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Vynélez sa tyka spdsobu pripravy niekto-
rych hydrazoénov deoxysacharidov a ich ace-
tylderivatov ako -potencidlnych kancerosta-
tik. Bolo zistené, Ze acetylované hydrazdny
-sacharidov majt protinddorové udinky (K.
Linek, J. Fuska, R. Sandtnerové M. Kulhének
¢sl. pat. ¢&. 163115.

Tento. vynélez sa tyka prlpravy novych
derivdtov s protinddorovymi_tdfinkami a to
2,4- d1n1trofen.y1hydrazonov niektorgch deo-
xysacharidov a ich acetyldenvatoé' (tab: 1),
ktord sa vyznaduje tym, Ze prislusny hydra~
zon sacharidu sa acetyluje acetanhydridom
za katalytlckého t¢inku pyridinu pri teplote
0 °C.

Tabultka ¢. 1

2
Latky uvedené v tabulke 1 neboli zatial
v literatdre popisané. Latky sa identifikovali
pomocou bodu topenia, optickej otdéavosti

a elementédrnou analyzou.
Potencidlne protinddorové uGdinky nami

- pripravenych latok sa hodnotili. v pokusoch

in vitro na bunky EAC. U&inok l4tok sa hod-
notil na zédklade inhibicie inkorperédcie 4C
prekurzorov syntézy proteina a nukleino-
vych kyselin do buneénych frakcif EAC ne-
rozpustnych v ladovej trichloroctovej kyse-
line, metédou, ktord popisali ]. Fuska a spol.
Neoplazma 18,631, (1971). Latky inhibovali
predovietkym syntézi nuklemovych kysehn
a to hlavne' RNK (tabulka ¢&. 2] .

P. & Litka

“b.t. °C D25

2-dezoxy-D-glukéza 2,4DNFH.
'3-dezoxy-D-glukéza 2,4DNFH
6-dezoxy-D-glukdza 2,4DNFH
3-dezoxy-D-mandza 2,4DNFH
-4-dezoxy-D-mandza 2,4DNFH
6-dezoxy-D-manéza 2,4DNFH
3,4,5,6-tétra-0-acetyl-2-dezoxy-D-
-glukdza 2,4DNFH '
8." 2,4,5,6-tetra-0-acetyl-3-dezoxy-D-
--glukdza 2,4DNFH

NogmswnR|

196641

. 147 aZ 149

173a2174 +28,3° (C, O, 31, CsH5N)
1298131 —36,3° (C, O, 27, C2Hs0H)
1772178 —19,8% (C, O, 30, CzHs0H)
+16,6° " (C, 0, 35, CH50H)
170a%172 —19,1° (C, O, 28, CHs0H)
168 a¥ 170 —78,8° (C, O, 29, CH30H)
127 @128 +4255° (C, O, 35, CH3COOC2Hs)

sicup +47,9° (G, O, 3, CH5COOCzHs)
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9. 2, 3,4,5-tetra-0-acetyl-6- dezoxy D—
-glukoza 2,4DNFH :
10. 2,4,5,6-tetra-0-acetyl-3- dezox;y -D-
-mandza 2,4DNFH
- 11. 2,3,5,6-tetra-0-acetyl-4- -dezoxy-D-
! -manoza 2 ,4DNFH [prlprravene z 14atky
€. 7) <
12. 2,3,4,5-tetra-0-acetyl-6- dezoxy -D-
-manéza 2,4DNFH

196641 °

sirup ' —30,3°

w4
162 . ' +17,7° (C, O, 31, CH3C00CzHs5)
(C, O, 25, CH3C00C2Hs)

sirup - —27,2°

(C, O, 28, CH5COOC2Hs)

18082182 — 7,5° (C, O, 30, CHSCOOCzHs)

Priprava 2,4-dinitrofenyl hydrazénov deoxy-
sacharldov

1 mmol deoxysacharidu sa rozpustf v 30
ml etanolu, pridd sa 1 mmol 2,4 dinitrofenyl-
hydrazinu a 0,05 ml kysehny ioctovej a za-
hreje do refluxu. Priebeh reakcie sa sleduje

pomocou chromatografie na tenkych vrst-

vach silikagélu (silufol) v systéme chloro-
Tabulka &. 2 '

- form: metanol (6:1). Optimalna doba reak-

cie je 12 a¥ 15 hod. Potom sa reak&nd zmes
zahusti, destilany zbytok sa extrahuje chlo-
roformom a nerozpustn? zbytok sa kry3tali-

~zuje z etanolu, priCom sa ziska prisluiny

hydrazén deoxysachamdu v cca 80% vytaZ-
ku.

V{rsledky pokusov — 1&inok na EAC

Inhibicia % inkorporécie

P. g ' Latk a Adenin L-valin
1. 2- dezoxy D-glukéza 2 4DNFH 325 8,5
2. 3-dezoxy-D-glukéza 2,4DNFH 50,2 16,8
3. 6-dezoxy-D-glukéza 2,4DNFH 26,8 428
4. 3-dezoxy-D-manédza 2,4DNFH 00 - +17,3
5. 4-dezoxy-D-manéza 2 ,/4DNFH 17,8 : 7,6
6. 6-dezoxy-D-manéza 2,4DNFH = 18,2 . P00
7. 3,4,5,8-tetra-0-acetyl-2-dezoxy-D- 43,3 14,7

glukéza 2,4ADNFH '
8. 2,4,5,6-tetra-0-acetyl-3-dezoxy-D- 38,3 17,0
_-glukoza 2,4ADNFH :
9. 2,3,4,5-tetra-0-acetyl-6- dezoxy-D- 35,8 - +7,0
o -glukéza 2,4DNFH '
10. 2,4,5,6-tetra-0- -acetyl-3- -dezoxy-D- 52,7 10,7
-manéza 2,4DNFH '
11. 2,3,5,6-tetra-0-acetyl-4- dezolxy -D- 479 24,8
! ém??éza 2,4ADNFH [pripryavene z latky
12. 2,3,4,5- tetra -0-acetyl-6-dezoxy-D- 53,8 . +11,2

-man()za 2,4ADNFH

Acetyléma 24din1trofenyl hydrazonov de-
oxysacharidov

K 50 mg 2,4 dinitrofenyl hydrazénu (DNF)
prisludného deloxysacharldu sa pridd 0,5 mi

pyridinu a 0,25 ml acetanhydridu. Reakénd
zmes sa ochladi ha 0 °C s ob&asnym zatre- -

panim sa prevedie hydrazén do roztoku. Po-
tom sa reakfnd zmes nechd pri 0 °C edte
.18 h. Priebeh reakcie sa sleduje chromato-

grafiou na tenk?ch vrstvdch. silikagélu v sy-

- stéme benzén: octan etylnaty (7:3). Po skon-

Ceni reakcie sa reak&nd zmes zahusti (pod
40 °C), k zbytku sa pridd 2 ml etanolu —
C2Hs50H, z ktoréhe vykryStalizuje acetylderi-
vét prisludného hydrazénu. Rekry§talizdciou
z etanolu sa ziska &isty. acetylderlvét Vyta-
7ok cca 75 0/0

PREDMET VYNALEZU

Sposob pripravy ac@tylderlvétov 2,4-di-
nitrofenylhydrazénov deoxysacharidov s pro-
tinddorovymi G&inkami, vyznaujtci sa tym,
Ze prisludny 2,4 d1n1tr0fenylhydrazon deoxy-

sacharidu sa acetyluje s acetanh,ydrldom za
katalitického dé&inku pyrldmu pr1 teplote
0 °C.

mtz h 25 81 653
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