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| Bevezetés

A természetben megtaldlhatd tetraterpének nemcsak feltiind szineik miatt érdemelték
ki a figyelmet, hanem szdmos mas oka is van annak, hogy napjainkban az analitikai,
biokémiai és orvosi kémiai kutatadsok kozéppontjaba keriiltek. A zoldségfélék és gylimodlesok
jotékony hatasukat elsdsorban a benniik 1évo karotinoidoknak és vitaminoknak koszonhetik.
Napjainkban kozel 700 féle, természetes forrasbol izolalt karotinoid ismeretes. Ezek koziil
kozelebbrdl féleg a B-karotint, luteint, zeaxantint, likopint vizsgéltak.

A karotinoidok szdmos jotékony hatdsa ismert. Ezek a természetes pigmentek
antioxidans aktivitdst mutatnak, mely tulajdonsaguk szorosan Osszefiigg a konjugalt
kettoskotéseket tartalmazod szénlancukkal, a kromoforral. Antioxidans hatasukat a
szervezetben kialakul6 reaktiv oxigén szadrmazékokkal (reactive oxygen species = ROS)
reagalva a poliénlanc felhasadasa, ill. oxiddlédasa révén fejtik ki. Az olyan kémiai
folyamatok soran, mint pl. a hidrogén-peroxid dezaktivalasa, a karotinoidok intermedierekké
alakulnak at, majd teljesen lebomlanak.

A karotinoidok egyes daganatos megbetegedések kezelésére, ill. megeldzésére is
alkalmazhatok, antimutagén hatasuk is ismeretes. Csokkentik egyes sziv- és érrendszeri
megbetegedések kialakuldsanak kockazatat. A zeaxantinnak és a luteinnek nagy szerepe van
az 1doskori latdsromlds (makula degeneracid) megeldzésében. A szubsztitudlatlan [-
végcsoportot tartalmazé karotinoidok a szervezetben az A-vitamin prekurzorai.

Ebbdl is lathatd, hogy szervezetiinknek sziiksége van karotinoidokra, melyet
megfeleld mennyiségli zoldség és gylimolcs elfogyasztasaval teljes mértékben fedezhetiink.
Felszivodasukat és hasznosulasukat a szervezetben viszont meghatarozza a karotinoidoknak az
a tulajdonsaga, hogy zsiroldhat6 vegyiiletek.

Napjainkban a kiilonféle dendrimereket intenziven tanulmanyozzék. Tobb mint 50 féle
dendrimercsaladot ismerlink, mindegyik egyedi tulajdonsdgokkal rendelkezik, feliiletiik,
belsejiik és magjuk tetszés szerint alakithatd a kivant felhasznaldsi modtol fiiggéen. Sok
lehetséges alkalmazdsi mod kapcsolédik az egyedi molekularis  felépitésiikhoz,
multifunkciondlis felszinlikhoz és a bels6 iiregek jelenlétéhez. Ezek a tulajdonsdgok teszik
lehetéveé, hogy a legmodernebb (nano)technologidkban hasznaljak fel dket. Rendkiviili az
érdeklodés a gyogyaszat teriiletérdl, de mas iparagak is széleskortien tudjak hasznositani

ezeket a vegyiileteket.



Karotinoid dendrimerekre kordbban nem volt irodalmi példa, igy érdekes alanyai
lehetnek szamos biologiai hatasvizsgalatnak is. Nagy eséllyel megvaltozott €lettani hatéssal
rendelkezhetnek, példaul megndvekedhet a karotinoidok antioxiddns hatasa, ahogy azt mas
bioaktiv vegyiileteknél is megfigyelték. Az oldhatosagi tulajdonsagaikon is valtoztathatunk,
igy hatékonyabba tehetjiik a szervezetben valo hasznosulasukat.

Az emberi 1ét viz alapu, igy a szervezetben sokkal jobban hasznosulnak azok a
vegyiiletek, melyek vizben konnyen oldhatéak. A karotinoidok a hosszl apolaros szénlanc
kovetkeztében hidrofobok, ezért fiziologiai hasznosuldsuk sokkal hatékonyabb lehet, ha
javitunk a vizoldhatosagukon. Jobb felszivodast kovetden novekedhet az antioxidans hatasuk
is. Egyes hidrofil karotinoid-sok mar mint kardioprotektiv gydgyszerek is bevezetésre
kertiltek.

Napjainkban méar nem igazdn konnyll 0j karotinoidot taldlni, a mult szédzadban
azonban még fénykorat ¢élte a karotinoidok szerkezetfelderitése €s leirdsa. Manapsag ezeknek
az izoprénvazas vegyiiletekkel kapcsolatos vizsgaloddsoknak ¢és kisérleteknek fOleg
taplalkozas-egészségiigyi vonatkozasai vannak. A karotinoidok félszintetikus / szintetikus
atalakitasat az utobbi években mar csak vilagszerte 3-4 kutatocsoportban miivelik tobb-
kevesebb intenzitassal, az Ujszerli reakciok bevezetésére a karotinoidkémidban alig akad
példa. Ennek egyik oka, hogy a karotinoidok rendkiviil érzékeny vegyiiletek, levegd, fény ¢és
savnyomok hatdsara konnyen elbomlanak, a velik val6 munka nagy odafigyelést és
eldvigyadzatossagot kivan.

Munkam sordn azt a célt tliztiik ki, hogy 0 tipust karotinoidszarmazékokat, koztiik
vizoldhat6 vegyiileteket allitsunk eld, valamint, hogy 1j reakcidtipusokat honositsunk meg a

karotinoidok kémiajaban.



II. Célkituzések

1. Karotinoid dimerek és trimerek elballitasa egyszerti, jol kovethetd reakcioban.
Kisérleteinkben mind hetero-, mind homodimerek, illetve trimerek eldallitasat is
terveztilk, olyan egyszeri magokkal, melyek konnyen kezelhetéek és stabil

végterméket eredményeznek.

2. Karotinoidok vizoldhatobba tétele. Kovalensen kotott PEG-karotinoid konjugatumok
eldallitasa és a termékek vizoldhatosadganak vizsgalata.
3. A click-reakcié bevezetése a karotinoidkémidba. A megfeleldé végesoportok

kialakitasa a reakcidpartnereken. Optimalis reakcidokdriilmények kidolgozésa.
III. Alkalmazott vizsgalati modszerek

A vegyiiletek NMR-spektrumait Varian Unity Inova (400/100 MHz 'H/*C)
spektrométeren, deuterdlt kloroformban (CDCIl3) vettiikk fel. A molekulatomegeket Bruker
Daltonics Autoflex I MALDI berendezéssel hataroztuk meg.

A vegyiiletek tisztasagat HPLC-késziilékkel vizsgaltuk. A HPLC mérések Dionex
P580 tipusu gradiens keverd pumpan, Dionex PDA-100 tipusu detektorral, Chromeleon 6.70
verzioju szoftverrel torténtek.

A szintetizalt anyagaink HPLC mérések alapjan legaldbb 95% tisztasdguak, UV
spektrumuk pedig megegyezik a megfeleld kiinduldsi karotinoidok spektrumaval. Cisz

izomerek képzodését mérhetdé mértékben nem tapasztaltunk.

IV. Uj tudomanyos eredmények

1. Karotinoid dimerek és trimerek eloallitasa

A Kkisérleteket alifds karbonsavakkal képzett dimerek eldallitdsdval kezdtiik, amelyhez
elészor kiilonbozé hidroxi-apokarotinoidokat savanhidridekkel reagaltattuk, majd az igy
kapott monoésztereket (ill. monokarbonsavakat) egy masik hidroxi-apokarotinoiddal

¢szteresitve kaphatunk dimereket.



1. tablazat. Karotinoidok észteresitése disavanhidridekkel

2,v. 4 ekv.
Kar-OH disavanhidrid
V. 14 * 7
OH-Kar-OH » monoészter v. diészter
CH,Cl,/ DMAP
Maleinsayv - Borostyankdsav- Ftalsav-
anhidrid anhidrid (26) anhidrid
elbomlott elbomlott
inol 85 % (27 Ss7t
retinol (8) -70 °C-on is 76 (27, monoészter) (piridinben is)
elbomlott elbomlott
i i instabil termék
izozeaxantin (25) 70 °Coon is instabil terme (piridinben is)
p-kriptoxantin 3) | = ----- 78 % (29,monoészter) | = ----
8 -ap(ozl:)lrotlnol ----- 92 % (30, monoészter) | = -----
4-h1dr0x(1;§§hlnen0n ----- 72% (31, monoészter) | = ----—-
zeaxantin(4) | = -—--- 84% (32, diészter)y | = -
utein(1) | = -—-- o (33, dieszter) | -
lutein (1 70% (33, dié

Az eldallitott karotinoid-szukcinatokbol hidroxilcsoportot tartalmazo karotinoidokkal
Steglich-féle észterképzéssel diésztereket allitottunk eld. Ezekben a reakciokban sikertilt jo
kitermelést elérni. Mivel a karotinoidok nagyon érzékenyek, az 50%-os hozamot is sikerként
konyvelhetjiik el. A reakciot nemcsak apokarotinnal (pl. retinol (8)), végeztiik el, hanem 40
szénatomot tartalmazé karotinoidokkal is (28b, 28c). Erre példa az elézdleg szintetizalt [3-
kriptoxantin-szukcinat (29), melyet B-kriptoxantinnal (3) reagaltattuk, igy egy homoésztert
kaptunk (34). A reakcié hozama 42% -os volt, ami jonak mondhato.



COOH 5 ekv. Ret-OH
27
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7 28a R= retinol, 60 %

28b R= B knptoxantln 53 %
28c R= 4'-OH-echinenon, 50 %

B-kriptoxantin 3 ekv. DCC/ 0
szukcindt 29 '
3 ekv. DMAP
. CH,C, w
B-kriptoxantin 42 % °
3 w

34

17. abra. Homo-, és heterodimerek eloallitasa

Lehetséges a DCC/DMAP/disav reagenskombinécio is karotinoid-felesleget alkalmazva.
Kisérleteinkben retinol diésztert (28a) allitottunk eld borostyankdsavat (26) alkalmazva. A
kitermelés szerényebb volt (25%), mint a kétlépéses modszernél (51%), ezért mas esetekben
nem alkalmaztuk ezt az eljarast (17. abra).

A diészterek szintézise utan aromas karbonsavakkal és alkoholokkal kisérleteztiink
dimerek ¢és trimerek eldallitdsa céljabol. Ezek a molekuldk mar 1. generacios
dendrimereknek tekinthetok, molekulatomegiik az 1000-2000 Da nagysagrendbe esik.

Terveztiik aromas di-, és trikarbonsavak (19. &bra, 39, 40) magként valo alkalmazasat, a
kisérletek viszont nem vezettek eredményes reakcidohoz. Ez valosziniileg sztereoelektronikus
¢és/vagy sztérikus okokra vezethetd vissza. A kapcsolasi kisérleteket ezekben az esetekben is
DCC-vel végeztiik, valamint a Mitsunobu-reakciot is kiprobaltuk, de azzal nem kaptunk jo
eredményeket.

Aromas diecetsavak (20. 4bra, 41) hasznélataval viszont mar végbement a kivant
atalakulas. A retinollal (8) végzett reakcional 72%-ban képzd6dott homo-diészter (42),
apokarotinollal (43) 45%-os ¢s B—kriptoxantinnal (44) 29%-os kitermelést értiink el, a 4-

hidroxi-echinenonnal (45) viszont nem keletkezett észter izolalhaté mennyiségben.



COOKar

COOH
42 Kar= retinol (72%)
43 Kar= 8'-B-apokarotinol (45%)
Kar'OH 44 Kar= p-kriptoxantin (29%)
DCC / DMAP 45 Kar= 4'-OH-echinenon---

COOH COOKar

20. abra. Kisérletek aromas diecetsavakkal

Triecetsavval (21. abra, 46) probalkozva retinol ill. 8’-B-apokarotinol triésztert (47, 48)
allitottunk el6 jo hozammal. A tobbi karotinoid esetében nem kaptunk értékelhetd terméket.

COOH COOKar
Kar-OH
DCC / DMAP
HOOC COOH KarOOC COOKar

47 Kar= Retinol (76%)
48 Kar=8'-B-apokarotinol (30%)

21. abra. Kisérletek aromas triecetsavakkal

Fenolos funkciés csoportot tartalmazd magokkal (22. abra, 49) reagéltatva a retinol-
szukcinatot (27) csak nagyon alacsony kitermeléssel keletkezett termék. Viszont aromas
alkoholokkal, mint az 1,4-diollal (50) j6 hozamot tudtunk elérni retinol- (51), és 8’-f-
apokarotinol-szukcinattal is (52). Erdekesség viszont, hogy az 1,3,5-triollal (53) (melyet 1,3,5-
benzol trikarbonsavbol allitottunk eld két 1épésben) bar azonos kdriilményeket alkalmaztunk a
hozam igen alacsony lett mind retinol- (54), mind p-apokarotinol-szukcinattal (55).

Teljes (Cs0) karotinoidokat, vagy azok szukcinatjait feleslegben alkalmazva a fentiekhez

hasonl6 reakciokban nem képzddtek a termékek izolalhaté mennyiségben.
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Ret-O-szukcinat
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49
CH,OH cmoﬂ—om
o) (@)
Kar-O-szukcinat
orsedens 51: Kar= Retinol (45%)
DCC / DMAP 52: Kar= 8'-B-apokaro-
O Q tinol (32%)
CH,OH CHonOKar
50

CHZOHOKar
CH,OH

Kar-O-szukcinat
> O O

0 0
DCC / DMAP KaroU—OHZC CH20—<_>—0Kar
HOH,C CH,OH

53
54:; Kar= Retinol (25%)
55: Kar= 8'-B-Apokarotinol (<5%)

22. abra. Kisérletek aromas alkoholokkal, fenolokkal

Az elvégzett kisérletek alapjdan megallapithatd, hogy aromas magok esetén
valdszintileg sztereoelektronikus okokbol sziikséges legaldbb egy metilén-csoport, mint
Osszekotd, enélkiil nem tapasztalhatdo atalakulds, és a kitermelések tobb esetben
meglehetdsen szerények.

A dendrimerek eldallitasara irdnyul6 kisérletek tehat az alabbi eredménnyel zarultak:
apokarotinolokbdl sikeriilt 1. generaciés dendrimereket elddllitani, de ezek tovadbb mar
nem bdvithetdk. A kiilsd végiikon szabad funkcids csoportot tartalmazéd trimerek

szintézise (dihidroxi-karotinoidokbdl) viszont nem jart eredménnyel.

2. Karotinoid-PEG konjugatumok eléallitasa

Szamos biomolekuldnak (elsésorban peptidnek) allitottdk mar eld polietilén-glikollal
(PEG) képzett konjugatumat, azonban kovalensen kotott PEG-karotinoid konjugatumokat
kordbban nem szintetizaltak. A PEG-konjugatumok kétségtelen eldnye, hogy kevésbé



valtoztatjadk meg az ozmotikus homeosztazist, mint az ionos vegyiiletek, tovabba a PEG-
konjugatumok vizoldhatésaga nem pH-fiiggo.

A feleslegben hasznalt monofunkcionalis polietilénglikolt (PEG550-OMe, mPEG-
550) észtereztik az eldzdleg eldallitott karotinoid-szukcinatokkal (27, 29, 30, 31)
szobahOmérsékleten. A Steglich-féle eljarast alkalmazva, mint ahogy a dimereknél is tettiik,
dimetil-aminopiridint (DMAP) és diciklohexil-karbodiimidet (DCC) hasznaltunk, igy a kivant

termékeket elfogadhatdo hozammal sikertilt eldallitani (24. abra).

0]
O
KarO 3 ekv HO-PEG550-OMe KarO
- o
O 2,6 ekv DMAP
2,6 ekv DCC
CH20I2 (O\A
OH 'n OMe
Nay=11
27 Kar: retinol 60 Kar: retinol (52%)
29 Kar: B-kriptoxantin 61 Kar: [-kriptoxantin (45%)
30 Kar: 8'-B-apokarotinol 62 Kar:8'-B-apokarotinol (37%)
31 Kar: 4-OH-echinenon 63 Kar:4-OH-echinenon (20%)

24. abra. PEG-karotinoid konjugatumok eldallitasa

A termékeket a karotinoidok bomlasa okozta melléktermékektdl preparativ
rétegkromatografiaval valasztottuk el. A 62-as terméket eldallitottuk mPEG550-szukcinat és
8'-B-apokarotinol reakciojaval is, hasonlo kitermeléssel, mint a fenti iton.

Karotinoid diszukcinatok esetén ugyanazon reakciokoriillményeket alkalmazva a
diszukcinat mindkét végéhez észterkotéssel tudtuk kapcsolni a mPEGS50 polimert jo

kitermeléssel (25. abra, 64, 65).

0
O—Kar—O 10 ekv HO-PEG550-OMe O—Kar—0
(o) @)
0} O 10 ekv DMAP
10 ekv DCC
R R
OH OH MeO A [OMe
32 Kar: Zeaxantin 64 Kar: zeaxantin (56%)
33 Kar: Lutein 65 Kar: lutein (42%)

25. abra. Bifunkcios karotinoidok mPEG550-¢l



Tetraetilén-glikollal és oktaetilén-glikollal is 1étrehoztuk a megfeleld karotinoidokkal
alkotott konjugatumokat, észteresitést alkalmazva (26. abra). Akar karotinoid-szukcinat (30),
akéar diszukcindt volt a kiinduldsi anyag (32, 33), feleslegben a TEG-t, és az OEG-t
alkalmaztuk, hogy a PEG-oknak csak az egyik vége reagaljon a szukcinattal (66, 67, 68, 69,
70, 71). Megfigyelhetd, hogy a PEG-lanc hosszédnak novekedésével a kitermelés kismértékben
csokken. Az igy kapott termék elénye, hogy az egyik végén szabad hidroxil-csoportot

tartalmaz, amely mas molekuldkhoz kapcsolhat6 pl. észteresitéssel.

KarO 25ekvTEG/OEG  KarO 66 n=4, Kar: 8'-B-apokarotinol (53%)
o) 1.5 ekv DMAP o) 67 n=8, Kar: 8'-B-apokarotinol (36%)
1,5 ekv DCC

n

30

O—Kar—O
O (o)

3 ekv DMAP i S
3 ekv DCC %\/ )
CH,Cl, HO n ( \/\210'*

32,33 68 n=4, Kar: lutein (39%)
69 n=4, Kar: zeaxantin (38%)
70 n=8, Kar: lutein (32%)
71n=8, Kar: zeaxantin (29%)

26. abra. TEG- és OEG-karotinoid konjugatumok

O—Kar—O 6 ekv TEG / OEG

A korabban hasznalt moddszerrel PEG lanccal Osszekapcsolt homodimereket is
eléallitottunk (27. abra) karotinoid-szukcinatok feleslegben valo alkalmazasaval. A PEG-el
képzett dimerek néhany melléktermék mellett keletkeztek, elfogadhaté hozammal. Ezeknek a
vegylileteknek PEG-tartalma meglehetdsen csekély, igy jelentds vizoldhatésagot nem

varhatunk toluk.



0,4 ekv TEG / OEG
2 ekv DMAP
KarO 2 ekv DCC Karo
o} CHCl, O, 72 n=4, Kar: 8'-B-apokarotinol (27%)
73 n=4, Kar: p-kriptoxantin (24%)
OH (O\/§\ 74 n=8, Kar: 8'-p-apokarotinol (41%)
h$ 75 n=8, Kar: B-kriptoxantin (33%)
29, 30
o
KarO

27.abra. Karotinoid dimerek TEG- és OEG-el

Az aromas magot eldszor TEG-al reagaltatva egy trifunkcios észtert allitottunk eld,
majd azt reagaltattuk a megfeleld karotinoid szukcinattal. Ezzel a modszerrel egy trimert

tudtunk eléallitani (78, 79).

COCI

CloC COCI
36

80% J 1. HO-TEG-OTBDMS /Py

2. HCl N\
Retinol szukcinat \
COO-TEG-OH DCC, DMAP \
48 % \
HO-TEG-O0C COO-TEG-OH

" XS zf

( 8'-B-apokarotinol szukcinattal: 79, 37 %)

29.4abra. TEG tartalmu trimer eldallitdsa

Néhany PEG-konjugatumnak megvizsgaltuk a vizoldhatosagat és antioxidans
aktivitasat. Az alabbi tablazat mutatja az eredményeket. A jobb oldali oszlopban 1 ml 96%-0s
etanolban a maximadlisan feloldhaté anyag mennyisége talalhatdé mg-ban. Ez az alkoholos
oldat barmilyen aranyban elegyedik vizzel anélkiil, hogy zavarosodast és kicsapodast
¢szlelnénk. Legnagyobb mennyiségben a zeaxantin-diszukcinat-mPEGS550 konjugatum (64)

olddédott etanolos vizben. Mint ahogy azt sejteni lehetett, a PEG-lanc szamanak és hosszanak



csokkenésével az oldhatdsag is csokken. A legrosszabb a dimerek esetében (72), ahol a PEG

részaranya a molekulan beliil igen kicsi.

2. Tablazat. Maximalisan feloldhaté anyag mennyisége 96% etanolban

Vegyiilet mg/ml 96 % EtOH
61 37,5
63 3,34
64 66
66 2,7
71 2,67
72 0,375

Az antioxidans vizsgalatokat emberi majsejtkulturan végeztiik. A sejteket az eldallitott
hidrofil karotinoidok vizes oldatdval kezeltiik, majd az oxidativ stressz kivaltasara hidrogén-
peroxidot hasznaltunk. A sejtek talélési ardnyat 1 nap mulva mértiik. Az eredmények az
alabbi diagramon lathatoéak (30. abra): a kontroll (C) a karotinoiddal nem kezelt allomanyt
jelenti. A sziirke oszlopok a hidrogén peroxidos kezelés nélkiili talélést a fekete oszlopok az

oxidativ stressz utani talélést jelentik.

talélés % Tulélés
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Vizsgalt vegyiiletek

30. abra. M3jsejtek tulélési aranya oxidativ stressz utan



Mint l4thato, a kontroll és a hidrofob nativ karotinoidokkal (Lut (1), Cry (3), Zea (2),
Ret (8), Apok (24)) kezelt sejtek esetében megkdzelitdleg 40%-o0s az oxidativ stressz utdni
tulélés. A PEG-konjugatumok (64, 61, 63) alkalmazasa viszont jelentds talélési aranyt hozott,
80, 70, és 50% koriili értékekkel. A retinollal alkotott trimerek (54, 47) mindegyike jo
antioxidansnak bizonyult a talélési arany 80% koriili. Az ugyancsak retinollal alkotott dimer

(42) hatasa joval gyengébb volt.
3. Karotinoidok click-reakcidja

Végezetiil célul tiiztiik ki a Click-reakcid bevezetését a karotinoid kémiaba.

A megfeleld azid ¢és alkin funkcios csoportok kialakitasara két megkozelités
lehetséges. A karotinoid tartalmazhatja az azid-csoportot és a reaktdns az alkin-csoportot,
vagy forditva. A karotinoidokbol egyszeriibb mddon nyerhetiink alkinszdrmazékokat igy
elsdsorban azok eldallitasara koncentraltunk.

4-pentinsav alkalmazasaval karotinoid-pentinodtokat allitottunk elé jo hozammal.
Ezeknek a vegyiileteknek elénye, hogy jol kristalyosithatdéak toluol/metanol/viz elegybdl,
mely még jobban megkdnnyitette a veliik vald tovabbi munkét (39. 4bra).

@)

2 ekv. DCC, 1,5 ekv. DMAP

3 ekv. 4-pentinsav KarO
Kar-OH -
CH,Cl,, RT, éjszaka

87 Kar: 8'-B-apokarotinol (75%, redukciéval)
88 Kar: B-kriptoxantin (90%)

89 Kar: zeaxantin (53%)

90 Kar: izozeaxantin (61%)

91 Kar: lutein (47%)

92 Kar: kapszantin (59%)

93 Kar: 4-hidroxi-echinenon (52%)

39. abra. Karotinoid-pentinoatok képzése

Az optimalis reakciokoriilmények megtaldlasdhoz az el6zdleg szintetizalt [-
apokarotinol-pentinoatot reagaltattuk benzil-aziddal, mint modellvegyiilettel, kiilonbdzd
feltételek mellett.

A réz(Il)-szulfat/Na-aszkorbat alkalmazasa, mint katalizditor nem bizonyult

hatasosnak. A kisérletek alapjan, a legjobb katalizator/oldoszer parositds a Cul/DMF



kombindcid, mind a reakcidid6ét, mind a hémérsékletet figyelembe véve. Ezek utan az dsszes

reakciot DMF-ben Cul-al végeztiik el 40 °C-on.
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Az el6zéekben optimalizalt reakciot PEG-karotinoid konjugatumok eléallitasara

kivantuk felhasznalni, igy a kordbban eldallitott PEG-karotinoid észterekkel analog

vegyiileteket kaphatunk.
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96 Kar: 8'-p-apokarotinol (52%)

97 Kar: B-kriptoxantin (47%)

98 Kar: zeaxantin (44%)

99 Kar: izozeaxantin (33%)

100 Kar: lutein (43%)

101 Kar: kapszantin (33%)

102 Kar: 4-hidroxi-echinenon (<3%)

40. abra. Karotinoid-pentinoatok reakcidja PEG-aziddal

A PEG-azid kiinduldsi anyagot monofunkciés mPEGS550 tozildlasaval vagy
mezildlasdval, majd NaNs-al vald szubsztitucidjaval allitottuk eld, olddszerként DMF-et
hasznaltunk. A reakcié szobahdmérsékleten egy éjszaka alatt lejatszodik. Az éteres icsapassal
tisztitott terméket feleslegben reagaltattuk az eldzdleg eldallitott kiilonbozo karotinoid-

pentinoatokkal, click-reakcioban (40. abra).



A reakciok tobbnyire jo kitermeléssel, rovid 1d6 alatt lejatszodtak, igy valoszintileg a click-

reakcio altalanosan is alkalmazhato lesz a karotinoidok korében.
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