Részletes tematikg14 hetes szorgalmiddzak figyelembe vételével):

1. hét:

-bevezed: a targy oktatasanak célja

-biotranszformaciék a szerves kémiaban, zdld utgkdayszerkutatasban

-az izoméria kilonbdytipusai (konstitucids izoméria, tautoméria, szeemeria:
diasztereomerek [konformécids, konfiguracids (disr&iralis)], enantiomerek
(konformécids, konfiguracios)

-atomok vagy atomcsoportok prioritasi sorrendjell Kbnvencio szerint

-feladatok megoldasa (izomerek meghatarozasa)

2. hét:

-konfiguréciés enantiomerek

-enantiomerek jelefisége a gyogyszerkutatasban:

(a) farmakoldgiai szempontbdl hatasos enantiomegnér®-hatasos” antipddja

(b) azonos farmakoldgiai hatasu, de éliéatas-efsseég enantiomerek, eudizmikus arany
fogalma

(c) eltéb hatasu enantiomerek (nem kivant hatast-hordoamntemerek), a Thalidomid

torténete -enantiomer-tiszta farmakolégiai hatassal vegyllet racemizacidjanak veszélye

3 és 4. hét:

-kiralités, kiralitas tipusok:

(a) centralis kiralitas

(b) axidlis kiralitas,

(c) planaris kiralitas

-tébb aszimmetriacentrumot tartalmaz6 molekulaterspizomerek szama

-gatolt rotacio miatt elvalaszthatd konformacioeszoizomerek (atrépizomerek)

-térekvések az enantiomerek jellemzésére: D/L-reedgelativ konfiguracid), R/S rendszer
(abszolut konfiguracio)

-enantiomerek jellemzése, sztereodeszkriptorolS(R,, M) meghatarozasa

-feladatok megoldasa (sztereodeszkriptorok meghzdan)

5. hét:

-kiralis centrumu térszerkezetek sikba vetitésttés szabalyok Fischer-projekcio

-a Fischer-projekci6 elforgatasa és atrendezésditkoaciot megvaltoztato, ill. nem-
megvaltoztatd riveletek)

-a Cahn, Ingold és Prelog kidolgozta (CIP konvens&abaly

-ligandumok rangsorolasanakb szabalyai

-feladatok megoldasa (abszolut konfiguracié megbatsa)

6. hét:

-enantiomerek éhllitasa (,Pasteur modszerrel”, természetes anyagpkszimmetrikus
szintézis kirdlis segédanyagokkal, kromatogréafigkagag aktiv adszorbensen, enzim-
katalizalt rezolvalas)

-enzimek, enzimek jellemzése (nomenklatlra, eredeportositas, egyebek)

-a kutatas menete, az enzimes reakciok kivitelezése



-enzim-katalizalt reakciok jellendk

(a) enzim-katalizalt kinetikus rezolvalas (KR)

(b) enzim-katalizalt dinamikus kinetikus rezolva{@KR)
(c) enzim-katalizalt szekvencidlis kinetikus rezZdés (SKR)

7. hét:

-a megfeled analitikai médszer kidolgozasa a reakcidkehaladasanak kovetésére, azaz
mind a racém szubsztrat, mind pedig a varhato teraxdemat enantiomereinek alapvonalra
tortérs szétvalasztisara

-az enantioszelektivitas (E) és enantiomerfele@ey fogalma, E, konv. és ee meghatarozasa

-az enantiomerfelesleg fogalma nem egyenéré&koptikai tisztasag
fogalmaval

-szarmazékképzés (derivatizalas, dupla derivas}ala

-standard hasznélata, szamitasok

-feladatok megoldasa (E, ee és konv. szamitasa)

8 és 9. hetek:

-KR(1): Az enantiomer-tiszta Anatoxin-a intermedierek szazige primer OH aszimmetrikus
acilezésén keresztllodiisérletek (enzim, oldészergmmérséklet enantioszelektivitasra és
reakciésebességre gyakorolt hatdsanak vizsgalata)

-KR(2): szekunder alkoholok aszimmetrikus acilezgikazlauskas modell”

-KR(3): a benzocispentacin és homologjainak, megifeticiklusosf- laktamok CAL-B-
katalizalt enantioszelektiv gyinyitasan keresztuli

(a) az enzimes reakciéddeni ebrehaladasanak kovetésére kidolgozott analitikaisnéd

(b) feladatok megoldasa (absz. konfiguracio megbaésa, E, ee, konv. szamitasa)

-aminosavak ee meghatarozasa kirélis gazkromatagraf

-az enzim-katalizalt dinamikus kinetikus rezolvalB&R) legfontosabb jellenti

-DKR(1): aminoészterek dinamikus kinetikus rezohed szerves kozegben, a daganatellenes
8-metoxi-4,5-dihidro-pirrolo[2,1-a)izokinolinnakszintézise

-DKR(2): iranyitott dinamikus kinetikus rezolvalas

10. hét:

-SKR: a daganatellenes Taxol oldallanc kulcs-inttimrjének szintézisére kidolgozott
szekvencialis kinetikus rezolvélas

-a modszer bemutatasa (C-3 észter hidrolizisemmtaaz amid kotés hidrolitikus hasitasa),
elonyok, hatranyok

-a reakciok idbeni kdvetésére kidolgozott analitikai médszer

-az enantiomerek szétvalasztasa, jellemzése

-az absz. konfiguraciok meghatarozasa

-az eredmeények kiértékelése

11 és 12. hetek:

-gyakorlati oktatas az enzimes laboratériumbaraliatok megismerkednek az enzimes
reakciok kdvetésére szolgalo nadismerek (kiralis toltét oszloppal felszerelt gaz-, illetve
folyadék- kromatograf) iikddési elvével, valamint a folyamatos zemmodbayzet
enzimes reakciok kivitelezésére alkalmazott H- Ckdsz lilék nikodési elvével



-egy emzimes reakcio 6sszemérése, majd a megfaialitikai modszer (HPLC vagy GC
kiralis oszlopan) kidolgozasa a reakciébéni ebrehaladasanak kovetésere, ill
enantiomerfeleslegek és enantioszelektivitds sa&an (ee, konv. és E)

-egy enantiomer-tiszta vegyilet optikai forgatokssgaének, polariméterrel téréemerése

13 és 14. hetek:

-minden hallgaté feldolgoz és bemutat, 10-15 pereewerPoint éladas keretében egy
kapott, relevans enzimes kozleményt -a¥adést koveten, a hallgatésag résaéifeltett
kérdések megvélaszolasa hozzajarul mind éadél, mind pedig a kérdéwitakészségének
fejlesztéséhez



