Nem linearis 6sszefliggések a kiralis vegyuletek $zktiv
kolcsbnhatasaiban.

Az elmult években mddszeresen vizsgaltuk a rokotekndaszerkezét racém
vegylletek, illetve a rokon molekulaszerkézateszolvalddgensek viselkedését a
diasztereomerek elvalasztasai soran. Ugyanakkoriasztdreomerl elkilonitett
enantiomer keverékek, idegen Kkiralis reagensek Imfkgasa nélkili, elvalasztasi
lehetségeit is tanulméanyoztuk. Az enantiomer keverékell@sztasainal efsorban a
semleges oldataikbdl tortérfrakcionalt kicsapas soran kapott nem linearistéefu eg
ee goOrbék és az olvadasi biner fazisdiagramjaik)uilk mar kordbban is feltételezett,
hasonlésagait, igy példaul az eutektikus 0Osszetétebgyezését tapasztaltuk.
Megallapitottuk, hogy ha a reszolvalasokat a racémgyllettel rokon
molekulaszerkezét reagensekkel végezzik, akkor a diasztereométeidkilonitett
enantiomer keverékek enantiomer tisztasagae&ozelibleg megegyezik a racém
vegylletek enantiomer keverékeinek tisztasagaval. dzt is jelenti, hogy a
diasztereomer sbék olvadasi biner fazisdiagramjaimakem linearis lefutdsa a racém
vegyilet enantiomer keverékeinek a viselkedésérgggvénye (1, 2, 3).

A rokon molekulaszerkezetvegyileteink korében szamos aminosav (N-acil-,
vagy észter-) szarmazékat vizsgaltuk, mint racégyietet vagy reszolvaldagenst,
vagy mint ,rokon szerkezé&t vegyuleteket. Megallapitottuk, hogy dnmagukbaagy
szabad allapotban is felhasznalhat6ak enantionevélasztasara racém vegyulet, vagy
reszolvaléagensként (4,5). Ezért vizsgalni kezdtiiksy-aminosavak enantiomerjeinek
az alkalmazéasi lehétégeit reszolvalbagensként (6) és megallapitothalgy adott
esetben, példaul ,kiralis bazisként” j6 enantiomelvalasztast eredményeznek.
Ugyanakkor a diasztereomerek kristalyosodasanainatikus kontroll fellépését is
megfigyeltik.

Elsésorban sajat kisérleti eredményeink alapjan az temaerek, illetve a
diasztereomerek keverékeinek a kulortb@harasokkal végzett elvalasztasai soran a
kristalyos fazis kialakulasainak az azonossagaibézbnyitjak, hogy az enantiomer
keverékek viselkedése meghatarozza a diaszterd@mwerékek viselkedését is (7).

Az utdbbi években mdbdszeresen végzett enantiomedig@sztereomer keverékek
elvalasztdsai soran szinte kivétel nélkil kornyeaedt eljarasokat dolgoztunk Ki,
melyeknél olddészerként vizet alkalmaztunk, ami aafoder karaktel reagenseink
esetében igen@yosen hasznalhato (8, 9).

Az elbzd évek eredményei alapjan tovabb vizsgaltuk a Ril@sgentrumot tartalmazé
heterociklusos racém vegyuletek reszolvalasi tideggeit és a kidolgozott eljarasokkal
tovabbi 5- és 6 tagu §xiis vegylletek enantiomer elvalasztasait oldottuk (h€gl7).
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Non-linear relationships in selective interactiondetween chiral
compounds.

In recent years, we have systematically studiedbgigaviour of structurally related
racemic compounds and resolving agents during #paration of diastereisomers.
Simultaneously the separation possibilities of ¢ioameric mixtures without any chiral
reagents were examined. The separation of enantiommextures was effectuated by
fractionated precipitation from their neutral salaut As it was assumed earlier,
correlation between the non-linear ee0-ee curvdshagiting point phase diagrams was
found during these separations, because similafigutectical compositions on the two
diagrams was observed.

It was found, that if the resolutions were accost@d using resolving agents having
related molecular structure to the racemic compsunide enantiomeric purity of
enantiomeric mixtures separated from diastereonfeeDIA) are approximately
identical with the purity of enantiomeric mixturesthe racemic compounds. It shows
that the non-liniarity of melting point phase diagrs of diastereoisomers is a function
of the behaviour of enantiomeric mixtures of raceoampounds (1, 2, 3).

Among the investigated compounds with related mdéec structure, several (N-
acylated, or ester-) derivatives of amino acidsenexamined as racemic compounds,
resolving agent or ,structurally related” compoundée established, that they can be
applied for separation of enantiomers both as emaccompound or resolving agent, in
free state or as a derivative. (4, 5). Therefoeepbssible application of enantiomers of
- and J-amino acids as resolving agents was examined\6)established, that in a
particular case, for example as ,chiral base” these good enantiomeric enrichment.
At the same time kinetic control was observed atdiystallisation of diastereomers.
Primarily, on the basis of our own experimentaluftss we can declare, that the
similarity of the crystalline phases obtained dgrthe separation of enantiomeric and
diastereomeric mixtures proves that the behavioliremantiomeric mixture also
determines the behaviour of diastereomeric mixt{res

During the separation of enantiomeric and diasteg@ mixtures effectuated
systematically in the latter years we worked ouwriremmentally friendly methods,
applying water as solvent, that is useful in theecaf our reagents with amphoteric
character (8, 9).

Based on the results of the previous years we mosdi to examine the resolution of
racemic compounds containing P-chiral centre. \Weessfully extended our resolution
methods to the separation of 5-and 6-membered r@tahiclic compounds that were
unknown in the literature in enantiopure form (10-1
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