalakon in vitro vizs-
gáltuk. [7–11]  A 13-epimerek körében a hat-
tagú D gyűrűt tartalmazó, áthidalt típusú
dihidrooxazinok (8), a 13β-származékok
közül pedig egyes kondenzált vázas oxadi-
azolidinonok (6) és számos szekoösztron
származék (13, 14) bizonyult aktívnak. A
triazol-linker 3-as helyzetbe történő beépí-
tésével nyertük a legpotensebb vegyülete-
ket, amelyek egyes tumorsejtek osztódá-
sát szubmikromólos IC50-értékkel gátolták.
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Herczeg Mihály
Molnár Nikolett–Balogh Tímea–Mező Erika–Borbás Anikó
 DE GYTK Gyógyszerészi Kémiai Tanszék

Multivalens ramnobiozid-származékok 
szintézise és lektinnel való kölcsönhatásuk
vizsgálata

2. ábra. Ösztron-triazolok 
előállítása szteroid-alkinekből

anapság bakteriális fertőzés esetén
számos antibiotikum közül választ-

hatunk, azonban a felbukkanó újabb és

újabb rezisztens patogén baktériumtör-
zsek egyre növekvő egészségügyi problé-
mát jelentenek világszerte. A WHO figyel-

meztetése szerint a világ a poszt-antibio-
tikumos kor felé tart, amelyben a beteg-
ségeket okozó baktériumokra többé nem

M

VEGYIPAR ÉS KÉMIATUDOMÁNY



LXXI. ÉVFOLYAM 5. SZÁM � 2016. MÁJUS 147

hatnak a ma ismert gyógyszerek, és az év-
tizedek óta jól kezelhető fertőzések újra
halálossá válhatnak. A mikroorganizmus-
specifikus antibiotikumok alkalmazásával
az antibiotikum-rezisztencia kialakulása
és terjedése jelentősen lelassulhatna, ezért

egyre nagyobb az igény a patogén-specifi-
kus terápiák és diagnosztikumok kidolgo-
zására.

A lektinek olyan szénhidrátkötő fehér-
jék, amelyek specifikus szénhidrátegysége-
ket képesek felismerni. Ebből a tulajdonsá-

gukból fakadóan azonosítják a baktéri-
um-sejtfal szénhidrát-komponenseit, így
felhasználhatók a patogének detektálásá-
ra, gátlására, valamint szelektív eltávolítá-
sára.

Tajvani kutatók egy vízoldható és aktív
rekombináns tőrfarkú rákplazma-lektint
(rHPL, recombinant horseshoe crab plas-
ma lectin) expresszáltak Escherichia coli
tenyészetekből. [1–3] Kimutatták, hogy az
rHPL szelektíven kötődik klinikai törzsek-
ből izolált Pseudomonas aeruginosa, Kleb-
siella pneumoniae és Streptococcus pneu-
monia szerotípusokhoz – a baktériumok
felszínén lévő molekuláris mintázat ram-
nobióz alegységével kialakuló specifikus
molekuláris kölcsönhatás révén. Továbbá
az rHPL-koncentrációtól függő módon ké-
pes gátolni a P. aeruginosa PAO1 növeke-
dését is. Az eredmények alapján feltételez-
hető, hogy az rHPL és a ramnozil egysé-
gek közötti kölcsönhatás lehetővé teszi új
diagnosztikus és terápiás módszerek kifej-
lesztését. A tajvani kutatókkal együttmű-
ködve kutatócsoportunkban olyan multi-
valens ramnobiozid-származékok szinté-
zisét valósítottuk meg, amelyek az rHPL
potenciális ligandumaiként segítségül szol-
gálhatnak a lektin szerkezetének felderíté-
sében, szénhidrátkötő specificitásának meg-
határozásában és patogén-specifikus diag-
nosztikus eljárás kidolgozásában.

A multivalens származékok előállításá-
hoz az 1. ábrán látható építőelemeket hasz-
náltuk fel.

A ramnobióz-egység (1) propargil agli-
konja biztosította, hogy a Sharpless és
Meldal által kidolgozott Cu(I)-katalizált
1,3-dipoláris cikloaddíciós click-reakcióval
könnyedén felépíthessük a tervezett szár-
mazékainkat. A kötődési vizsgálatok minél
szélesebb körű felderítése érdekében a
multivalens molekulákat hosszabb (2, tet-
raetilén-glikol-származék) és rövidebb (3,
etilén-glikol-származék) hídmolekula (lin-
ker) beépítésével is terveztük szintetizálni.
A decil-láncot tartalmazó vegyület (4) fel-
használásával célunk egy önszerveződő
rendszer létrehozása volt. Multivalens hor-
dozónak egy propargilezett galluszsav-
metilészter- (5) és egy pentaeritrit- (6)
származékot választottunk. A különböző
hordozómolekulákból eltérő geometriájú
multivalens származékok nyerhetők, me-
lyek jól használhatók a lektin kötőhelyé-
nek jellemzésére. Az aminocsoportján vé-
dett TRIS-származék (7) pedig alkalmas
fluoreszcensen jelölhető multivalens ve-
gyületek előállítására.

A munkát a szénhidrátrész szintézisével
kezdtük. Ehhez előállítottunk egy triklóra-

1. ábra. A multivalens vegyületek szintéziséhez használt építőelemek szerkezete

2. ábra. A diramnozid-egység építőelemeinek szintézise

3. ábra. A click-reakcióra alkalmas ramnobiozid és a referenciavegyület szintézise

4. ábra. Reakció diazidszármazékkal
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cetimidát donort (9) és egy szelektíven vé-
dett akceptormolekulát (12, 2. ábra).

Ezután a donormolekulával (9) glikozi-
leztük a szelektíven védett akceptort (12,

3. ábra). A reakcióban kiváló hozammal
és sztereoszelektivitással képződött a szük-
séges α-(1-3)-kötésű ramnobiozid-szárma-
zék (1). A védőcsoportok Zemplén szerinti

eltávolítása után a kapott molekulát (13)
referenciavegyületként használták a tajvani
kutatók a kötődési vizsgálatok során.

A bivalens vegyület szintéziséhez a pro-
pargil-ramnobiozidhoz (1) kapcsoltuk click-
reakcióban a tetraetilén-glikol-diazid lin-
kert (4. ábra). Az alkalmazott diazidszár-
mazék felhasználásával egyszerre tudtuk
szintetizálni a hordozóhoz közvetlenül kap-
csolható, azidcsoportot tartalmazó szár-
mazékot (17), valamint a bivalens vegyüle-
tet. A védőcsoportok eltávolítása után ju-
tottunk el a szabad származékokhoz (15,
16), melyek már alkalmasak voltak kötő-
dési vizsgálatok elvégzésére. A reakcióban
ugyan jó hozammal képződtek a várt ter-
mékek, azonban a nehézkes tisztítás miatt
úgy döntöttünk, hogy a hosszabb és a rö-
videbb linkert tartalmazó azidszármazé-
kokat nagyobb mennyiségben kétlépéses
reakcióban állítjuk elő (5. ábra).

Ebből a célból a cukoregységhez (1) kap-
csoltuk a hosszabb és rövidebb linkerek
monoazid-tozil-származékait (2, 3), majd
a tozilcsoportot nukleofil reakcióban azid-
ra cseréltük. A 18 vegyületről szintén eltá-
volítottuk az acetilcsoportokat, alkalmas-
sá téve így a kötődési vizsgálatokra. A 15
és a 19 vegyületek biológiai vizsgálatával
ellenőrizni tudtuk a linkerek kötődésre gya-
korolt hatását.

A tri- és tetravalens vegyületeket a 6.
ábrán bemutatott reakciókörülmények kö-
zött állítottuk elő. Az egyes reakciók pon-
tos körülményeit és a hozamokat az 1. táb-
lázatban foglaltuk össze.

A cikloaddíciós reakciókban jó és köze-
pes hozammal képződtek a várt multiva-
lens vegyületek, és a védőcsoportok alkal-
mazásának köszönhetően a termékek egy-
szerűen tisztíthatók voltak normál oszlop-
kromatográfiával. Végül az acetilcsopor-
tok Zemplén szerinti eltávolításával jutot-
tunk el a szabad származékokhoz (20–23).

Az előállított vegyületek lektin-kötődé-
si vizsgálatait a tajvani kutatócsoportban
végezték el. ELISA-mérésekkel vizsgálták,
hogy a multivalens származékok milyen
mértékben gátolják a bakteriális lipopoli-
szacharidok kötődését a lektinhez. Az 1.
grafikonon összefoglalt eredményekből
jól látható, hogy a pozitív kontrollként hasz-
nált ramnózhoz képest minden vegyüle-
tünkkel jelentős kötődésnövekedést sike-
rült elérni. A legjobb relatív kötődést a hosz-
szabb linkert tartalmazó tetravalens szár-
mazékkal (22) értük el, amely 4 mM kon-
centrációban alkalmazva közel 87%-ban
telítette a lektin kötőhelyét, vagyis ilyen
arányban gátolta a bakteriális lipopoli-
szacharid kötődését.

7. ábra. A rövidebb linkert tartalmazó trivalens származék (21) és a tetravalens 
vegyületek (22, 23) szerkezete

5. ábra. A linkerek (2, 3) beépítése

6. ábra. A hosszabb linkert tartalmazó trivalens származék szintézise
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A tajvani kutatókkal egyeztetve célsze-
rűnek láttuk olyan vegyületek előállítását
is, amelyek önszerveződő multivalens rend-
szereket alkothatnak (24, 25), ehhez a már
korábban bemutatott módszerrel decillán-
cot kapcsoltunk a ramnobiozid-egységek-
hez. Ezenkívül módosítható funkciós cso-
portot tartalmazó származékokat is szin-
tetizáltunk (26–29). Ezek a vegyületek fluo-
reszcensen jelölhetők, ezáltal alkalmas-
sá tehetők a lektin kötőhelyeinek még pon-
tosabb feltérképezésére. A reakciók pon-
tos körülményeit a 2. táblázat tartalmaz-
za.

Összegzésként elmondhatjuk, hogy si-
keresen szintetizáltunk α-(1,3)-kötésű ram-
nobiozidot tartalmazó multivalens vegyü-
leteket. A kötődési vizsgálatok során a leg-
jobban kötődő származéknak a hosszabb
linkert tartalmazó tetravalens vegyület bi-
zonyult. Az eddigi eredmények tükrében
előállítottunk további módosított multiva-
lens vegyületeket, melyek segítséget nyújt-
hatnak az rHPL kötőhelyeinek felderítésé-
ben és 3D szerkezetének meghatározásá-
ban. Ezen vegyületek biológiai vizsgálata
jelenleg is folyamatban van. ���
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Ramnobiozid- Hordozó- Click-reakció Dezacetilezés Szintetizált

származék molekula (reakcióidő; (reakcióidő; multivalens
hozam) hozam) vegyület

17 5 4h; 87% 24h; 56% 20
18 5 20h; 83% 24h; 86% 21
17 6 1,5h; 70% 24h; 94% 22
18 6 20h; 40% 24h; 96% 23

1. táblázat. A tri- és tetravalens származékok szintézisének
reakciókörülményei

1. grafikon. A P. aeruginosa lipopoliszacharid relatív kötődése az rHPL-hez (%) 
az előállított multivalens vegyületek jelenlétében; pozitív kontroll: L-ramnóz, negatív
kontroll: D-galaktóz

Ramnobiozid- Hordozó- Click-reakció Dezacetilezés Szintetizált

származék molekula (reakcióidő; (reakcióidő; multivalens
hozam) hozam) vegyület

17 4 1,5h; 86% 24h; 75% 24
18 4 1,5h; 91% 24h; 83% 25

17 (3 ekv.) 6 20h; 33% 24h; 57% 26
18 (3 ekv.) 6 20h; 31% 24h; 54% 27

17 7 20h; 54% 24h;70% 28
18 7 20h; 52% 24h; 72% 29

2. táblázat. Az önszerveződő (24, 25) és módosítható oldalláncú
származékok (26–29) szintézisének reakciókörülményei

8. ábra. Az előállított önszerveződő molekulák (24, 25)
és a fluoreszcensen jelölhető származékok (26–29)
szerkezete
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z átmenetifém-katalizált homogénka-
talitikus reakciók látványos fejlődé-

sen mentek keresztül az elmúlt néhány évti-
zedben, és így a szintetikus szerves kémia
fontos eszközévé váltak [1].

A kismolekulák aktiválásával járó ho-
mogénkatalitikus kémiai átalakítások kö-
zül kiemelkednek a szén-monoxidot hasz-
náló szintetikus reakciók. Heck és kutató-
csoportja meghatározó munkájukban be-
mutatták [2], hogy a karbonilezési reakciók
kiválóan felhasználhatóak változatos szer-
kezetű karbonsavszármazékok szintézisé-
re, így ezek a reakciók a legszélesebb kör-
ben alkalmazott eljárások közé sorolhatók
mind a laboratóriumi, mind az ipari szin-
tézisekben [3].

Ezen reakciók egyik típusa a palládium-
katalizált aminokarbonilezés, melynek al-
kalmazásával elérhető, hogy különböző ve-
gyületek karbonsavamid-csoportjait jód-
aromásokból vagy jód-alkénekből – a fő-
leg korábban elterjedten használt aril-trif-
látok és enol-triflátok szintetikus analo-
gonjaiból – szén-monoxid és valamely amin
segítségével építsük fel. Az aril-halogeni-
dek aminokarbonilezési reakciói nélkülöz-
hetetlen eszközzé váltak a különböző aro-
más karbonsavamid-származékok szinté-
zise során. Az alkenil-jodidok és -bromi-
dok az aril-halogenidekhez hasonlóan al-
kalmas szubsztrátumok lehetnek az ami-
nokarbonilezési reakciókban, a megfelelő
α,β-telítetlen karbonsavamidot adva. A fő
különbség a két szubsztrátum között,
hogy az aril-halogenidek esetében a kettős
szén-monoxid beékelődésének ered-mé-
nyeképpen 2-keto-karbonsavamidok ke-let-
kezésével is számolni kell [4], míg az ese-
tek döntő többségében az alkenil-haloge-
nidek kemospecifikus reakciókban kar-
bonsavamidokat adnak (1. ábra).

Kutatómunkám során célul tűztük ki jód-
aromás és jód-alkén modellvegyületek pal-

ládium-katalizált aminokarbonilezési re-
akcióinak vizsgálatát egyszerű primer és
szekunder aminok, illetve aminosav-metil-
észterek jelenlétében. Tanulmányoztuk a
reakciók során a szerkezet-reaktivitás, va-
lamint a szerkezet-szelektivitás (kemo- és
regioszelektivitás) közötti összefüggéseket.
Célunk volt továbbá az alkalmazható nuk-
leofil reagensek körének kiterjesztése, ily
módon biológiai vagy gyakorlati jelentősé-
gű karbonsavamidok előállítása.

A jód-heteroaromás vegyületekkel vég-
zett homogénkatalitikus aminokarbonile-

zési kísérleteinkben elsősorban az alkal-
mazott szubsztrátumok szerkezetének sze-
lektivitásra gyakorolt hatását tanulmányoz-
tuk. A reakciókat különböző szerkezetű pri-
mer (a, b, e, f, g) és szekunder (c, d, h)
aminok jelenlétében végeztük el (2. ábra).
(Terjedelmi korlátok miatt a további ábrá-
kon az aminok felsorolásától eltekintek.
Az esetek túlnyomó részében az alkalma-
zott aminok a 2. ábrán megadottak voltak).

A 3-jód-piridin (1) esetében kettős kar-
bonileződés is lejátszódott, így karbonsav-
amidok (1’a–h) és 2-keto-karbonsavami-

Bruckner-termi előadás
Takács Attila
 MTA–PTE Szelektív Kémiai Szintézisek Kutatócsoport | takacsattila@gamma.ttk.pte.hu

Palládium-katalizált 
aminokarbonilezési reakciók

A

1. ábra. Az aminokarbonilezési reakciók általános sémája

2. ábra. Jód-piridinek és jód-pirazin aminokarbonilezése

3. ábra. 5-Jód-
indol és 7-jód-
indol amino-
karbonilezése
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dok (1”a–h) elegye keletkezett a reakciók
során. Az előállított karbonsavamidok
(1’a–h) biológiai jelentőségű nikotinamid-
származékok. A 2-jód-piridin (2) és jód-pi-
razin (3) esetében kettős szén-monoxid
beékelődés nem történt, így kemoszelektív
reakciókban a megfelelő karbonsavami-
dokat (2’a–h, 3’a–h) állítottuk elő jó ho-
zammal. Az eredmények alapján megálla-
pítható, hogy a vizsgált szubsztrátumok
jód-arén szerkezeti részlete és a gyűrű N-
atomjának egymáshoz viszonyított helyze-
te jelentősen befolyásolja a kemoszelekti-
vitást [5]. Ezen elgondolást követve haté-
konyan valósítottuk meg 3,6-dikarbonsav-
amido-piridazin-származékok szintézisét
3,6-dijód-piridazin aminokarbonilezési re-
akcióiban [6].

Tanulmányoztuk 5-jód-indol (4) és 7-
jód-indol (5) aminokarbonilezési reakcióit
primer (a, b, e, f, g) és szekunder (c, d,
h) aminok jelenlétében [7]. Ez a munka ki-
váló példa a palládium-katalizált karboni-
lezési reakciók jó funkciós csoport tole-
ranciájára, ugyanis védőcsoport kialakítá-
sa nélkül közepes vagy jó hozammal való-
sítható meg a 2-ketoamidok (4”a–h, 5”a–
h) szelektív (kemoszelektivitás > 80%) szin-
tézise (3. ábra) [7].

5-Bróm-7-jód-indol (6) szubsztrátumot
alkalmazva, a reakciókörülmények meg-
felelő megválasztásával a bróm-arén szer-
kezeti részlet érintetlen marad, lehető té-
ve így az előállított 5-bróm-7-glioxilami-
do-indol-származékok (6”a–h) további szin-
tetikus reakciókban (pl. Suzuki–Miyaura-
kapcsolás fenil-boronsavval (7)) történő
felhasználását (4. ábra).

Az aminokarbonilezés során – megfele-
lő szubsztrátumok esetében – lehetőség
van intramolekuláris reakcióban laktám
szerkezeti részlet kialakítására. Az 1,8-di-
jód-naftalin (9) felhasználásával szekun-
der aminok jelenlétében a megfelelő 1,8-
dikarbonsavamidokat kaptuk. Nukleofil
reagensként változatos szerkezetű primer
aminokat alkalmazva azonban N-szubsz-
tituált-1,8-naftilimidek (10a–b, 10e–g) jó
hozammal történő előállítására nyílik le-
hetőség cikloaminokarbonilezési reakció-
ban (5. ábra) [8].

Hatékonyan megvalósítottuk N-szubsz-
tituált-izoindolinon-származékok (12a–b,
12e–f) szintézisét. Az alkalmazott 2-jód-
benzil-bromid (11) szubsztrátummal elő-
ször a jelen lévő primer amin benzilezése
játszódik le, majd az így keletkezett sze-
kunder amin intramolekuláris aminokar-
bonilezési reakcióban N-szubsztituált-izo-
indolinont eredményez (6. ábra) [9].

Az intramolekuláris aminokarbonilezés

körében eredményesen hajtottuk végre izo-
indolinon (14) szintézisét, 2-jód-benzil-
aminnal (13) mint bifunkciós szubsztrá-
tummal végzett reakcióban (7. ábra) [9].

Az alkalmazható N-nukleofilek körének
kiterjesztése során már a fentiekben meg-
állapítottuk, hogy az egyszerű aminok mel-
lett aminosav-metilészterek is jól használ-
hatók. Tovább bővítve a nukleofil reagen-
sek körét, N,O-dimetil-hidroxilamint (i) al-
kalmazva a reakciókban kitűnő hozam-
mal izoláltuk mind jód-aromás (15, 16),
mind jód-alkén (17-20) szubsztrátumok
esetében a szintetikus kémia számos terü-
letén használható, változatos szerkezetű
Weinreb-amidokat (15i–20i) (8. ábra)
[10].

Az α-amino-foszfonátokból az észter-
csoport hasításával nyert α-amino-fosz-
fonsavak az α-aminosavak analogonjai-
nak tekinthetők, így fontos vegyületcsalá-
dot képviselnek. Munkánk során tanul-
mányoztuk egyszerű jód-aromás (15, 16)
és jód-alkén (17–19, 21) szubsztrátumok
aminokarbonilezési reakcióit dietil-α-ami-

no-benzilfoszfonát (k) jelenlétében, előál-
lítva így biológiai jelentőségű karbonsava-
midokat (15j–21j) (9. ábra) [11].

Mivel számos farmakológiai hatású N-
pikolil-karbonsavamid-származék (pl. Pi-
cotamide, Tropicamide) ismert, így meg-
vizsgáltuk egyszerű modellvegyületek ami-
nokarbonilezési reakcióit pikolilaminok je-
lenlétében. Jódbenzol (15) és 2-, 3-, illetve
4-pikolilamin (k–m) reakciójában atmosz-
férikus körülmények között amid (15’k–
m) és 2-ketoamid (15”k–m) eltérő arányú
elegyét kaptuk. A szén-monoxid-nyomás
növelése – a megfelelő 2-keto-karbonsav-
amidra vonatkoztatva – 80%-nál nagyobb
kemoszelektivitást eredményezett (10. áb-
ra). Az α-jód-sztirol (21) aminokarbonile-
zési körülmények között pikolilaminok je-
lenlétében enyhe reakciókörülmények kö-
zött, kemoszelektíven a megfelelő karbon-
savamiddá alakítható át. Az így kapott
termékek N-pikolil-atropamid-származé-
kok, melyek közül kiemelendő az N-etil-4-
pikolilamin (n) alkalmazása során előállí-
tott N-etil-N-(4-pikolil)-atropamid (21n),

4. ábra. 5-Bróm-7-jód-indol aminokarbonilezése

6. ábra. N-Szubsztituált-izoindolinon-
származékok szintézise

7. ábra. 2-Jód-benzilamin 
intramolekuláris 
aminokarbonilezése

8. ábra Weinreb-
amidok szintézise
aminokarboni-
lezési reakcióban

5. ábra. N-Szubsztituált-1,8-naftilimidek
szintézise cikloaminokarbonilezési 
reakcióban
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ami a Tropicamide egyik szintetikus in-
termedierje lehet (10. ábra) [12].

Az e területen végzett munkáink során
bizonyítottuk, hogy szintetikus kémiai szem-
pontból jól használható alapreakciókról
van szó. Ezek segítségével különböző alap-
vázakon (pl. (hetero)aromások és alkének,

szteroidok) egyszerű eszközökkel, szelek-
tív reakciókban karbonsavamid funkciós
csoportot alakítottunk ki. Megfelelő szubszt-
rátumok esetén az aminokarbonilezés so-
rán gyűrűzárással megvalósítottuk laktá-
mok, izoindolinonok jó hozammal történő
szintézisét. Bonyolultabb szerkezetű N-

nukleofileket alkalmazva pedig elvégeztük
gyakorlati és biológiai jelentőségű karbon-
savamidok (pl. Weinreb-amidok, N-acil-
foszfonátok) szelektív szintézisét. ���

Köszönetnyilvánítás. A szerző köszöni az idézett
cikkekben szereplő társszerzők közreműködését, illet-
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támogatását. A kutatás a TÁMOP 4.2.4.A/2-11-1-2012-
0001 azonosító számú projekt keretében az Európai
Unió támogatásával, az Európai Szociális Alap társfi-
nanszírozásával valósult meg. A bemutatott eredmé-
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9. ábra. Dietil-α -amino-benzilfoszfonát mint N-nukleofil alkalmazása egyszerű 
modellvegyületek aminokarbonilezési reakcióiban

10. ábra. Jódbenzol és α -jód-sztirol aminokarbonilezése
pikolilamin-származékok jelenlétében
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