Szakmai beszamolo

(OTKA F061607 szamu palyazathoz)

A péalyazati munka az Eszterhdzy Karoly Foiskola Kémia Tanszékén, Dr. Csutoras
Csaba f0Oiskolai tandr irdnyitasaval zajlott. A munkdba bekapcsolodott 1 technikus és 2
foiskolai hallgatd, a kutatdsok eredményességét mutatja a témaban megjelent 7 referalt
kozlemény ¢€s 5 konferencia eldadés, valamint a témavezetd sikeresen megvédett habilitacioja
(2008. november, Debreceni Egyetem). Az altalunk eldallitott vegyiiletek farmakologiai
vizsgalatat részben amerikai egyiittmiikodésben (McLean Hospital, Harvard Medical School),

részben a Richter Gedeon Rt. Részvételével végeztiik.

A palyazat tamogatasaval sziiletett eredmények:

1. Megvalositottuk kiilonbozd 2-alkiltioapomorfin  szarmazékok tebainbdl kiinduld
szintézisét. Ezen szarmazékok (kulcsvegyiilet a 2-metiltioapomorfin és ennek N-propil
szarmazéka), valamint S-atommal kapcsolt biszaporfinok farmakologiai vizsgélata is
megtortént [Bioorg. Med. Chem. 2006, 14, 1918]. Az emlitett kulcsvegyiiletek
kimagaslo dopamin aktivitassal rendelkeznek mind in vitro, mind in vivo
vizsgalatokban. A biszaporfinok nem mutattak szamottevé dopamin aktivitast.

2. Kidolgoztuk a tebain L-selectride-del torténé O-demetilezését oripavinna, amely
kulcsvegyiilet lehet tovabbi vizsgalatainkhoz [Letters in Organic Chemistry 2007,
4(1), 32.). Az oripavin savkatalizalt atrendezésével kitind modszert alkottunk 2-
alkoxiapomorfinok kozvetlen eldallitasara. A  metanszulfonsavas atrendezést
alkoholok, mint nukleofilek jelenlétében végezve, kitlind hozamokat értiink el.

3. A morfindndiének szintézise ¢és savkatalizalt atrendezése teriiletén szerzett
tapasztalatainkrdl el6adason, valamint review kozleményben szamoltunk be [2006,
2nd. German Hungarian Workshop; Curr. Med. Chem. 2009. in press]. A
morfinandiének szintézise ¢és savkatalizalt atrendezése teriiletén 1) moddszert
fejlesztettiink, illetve a régi modszereket optimalizaltuk [Letters in Organic Chemistry
2007, 4(6), 409].

4. Kitlind modszert dolgoztunk ki mikrohulldmu aktivalas alkalmazasara a savkatalizalt
atrendezddési reakcidban, kitind hozamu modszert fejlesztettiink apomorfin

eldallitasara [ Synthetic Communications 2007, 38, 6].
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