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1

Tento vynélez se tyka zplsobu vyroby no-
vych derivatd anhydrofuranosy obecného
vzorce 1

0~
CHZA-0-CH

\ /
CHOR ;— CHOR,,
(1)

kde

R2 znamenda vodik, alkylovou skupinu s 1
az 4 atomy uhliku, aminoalkylovou skupinu
s 1 aZ 4 atomy uhliku, alkenylovou skupinu
s aZ 4 atomy uhliku, fenylalkylovou skupinu
s 1 nebo 2 atomy uhliku v alkylové &asti
nebo alkanoylovou skupinu s 1 aZ 4 atomy
uhliku, pop¥ipadé& hydroxylovou skupinu ne-
bo alkanoyloxyskupinou s 1 aZ 4 atomy uhli-
ku nebo halogenem substituovanou benzo-
ylovou nebo naftoylovou skupinu, alkylsul-
fonylovou skupinw s 1 aZ 4 atomy uhliku,
toluensulfonylovou, pyridylkarbamoylovou
skupinu, alkylkarbamoylovou skupinu s 1
az 4 atomy uvhliku v alkylové &&sti nebo fe-
nylkarbamoylovou skupinu,

R3 znamend vodik, alkylovou nebo alke-
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nylovou skupinu s aZ 4 atomy uhliku, po-
pripadé hydroxylovou skupinou nebo alka-
noylovou skupinou s 1 aZ 4 atomy uhliku
neho halogenem substituovanou benzoylovou
skupinou nebo alkanoylovou skupinu s 1
az 4 atomy wuhliku nebo popfipad& haloge-
nem substituovanou fenylalkylovou skupinu
s 1 nebo 2 atomy uhliku v alkylové &asti a
seskupeni

—A—0O— znamené zbytek obecného vzor-
ce —CHOR5—CHz—0— nebo

—ICH{CH20Rs)—0— ,

ve kterém Rs, popfipadé Re maji jeden
z vyznamil uvedenych pro Rs, nebo kde

—CH20Re znamend vodik, nebo kde dva ze
zbytka

Rg, R3 a Rs, popripad& Re dechromady zna-
menaji alkylidenovou nebo fenylalkylideno-
vou skupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku v alky-
I'denové Casti, pFi€emZ jeden ze zbytkd

Rz, R3 a Rs, pfipadng Re md jiny v§yznam
neZ vodik, a pfiCemZ ve sloufenindch se sku-
pinou —CHOR5—CH2—0— ve vyznamu Sse-
skupeni —A—QO— jeden ze zbytki

Rz, R3 a Rs mé jiny vyznam neZ methylo-
vou sxupinu, pokud dalsi dva z t&chto zbyt-
k@i znamenaji methylovou skupinu a p¥i¢em?
ve slou€enindch se skupinou
—CHOR5—CH2—0—
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ve vyznamu seskupeni —A—O0— jeden ze
zbytkll

Rz, R3 a R5 ve vyznamu seskupeni —A—0—
mé jiny vyznam neZ acetylovou skuping,
pokud dal§i dva z téchto zbytkl znamenaji
acetyloviou skupinu a pfrifemZ ve slouleni-
nach se skupinou —CH(CH20R6)—O0— ve
smyslu seskupeni —A—O— jeden ze zbytkl

Rz, R3 a R¢ mé jiny vyznam neZ benzylo-
vou skupinu, pokud dalii dva z téchto zbyt-
ki znamenaiji benzylovou skupinu,

a jejich soll. .

Jako niz8i zbytky pfichézeji v dvahu zbyt-
ky predevS§im aZ se 4 atomy uhliku. Zbyt-
kem alifatického charakteru je takovy zby-
tek, jehoZ volnd vazba vychdzi z atomu,
ktery neni &lenem aromatického systému.

Pokud déle neni uvedeno jinak, jednotlivé
skup'ny maji pc€et atomt uhliku v TFetézci
shodny s pottem atom@ uvedenym pod obec-
nym vzorcem I,

Nové der'vdly anhydrofuranosy obecného
vzorce I jsou dervéaty 1,5-anhydro-L- nebo
D-hexafuranosy nebo 1,6-anhydro-L- nebo
-D-hexafuranosy, zvlasté pak derivaty 1,6-
-anhydro-g-D-glukofuranosy, 1,6-anhydro-g-
-D-allofuranosy, 1,6-anhydro-g-D-mannofu-
ranosy a 1,6-anhydro-e-L-idofuranosy, 1,6-
-anhydro-e¢-L-gulosy nebo odpovidajici de-
rivdaty 1,5-anhydroxylofuranosy.

Alkylovou skupinou Rz, R3 a/nebo Rs, pii-
padnd Re je zviasté napriklad skupina ethy-
lovd, isopropylovd, pfimd nebo rozvEtvend
a v libovolné poloze vdzand skupina buty-
lovda a pPedev8im skupina methylovd nebo
n-propylova.

Jako aminoalkylovd skupina Rz prichazi
v tvahu pFedev8im skupina, kde aminocsku-
pinou miZe byt volnd aminoskupina, n’Zsi
alkylaminoskupina nebo niZ8i dialkylamino-
skupina,  jako je 2-methylaminoethylova, 2-
-dimethylam'noethylovd, 2-ethylaminoethy-
lovd skupina a zv1asté 2-diethylaminoethy-
lova. skupina.

- Alkenylovou skupinou Rz, R3 a/nebo Rs,
pfipad® Re je zvlaSté napfiklad isopropeny-
lovd, 2-methallylovd, 3-butenylova skupina
a piedev8im allylova skupina.

Halogenem je napiiklad brom a zvlasté
chlor, _

Alkylovd skupina mé zvlaSté takovy vy-
znam, jaky byl uveden pro Rz, Rz a/nebo Rs,
pripadné Re.

Alkoxyskupina je zvlasté takovd, kde niZsi
alkylovd &ast ma vyznamy uvedené pro Rz,
R3 a/nebio Rs, p¥ipadné& Rse, jako je tomu v
pfipadé skupiny ethoxylové, n-propoxylove,
isopropoxylové nebo predevsim skupiny me-
thoxylové.

‘Acylovym zbytkem Rz, Rz a/nebo Rs, pii-
padnd Rs je zv145t& acylovy zbytek organickeé
kyseliny a zvlasté zbytek organické kyseli-
ny karboxylové. Acylovym zbytkem miZe
byt zvldsts alkanoylovd skupina, pFedevSim
nizsi alkanoylovd skupina, jako je skupina
acetylovd nebo propionylovd, nebo téZ aro-
ylovy zbytek, jako je skupina l-naftoylova
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nebo 2-naftoylovd, zvlaSté skupina benzo-
ylov4a, kterd je pripadné substituovana halo-
genem, nizsi alkylovou skupinou, niZsi alko-
xylovou skupinou, trifluormethylovou sku-
pinou, hydroxylovou skupinou nebo niZ3i al-
kanoyloxylovou skupinou, jako .je skupina
salicyloylovd nebo acetylsalicyloylovd, ja-
koZz i pyridylkarboxylovd, jako je napfiklad
skupina nikotinoylovd, nebo to miZe byt
té¥ acyiovy zbytek organické sulfonové ky-
seliny, jako napftiklad kyseliny alkansulfo-
nové, zvlasté nizsi kyseliny alkansulfonové,
jako je kyselina methansulfonovd nebo
ethansulfonové, nebo zbytek arylsulfonové
kyseliny, zv1a5té fenylsulfonové kyseliny,
popFipadé substituované niZsi alkylovou sku-
pinou, jako je kyselina benzensulfonova ne-
bo kyselina p-toluensulfonovéd, jakoZ i kar-
bamoylovy zbytek, a to bud nesubstituova-
ny nebo niZ3i alkylkarbamoylovy nebo aryl-
karbamoylovy zbytek,  jako je skupina me-
thylkarbamoylovd nebo fenylkarbamoylova.

Ylidenovym zbytkem ze dvou zbytkd Rs,
R3 a Rs, pripadng Re je zvlasté ylidenova
skupina, jako je alkylidenovd skupina, na-
priklad skup'na methylidenovd, ethylideno-
vd nebo zvlastd isopropylidenovd, nebo aryl-
alkylidenovy zbytek, jako je fenylalkylide-
novy zbytek, kde je fenylovd East pFipadn&
substitucvdna alkylovou skupinou, alkoxy-
skupinou, halogenem a/nebo trifluormethy-
lovou skupinou, a pfedevsim je to benzylide-
nova skupina.

S vyhodou se jedné v p¥ipadé vSech pred-
chozich, i dale uvedenych sloufenin typu
der;vattt anhydrofuranosy o derivaty 1,6-
-anhydro-g-D-glukofuranosy.

Nové sloudeniny maji cenné farmakologic-
ké vlastnosti.

Derivaty anhydrofuranos pcdle tochoto vy-
nalezu se vyznaluji zvlasté fibrinolytickymi
a thrombolytickymi G¢inky, jak se to dd doa-
kazat pri pokusech na zvifatech, napfiklad
pii ordlnim podavani asi 10 aZ 200 mg/kg,
zv148té asi 10 aZ 100 mg/kg krysdm. Fibrino-
lyticky a thrombolyticky afinek se pFitom
projevi pri pokusu, odpovidajicim publikaci
autori M. Riiegga, L. Riestetera a R. Jac-
quese v Pharmacology 4, 242—254 (1970)
zkrdcenim doby rozpusténi euglobulinové
sraZzeniny.

Ze slou€enin spadajicich do rozsahu obec-
ného vzorce I jsou zvldsté€ vhodné ty, kde
seskupeni —A—O— znamend zbytek obec-
ného vzorce

—CHOR5—CHz—0—,

a Rz, R3 a Rs vzdjemné& nezdvisle znamenaji
vodik, alkylovou, alkenylovou, benzylovou,
halogenbenzylovou, alkanoylovou, benzoylo-
vou, halogenbenzoylovou, hydroxybenzoylo-
vou, alkanoyloxybenzoylovou nebo pyridyl-
karbonylovou skupinu, nebo dva ze zbytkil
Rz, R a Rs znamenaji alkylidenovou nebo
benzylidenovou skupinu, pFifemZ jeden ze
zbytkil Rz, Rs a Rs5 se 1i5i od vodiku, pokud
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dal8i dvia z téchto zbytkd znamenaji vodik,
pfitemZ déle jeden ze zbytkdi Rz, Rs a Rs
neznamend methylovou skupinu, pokud dal-
8i dva z t&chto zbytkli znamenaji methylo-
vou skupinu, a pfiemZ jeden ze zbytkid Rz,
R3 a Rs neznamend acetylovou skupinu, jest-
lize daldi dva z t&chto zbytkli znamenaji
acetylovou skupinu.

Predeviim je tFeba jmenovat slouleniny
spadajici do rozsahu obecného vzorce I, kde
seskupeni —A—0O— znamend zbytek obec-
ného vzorce '

—CHORs—CH2—0,

Rz znamend vodik, alkylovou skupinu s 1 aZ
3 atomy uhliku, dialkylaminoalkylovou sku-
pinu se viemi alkylovymi zbytky dohromady
a¥ se 7 atomy uhliku, benzylovou, chlorben-
zylovou, niZsi alkanoylovou skupinu se 2 aZ
4 atomy uhliku, benzoylcvou, o-hydroxyben-
zylovou, o-alkanoyloxybenzoylovou skupinu
se 2 aZ 4 atomy uhliku v o-alkanoyloxylové
gasti, naftoylovou, alkylkarbamoyloveu sku-
pinu aZ se 4 atomy ubliku, fenylkarbamo-
ylovou, alkylsulfonylovou skupinu s 1 aZ 3
atomy uhliku, toluylsulfonylovou nebo pyri-
dylkarbonylovou skupinu a R3 i Rs vzajemné
nezévisle znamenaiji vodik, alkylovou skupi-
nu s 1 aZ 3 atomy uhliku, benzylovou, chlor-
benzylovou nebo benzoylovou skupinu, p¥i-
temZ jeden ze zbytkG Rz, R3 a Rs mé jiny
vyznam neZ vodik, pokud daldi dva z t&chto
zbytk@ znamenaiji vodik, a pfi€emZ jeden ze
zbytki Rz, R3 a Rs neznamend acetylovou
skupinu, pokud daldi dva z téchto zbytkd
znamenaji acetylovou skupinu.

Zv1lasté vhodné jsou slouteniny spadajici
do rozsahu obecného vzorce I, kde seskupe-
ni —A—Q0O-— znamend zbytek obecného vzor-
ce

—CHOR5—CH2—0—,

Ry znamend alkanoylovou skupinu se 2 aZ 4
atomy uhliku, benzoylovou, o-hydroxyben-
zoylovou, o-alkanoyloxybenzoylovou skupinu
se’ 2 a¥ 4 atomy uhliku v o-alkancyloxylové
¢asti, dale naftoylowvou nebo pyridylkarbo-
nylovou skupinu a R3 i R5 vzajemn® nezdvis-
le znamenaji vodik, niz8i alkylovou skupinu
se 2 nebo 3 atomy uhliku, benzylovou, chlor-
benzylovou, benzoylovou nebo 0-hydroxy-
benzoylovou skupinu. :

Zvlasté vhodné jsou slouleniny spadajici
do rozsahu sloutenin obecného vzorce 1, kde
seskupeni —A—0O— znamend zbytek obec-
ného vzorce

—CHOR5—CHz—0—,

Rz znamend vodik, a Rz i Rs znamenaji vz4-
jemné& nezdvisle niZsi alkylovou skupinu s 1
aZ 3 atomy uhliku, allylovou, methallylovou,
benzylovou nebo chlorbenzylovou skupinu.

Predevdim je tfeba vyzvednout sloudeniny,
spadajici do rozsahu obecného vzorce I, kde
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seskupeni —A—O— znamend zbytek obec-
ného vzorce

—CHORs—CHz—0—,

Rz zaamend vodik, niZ3i alkanoylovou sku-
pinu se 2 aZ 4 atomy uhlku, benzoylovou,
o-hydroxybenzoylovou, 0-acetoxybenzoylo-
vou, naftoylovou nebo pyridylkarbonylovou
skupinu, a R3 a Rs vzdjemné& nezavisle zna-
menaji niZsi alkylovou skupinu s 1 az 3 ato-
my uhliku, benzylovou, chlorbenzylovou,
benzoylovou, o-hydroxybenzoylovou, o-ace-
toxybenzoylcvou nebo naftoylovou skupinu.

Zv148té je tfeba vyzvednout slouleniny,
jak jsou popsény v piikladech, a zcela zv14as-
té 1,6-anhydro-3,5-di-0O-benzoyl-2-0-nikotin-
oyl-8-D-glukofuranosu, 1,8-anhydro-2-0O-ben-
z0y1-3,5-di-O-benzyl-g-D-glukofuranosu, 1,6-
-anhydro-3,5-di-O-benzyl-8-D-allofuranosu,
1,6-anhydro-2-0-benzoyl-3,5-0-benzyl-g-D-
-allofuranosu a 1,6-anhydra-3,5-di-O-benzyl-
-B-glukofuranosu.

Nové slou€eniny je moZno pFipravit za po-
uzZiti zndmych metod tak, Ze se plsobi ky-
selinou nebo bdzi na slouCeninu obecného
vzorce V

l)<1 ’l(z
CH—A—0— CH

\ /{

CHOR;— CHOR,,
(v

kde
" A, Rz a R3s maji svrchu uvedené vyznamy
a jeden z obecnych symboll

X1 a X znamend vZdy reaktivné esterifi-
kowvanou nebo etherifikovanou hydroxylovou
skupinu, a pokud je to Zadouci, do ziska-
nych sloufenin se substituenty zavadégji, ob-
menuji se a/nebo se o0d3t&puji, a/nebo se zis-
kané smési racemdtll déli na Cisté racemadty
a/nebo se ziskané racemdty $§tépi na optické
antipody a/nebo se ziskané soli pfevadé&jl na
volné slouCeniny nebo na jiné soli, nebo se
ziskané volné slou€eniny prevadé&ji na jejich
soli.

Reaktivng etherifikovanou hydroxylovou
skupinou je pfedevsim arylmethoxylovd sku-
pina, jako je niZ8i alkylbenzyloxylovd sku-
pina, niZ8i alkoxybenzyloxylova skupina, ha-
logenbenzyloxylovd skupina a zvlasté ben-
zyloxylovd skupina.

Zbytkem X2 je dale acyloxylovad skupina,
jako je napfiklad alkanoyloxylovd skupina,
jako je nizZ81 alkanoyloxylova skupina, na-
pfiklad propionyloxylovéd nebo zviastd acet-
oxylovd skupina, stejn€ jako aroyloxylovéa
skupina, jako je niZ31 alkylbenzoyloxylova
skupina, napfiklad methylbenzoyloxylova,
niz8i alkoxybenzoyloxylovd skupina, napii-
klad methoxybenzoyloxylovd, halogenbenzo-
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yloxylovd, skupina, napiiklad chlorbenzoyl-
oxylovd skupina, nebo zvl4sté benzoyloxy-
lovd skupina.

Reaktivni etherifikovanou hydroxylovou
skupinou je zvldst€ atom halogenu, jako je
fluor, chlor, brom nebo jod. Dale reaktivni
esterifikovand hydroxylovd skupina je hyd-
roxylova skupina esterifikovand silnou anor-
ganickou nebo organickou Xkyselinou, jako
je kyselina sirovd nebo organickd sulfono-
va kyselina, napiiklad kyselina benzensul-
fonovd, 4-brombenzensulfonové, 4-toluensul-
fonevd, niZ8i alkansulfonova, napfiklad ky-
selina methansulfonovd nebo ethansulfono-
vd. Tak znamend Xi zvl4sté benzensulfonyl-
oxylovou, 4-brombenzensulfonyloxylovou, 4-
-toluensulfonyloxylovou, methansulfonyloxy-
lovou nebo ethansulfonyloxylovou skupinu.

Reakce slouleniny obecného vzorce V s
kyselinou nebo bdzi se provadi zviastd za
pouZiti nékteré Lewisovy kyseliny, za pouZi-
ti silné anorganické kyseliny nebo anorga-
nické &i organické béze.

Lewisovy kyseliny jsou akceptory elektro-
nil. Napfiklad jsou to takové ldtky, ve kte-
rych jeden atom obsahuje méng& elektront,
neZ kolik odpovidd plné& cbsaZenému oktetu,
jako je tedy napiiklad niZsi trialkylderivAt
boru, napf¥iklad trimethylbor nebo zvlasts
jako je trihalogenidy boru, naptiklad fluo-
rid bority, chlorid bority nebo bromid bori-

ty. Vhodnymi Lewisovymi kyselinami jsou-

téZ halogenidy kovi, ve kterych mtZe cen-
trdlni atom p¥ijmout vice neZ 8 vngjsich e-
lektronti, jako jsou tetrahalogenidy titanu,
pentahalogenidy niobu nebo pentahalogeni-
dy tantalu, napfiklad chlorid titani¢ity, chlo-
rid niobitny nebo chlorid tantaliény, prede-
v8im pak dihalogenidy cinu, zinku a zcela
zv1asté tetrahalogenidy cinu, napfiklad chlo-
rid cinaty, chlorid zinefnaty a pPedev3im
chlorid cini€ity. ,

Vhodnymi silnymi anorganickymi kyseli-
nami jsou napriklad halogenovodikové ky-
seliny, zvlas§té kyselina fluorovodikova.

Vhodnymi anorganickymi bézemi jsou
zv14sté hydroxidy alkalickych kovldl nebo ko-
vl Ziravych zemin, nebo odpovidajici uhli-
gitany nebo kyselé uhliitany, jako je hyd-
roxid sodny, hydroxid draselny, nebo zv1agts
hydroxid barnaty nebo kysely uhliitan sod-
ny. Vhodnymi organickymi bazemi jsou zv14s-
t& alkoholaty alkalickych kovfi, jako jsou
niZ8i alkanoldty alkalickych kovl, napiiklad
ethyldt sodny, terc.butyldt draselny nebo
predev8im methyldt sodny, stejné jako dusi-
katé béze, jako jsou zvlasté stericky bréané-
né dusikaté béze, napfiklad tercidrni ami-
ny nebo kvartérni amoniové soli tercidrnich
amindi, jako jsou niZsi trialkylaminy, napii-
klad triethylamin nebo zvla$té trimethyl-
amin, nebo niZ8i trialkylamoniumhalogenidy,
napfiklad  triethylamoniumbromid mnebo
zvlasté trimethylamoniumbromid, nebo téZ
aromatické dusikaté heterocykly, jako je
chinolin nebo pyridin.

Jednd-li se o slou€eniny obecného vzorce

V, kde jeden ze zbytk® X1 a X2 znamené hyd-
roxylovou skupinu, a druhy znamend halo-
gen, lze reakci provést s vyhodou plsobe-
nim kyseliny nebo béze.

Pokud znamend Xi hydroxylovou skupinu
a Xz znamen4 halogen, jsou vhodnymi kyse-
linami napiiklad kyselina fluorovodikové
nebo zvlastd Lewisovy kyseliny, a vhodnymi
bazemi jsou napriklad stericky brdnéné or-
ganické dusikaté baze. Pokud Xi znamena
halogen a X2 hydroxylovou skupinu, jsou
vhodnymi kysel'nami napfiklad kyselina
fluorovodikovd nebo zvlastd Lewisovy kyse-
liny, a vhodnymi bé&zemi jsou nap¥ikla
anorganické nebo organické béze. :

Pokud znamend X1 zbytek, od$t&pitelny za
ponechédni negativng nabitého atomu kysli-
ku v molekule, a X2 znamend zbytek, ods§ts-
pitelny za vzniku karboniového iontu, pro-
vadi se reakce s vyhodou plisobenim kyse-
lin, jako jsou silné anorganické kyseliny ne-
bo Lewisovy Kkyseliny. Reakci lze provést
zndmym zpisobem za chlazeni, napiiklad asi
pfi —10 aZ +10°C, nebo za teploty mistnos-
ti, tedy pFi asi +20°C. K urychleni reakce
lze reakéni sm&s mirné zah¥Fivat napfriklad
asi na 40°C. Reakce se provadi s vyhodou
v rozpoustédle, Gfelnd v halogenovaném de-
rivdtu uhlovodiku, jako v halogenovanych
derivdtech niZ8ich alkant, nap¥Fiklad v me-
thylenchloridu, chlorocformu nebo zv1asts v
dichlorethanu, nebo téZ v aromatickych uhlo-
vodicich, jakoe v toluenu nebo xylenu, s vy-
hodou za vyloudeni vody.

Pokud Xi znamend zbytek, od$tépitelny za
vzniku karboniového iontu, ktery se obecné
tveli za inverse na atomu uhliku, na kterém
byl védzan zbytek Xi, a pokud X2 znamend
zbytek ods§t8pitelny za ponechdni negativné
nabitého kyslikového atomu v molekule, pak
se reakce provaddi s vyhodou plisobenim bé-
zi, jako jsou anorganické nebo worganické
bédze, zvl4std plisobenim alkoholdtli alkalic-
kych kovl. Reakci lze provést zndmym zpli-
sobem za chlazeni, map¥iklad pi¥i —10 aZ
+10°C nebo za teploty mistnosti, tedy pfi
asi +20°C. K urychleni reakce lze reakéni
sm8s téZ mirné zahiivat, nap¥iklad asi na
40 aZ 60°C. Reakce se provddi s vyhodou
v rozpou$tédle, nejifeln&ji ve vodg, a v al-
koholech, jako v niZz8im alkanolu, napfiklad
v methanolu nebo ethanolu, nebo v ethe-
rech, jako v dimethyletheru, dioxanu' nebo
v tetrahydrofuranu, nebo v acetonu.

V ziskanych slouenindch se mohou v
rdmci koneénych produktdi obvyklym zpi-
sobem obmé&novat, zavadét substituenty ne-
bo je odstpovat nebo se mohou ziskané
slouteniny pievadét obvyklym zplisobem na
jiné kone&né produkty.

Tak lze ve sloutenindch, obsahujicich ale-
spoii jednu volnou hydroxylovou skupinu,
pifevadst tuto skupinu za vzniku ldtky, ob-
sahujici jiny zbytek Rz, R3, Rs, pripadné Rs
neZ vodik, zvlasté jak je to jiZ vySe popiso-
véano,
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Dale lze ve slouCeninach, obsahujicich ale-
spoiil jeden alkenylovy zbytek Rz, Rs, Rs nebo
Re, hydrogenovat tento zhytek, napfriklad vo-
dikem za pfitomnosti katalyzatoru, jako vo-
dikem za pFitomnosti palddiového mebo pla-
tinového katalyzatoru. PFitom se mohou sou-
Casné odStépovat skupiny, které lze hydro-
genolyticky odstépit.

Déale lze ve sloufenindch, obsahujicich
alespoil jeden odStépitelny zbytek, tento zby-
tek odStépit. Tak lze zvlasté ve sloufeni-
néch, obsahujicich zbytek, od3tépitelny sol-
volysou, od3tépit takovy zbytek solvolytic-
ky, napfiiklad hydrolyticky nebo alkoholo-
lyticky. Hydrolyticky nebo alkichololyticky
odstépitelnym zbytkem je napiiklad ylide-
novy zbytek, ktery je tvofen dohromady ze
dvou zbytklt Rg, R3 a Rs, pfipadné Re, a kte-
ry se od$tépuje za Setrnych podminek ob-
vyklym zpfisobem pflisobenim vody nebo al-
koholu, jako niZ3iho alkanolu, napfiklad me-
thanolu nebo ethanolu, za pritomnosti ky-
seliny, napiiklad anorganické, jako je né-
kterd z halogenovodikovych kyselin, nap¥i-
klad kyselina chlorovodikovd, nebo plisobe-
nim organické kyseliny, jako je néktera z
karhoxylovych kyselin nebo dikarboxylovych
kyselin, jako je napiiklad kyselina octov4,
nebo sulfonové kyseliny, jako je kyselina p-
-toluensulfonova. Uvedené Stépeni se prové-
di s vfhodou za pritomnosti zfedovadla, pFi-
femZ jedna reakcni slozka, napfiklad alka-
licky reagujici Cinidlo nebo organickd ky-
selina, jako je kyselina octovd, mhZe sou-
Casng slouZit jako ziedovadlo. MiZe se po-
uZit téZ smés rozpoustédel a zFedovadel. Po-
kud se pouZiva alkohol, pracuje se s vyho-
dou za piitomnosti halogenovodikové kyse-
liny, zvlasté kyseliny chlorovodikové, a po-
kud se pouZivd voda, pracule se s vyhodou
za piitomnosti organické karhoxylové kyse-
liny, zvl14§té kyseliny mraven&i nebo §tave-
lové, a zvlASt€ pak za pritomnosti kyseliny
octové, priemZ se reakce provddi — je-li
to tfeba — za chlazeni, v prvé fadé vSak
za teploty mistnosti nebo za teploty zvySe-
né, (napriklad p¥i asi 25 aZ 150°C), p¥ipad-
né v uzaviené nadobé za tlaku a/nebo v pro-
stfedi neteného plynu, jako je atmosféra
dusiku. PouZiva-li se pii vy$e uvedenych od-
Stépovacich reakcich jako reakéni ¢&inidlo
alkohol za pritomnosti bezvodé Kkyseliny,
zv14Sté chlorovodiku, lze jednu z obou hyd-
roxyskupin, dohromady etherifikovanych
tvorbou ylidenového zbytku, etherifikovat
souasné s tim, jak se uvoliiuje. Od§t&pova-
¢l reakce se miZe proto soufasné pouZit
k zavedeni etherifikované hydroxylové sku-
piny do slou€eniny, kterou lze ziskat podle
tohoto vynélezu.

V ziskané sloucening a acylovym zbytkem
Stépitelnou skupinou, v prvé rfad& hydroxy-
lové skupiny etherifikované piipadn& sub-
stitwovanym benzylovym zbytkem, nebo v
pfipadé benzylidendioxylové skupiny se da
takovd skupina plevadgét na hydroxylovou
skupinu podle zndmych postup@, naptiklad
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plisobenim vodiku ve stavu zrodu nebo ka-
talyticky aktivovaného, jako plscbenim wvo-
diku za pFitomnosti katalyzatoru typu vzéac-
ného kovu, jako je paladiovy katalyzétor.

V ziskané slouleniné a acylovym zbytkem
R2, R3 a/nebo Rs, p¥ipadné Re se dé acyloxy-
skupina prevést na hydroxylovou skupinu,
napriklad hydrolyzou nebo alkoholyzou, s
vyhodou za pfitomnosti mirné bazického &i-
nidla, jako nékterych kyselych uhli¢itanti al-
kalickych kovil. PFitom mtlZe dojit k uvol-
néni hydroxylové skupiny, p¥ipadné i béhem
Stépeni ylidenového zbytku, napriklad p¥i
reakci odpovidajici sloufeniny s alkoholem
za pritomnosti kyseliny.

PouZiva-li se pri Stépeni ylidenového zbyt-
ku voda za pritomnosti kyseliny, ziskajl se
cb& hydroxylové skupiny, etherifikované ta-
kovou skupinou, ve volné formé. Esterifiko-
vand hydroxylovd skupina se dé prevadét
na jinou esterifikovanou hydroxylovou sku-
pinu.

V ziskané sloutening s acylovym zbytkem
Rz, R3 a/nebo Rs, p¥ipadn& Re se da teato
zbytek obvyklym zplGsobem pPevést na al-
kylovy, alkenylovy nebo arylalkylovy zby-
tek. Toto pFevedeni na odpovidajicim zpfiso-
bem etherifikovanou hydroxylovou skuonu
se provddi s vfhodou reakci vychozi latky s
odpovida‘icim zplsobem reaktivn& esterifi-
kovanym derivdatem alkoholu, nap¥iklad jak
je uvedeno zde jiZ vySe. P¥itom se reakce
acyloxylovych skupin v§chozi 14tky provadi
s vyhodou za pfitomnosti kyseliny. zvl4§+3
minerdlni kyseliny, jako halogenovodikové
kyseliny, napiiklad kyseliny chlorovodikové
nebo zviasté pii reakci s reaktivnim esteri-
fikovanym alkoholem za p¥itomnosti vhod-
ného &inidla, vazajiciho kyseliny, jako nap¥i-
klad soli st¥ibra, olova nebo rtuti, nebo za
p¥itomnosti odpovidajictho kysl‘¢niku nebo
tercidrni béze, piifemZ se mohou pouZit téZ
derivaty alkoholu a kovu, jako jsou odpovi-
dajici slouteniny alkalickych kovil, nap¥i-
klad sodiku nebo drasliku nebo kovit Zira-
vych zemin, jako napfiklad hofiku nebo za
pritomnosti sloutenin stfibra. Misto kyseli-
ny se miZe pouZit i iontom&niCova prysky-
Fice. Tato reakce se provadi s vyhodou za
pFitomnosti rozpoustddla, prifemZ se mfiZe
pouZit jako takové téZ alkoholické reagen-
cie.

Slouteniny s bazickymi skupinami lze zis-
kat ve formé& aditnich soli s kyselinami,
zv1a§td farmaceuticky pouZitelnymi, tvofici-
mi netoxické soli, napfiklad s anorganicky-
mi kyselinami, jako je kyselina chlorovodi-
kovd, bromaovodikova, sirovd nebo fosforec-
né, nebo s organickymi kyselinami, jako jsou
alifatické, cykloalifatické, cykloalifaticko-
-alifatické, aromatické, aralifatické, hetero-
cyklické nebo heterocyklicko-alifatické, ky-
seliny karboxylové nebo sulfonové, jako je
napiiklad kyselina octovd, propionovs, jan-
tarovd, glykolovd, mlétnd, jable€nd, vinné,
citrénovd, askorbovd, maleinovd, fenylocto-
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va, benzoovd, 4-aminobenzoovd, anthranilo-
va, 4-hydroxybenzoovd, salicylovd, aminosa-
licylovd, embonovad nebo nikotinova, jakoZ
i kyselina methansulfonova, ethansulfonova,
2-hydroxyethansulfonova, ethylensulfonovi,
benzensulfonovd, p-toluensulfonovd, nafta-
lensulfonovd, sulfanilovd nebo  cyklohexyl-
sulfamovd. Soli tohoto typu lze ziskat na-
priklad z volnych sloufenin obsahujicich ba-
zické skupiny, reakci s kyselinami nebo s
vhodnymi anexovymi pryskyFicemi.

Se zFetelem na tzké vztahy mezi novymi
slouteninami ve volné formé a ve formé od-
povidajicich soli jsou v pFedchozim textu
i v nésledujicim popisu min&ny pod pojmy
volnych slouCenin nebo soli piipadné i od-
povidajici soli, pfipadn& volné sloufeniny,
kdekoli by to mélo smysl a kdekoli by to
bylo téelné.

Nové sloudeniny lze ziskat jako smési iso-
mert, jako jsou raceméty nebo diastereo’so-
merni smési, nebo ve formé& &istych isomerd,
jako jsou opticky aktivni sloZky. D&leni zis-
kanych smési isomeri na &isté isomery se
provddi podle zndmych postupli. Raceméty
se daji délit na optické antipody, nap¥iklad
na zakladé fyzikdlné-chemickych rozdild, ja-
ko jsou napiiklad rozdily rozpustnosti, roz-
dily vlastnosti diastereoisomernich soli, ne-
bo frakéni krystalizaci z opticky aktivniho
rozpou§tédla, mnebo chromatografovénim,
zv145té na tenkych vrstvach, na opticky ak-
tivnim nosifi, na kterém probihd déleni na
optické antipody. Pfitom se isoluje s vyho-
dou farmakologicky t¢inn&jsi nebo méné to-
xicky d&isty isomer, zvla$té W€inné&j3i nebo
méné toxicky z obou aktivnich antipodd.

Vyse uvedené postupy se mohou provadét
za pouZiti zndmych zpflisobl, bez rozpousts-
del nebo s vyhodou za piitomnosti ziFedo-
vadel nebo rozpoustédel, pokud je to tieba,
za chlazeni nebo za zahfivani, za zvySeného
tlaku a/nebo v prostfedi neteéného plynu,
iako atmn~sféry dusiku.

PF¥tom je tlfeba se zPetelem na vSechny
5 bst'tuenty v molekule, je-1" to ZAdouci,
z7.45t8 za pFitomnrsti lehce hydrolyzovatel-
nych O-acylovych zbytk, volit zv14sté Setr-
né reaklni podminky, jako jsou kratké re-
ak&ni Casy, pouZiti mirné Kyselych nebo ba-
z'ckych &mnidel za nizké koncentrace, ste-
chiometrické poméry vzédjemnych munoZstvi,
vh~dué katalyzdtory, rozpoustédla, podmin-
%y teploty a/nebo tlaku.

Vynélez se tyka téZ takovych forem pro-
vddéni postupu, pfi mnichZz se vychazi ze
sloueniny, kterou lze ziskat v jakémkoli
stupni postupu jako meziprodukt, a zbyva-
jici kroky postupu se provddéjl s takovou
sloufen’nou nebo se postup v kterémkoli
stupni preruluje, nebo se vychozi sloudeni-
na tvofi za reakénich podminek, nebo se po-
uZiva ve formé reaktivniho derivatu ¢i soli.
Pritom se s vyhodou vychézi z takovych vy-
chozich sloutenin, ze Kterych-se p¥i postu-
pu podle tohoto vyndlezu ziskdvaji zvl1Asts
cenné popsané sloudeniny.
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Vychozi latky jsou zndmé, nebo se mohou
pripravovat za pouZiti zndmych postupd.

Vynélez se ddle tykd farmaceutickych p¥i-
pravk®, obsahujicich derivdt anhydrofura-
nosy obecného vzorce I, kde Rz a R3 vzé-
jemné nezdvisle znamenaji vodik, alkylovou,
alkenylovou, arylalkylovou nebo acylovou
skupinu, a seskupeni —A—0O— znamend zby-
tek obecného vzorce

—CHOR5—CH2—0—
nebo
—CH(CH20Rs)—0—,

kde Rs, piipadné Reé majl vyznamy, uvedené
pro Rz, nebo kde dva ze zbytkdl Rz, R3 a Rs,
piipadn& Re predstavuji dohromady ylideno-
vy zbytek.

Jako vyhodné farmaceutické p¥ipravky lze
oznafit ty, jeZ obsahuji derivat anhydrofu-
ranosy v rozsahu zvl4st8 zmin&nych sloule-
nin, nebo jednotlivou slouteninu jako tako-
vou.

Farmaceutické pPipravky podle vynédlezu
obsahuji s vyhodou uinné mnoZstvi aktivni
latky dohromady, nebo ve smési s anorga-
nickymi &i organickymi, pevnymi &i kapal-
nymi, farmaceuticky pouZitelnymi nosigi,
které jsou vhodné pro enterdlni, parenteral-

ni nebo topikdlni poddvéni. Pro jejich pf¥i-

pravu pfichdzeji v tvahu takové sloueniny,
které nereaguiji s derivdty anhydrofuranos,
jako je naptiklad voda, Zelatina, laktosa,
Skroby, stearylalkohol, steardt hofe&naty,
mastek, rostlinné oleje, benzylalkoholy, gu-
my, propylenglykoly, vaselina nebo dal3i
znadmé nosice 16kf. Farmaceutickymi p¥i-
pravky mohou byt nap¥iklad tablety, drazé,
kapsle, ¢ipky, krémy, masti, nebo v kapalné
form& muZe jit o roztoky (napfiklad elixiry
nebo sirupy), suspenze i emulze. Farma-
ceutické pripravky se mohou ster‘lovat a/
/nebo mohou obsahovat pomocné l4tky, jako
nap¥iklad konzervatni prostfedky, stabilizéd-
tory, sméatedla a/nebo emulgétory, latky zvy-
Sujici rozpustnost, soli k tpravé osmotické-
ho tlaku a/nebo pufry. Uvedené farmaceutic-
ké pripravky mohou obsahovat — je-li to
¥4douci — dalsi farmaceuticky cenné latky,
pripravuii se b&Znymi postupy, napfiklad za
pouZiti obvyklych zpfisobfi michéani, granu-
lovani nebo tpravy do formy draZé. Obsa-
huji asi 0,1 a% 75 %, zvl4sts asi 1 a 50 %
ufinné latky.

Vynédlez se ddle tykd oSetfovdani teplo-
krevnych jedinclt k dosaZeni fibrinolytic-
kych, thrombolytickych a/nebo protizdnétli-
vych ufinkdi poddvanim farmaceutického
pripravku podle tohoto vynélezu. Denni dav-
ka obsahuje s vyhodou u teplokrevného je-
dince o hmotnosti 70 kg pFibliZzné 50 aZ 500
miligramil, s vyhodou asi 100 aZ 300 mg -
¢inné latky.

Dalsi priklady popisuji bliZe postup podle
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tohoto vynélezu. Hodnoty teplot jsou uvé-
dény ve stupnich Celsia.

Priklad 1

K roztoku 950 mg 1-O-acetyl-2-0-allyl-3,6-
-di-O-benzyl-4-0-mesyl-a-D-glukopyranosy v
- 10 ml N,N-dimethylformamidu se piida 390
miligram@ natriumazidu a za michani za-
h¥ivd 1,5 hodiny na 120 °C. Smés se cchladi
a pridda 50 ml vody. Extrahuje se etherem
a organickd faze se t¥ikrat promyje vodou,
susi siranem hofetnatym, prefiltruje a od-
pali do sucha. Zbytek se &isti chromatogra-
ficky na 10 g silikagelu s etherem a petrol-
etherem v poméru 1:1, jako mobilni fazi.
Ve formé& bezbarvého oleje se ziska 1,5-an-
hydro<2-0-allyl-3,6-di-O-benzyl-e-D-galak-
tofurancsa, hodnota R; ¢ini 0,52 [chromato-
grafie na silikagelu} v systému etheru a pe-
troletheru v poméru 2:1.

[le]p20 = +62° + 1° (chloroform, ¢ =
= 1,306).

Priklad 2

Analogickym zpilscbem se ziskaji tytoe
slouCeniny:

1. 2-0O-acetyl-1,6-anhydro-3,5-di-O-benzyl-
-¢-D-glukofuranosa, [e«]p?® = —20,6° (chlo-
roform),

2. 1,6-anhydro-3,5-di-O-benzyl-g-D-glu-
kofurancsa, teplota tédni 112 aZ 113 °C,

3. 1,6-anhydro-3-0-benzyl-g-D-glukofu-
ranosa, teplota tani 102 aZ 103 °C,

4. 1,6-anhydro-3,5-di-O-benzyl-8-D-manno-
furanosa, teplota tdni 117 aZ 119°,

5. 2-0O-acetyl-1,6-anhydro-5-0-benzyl-3-0-
-methyl-g-D-glukofurancsa, R; = 0,23 (chro-
matografie v tenké vrstvé na silikagelu), cy-
klohexan a ethylacetat (2:1),

6. 1,5-anhydro-5-0-benzyl-3-0-methyl-g-
-D-glukofuranocsa, [«]p?® = —8° & 1° (chlo-
roform],

7. 2-0O-acetyl-1,6-anhydro-5-0-benzyl-3-0-
-n-propyl-g-D-glukofuranosa, R, = 0,30 (chro-
matografie v tenké vrstvé na s'likagelu), cy-
klohexan a ethylacetat (2:1),

8. 2-0-acetyl-1,6-anhydro-5-0-p-chlorben-
zyl-3-0-n-propyl-g-D-glukofuranosa, nazlout-
1y olej,

8. 1,6-anhydro-5-0-p-chlorbenzyl-3-0-n-

-propyl-g-D-glukocfuranosa, &iry naZloutly
olej,

10. 1,6-anhydro-2-0-methyl-3,5-di-O-n-pro-
pyl-g-D-glukofurancss, [«|)? = +15° + I°
(chloroform),
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11. 1,6-anhydro-3,5-di-O-methyl-g-D-glu-
kofuranosa, teplota varu 140 aZ 150° (vné&j-
51 teplota), 7 Pa,

12. 1,6-anhydro-2-0-methyl-3,5-di-O-n-pro-
pyl-g-D-glukofuranosa, bezbarvy olej, teplo-

ta varu S0 aZ 100° (vn&jsi teplota), 5 Pa,

13. 1,6-anhydro-2-O-methyl-3,5-di-O-n-
-propyl-g-D-glukofuranosa, bezbarvy olej,
teplota varu 90 aZz 100° {vné&jsi teplota),
5 Pa,

14. 1,5-anhydro-2-O-methyl-3-O-n-propyl-
-8-D-xylofuranosa, teplota varu 45°, 27 Pa,

15. 1,5-anhydro-2-0O-benzyl-3-O-n-propyl-
-8-D-xylofuranosa, teplota varu 110° 13 Pa,

16. 1,6-anhydro-2,3,5-tri-O-benzoyl-g-D-
-allofuranosa, teplota tdni 163 aZ 165° a

17. 1,6-anhydro-2,3,5-tri-O-benzoyl-g-D-
-glukofuranosa, teplota tdni 138 aZ 140°.

P¥iklad 3

22,6 g sirupovité 2-O-acetyl-1,6-anhydro-
-3,5-di-O-benzyl-g-D-glukofuranasy se michd
v roztoku 0,5 g uhlifitanu draseIného v 400
mililitrech methanolu 15 hodin za teploty
asi 20°. Reakéni smdés se odpafi, zbytek se
rozpusti v etheru a ethericky roztok se pro-
myje vodou. Po vysuSeni, filtraci a zahu§té-
ni etherického roztoku se ziskd sirup, kte-
ry priddnim etheru krystaluje. Dvoji krysta-
lizaci z etheru p¥i —15° nebo z etheru a
cyklohexanu v pomé&ru 1:1 se ziska 1,6-an-
hydro-3,5-di-O-benzyl-8-D-glukofuranosa ve
formé& krystalli o teploté téni 112 aZ 113° a
[¢]p2® = —8,7° (chloroform). Chromatogra-
fovanim netetného louhu na silikagelu a za
pouZiti smési cyklohexanu a ethylesteru ky-
seliny octové v poméru 1:1 se ziskd dalsi
1,6-anhydro-3,5-di-O-benzyl-g-D-glukofu-
ranosy v krystalické forme.

Priklad 4

V prostifedi 70 ml methanolu se hydroge-
nuje 1,6 g 1,6-anhydro-3,5-di-O-benzyl-g-D-
-glukofuranosy za pritomnosti 300 mg 5%
palddia na uhli za normdlniho tlaku. Po 10
hodindch z velké Casti zmizi vychozi latka
(podle stanoveni chromatografii na tenké
vrstvé silikagelu v soustavé chloroform :
;aceton = 9:1). Katalyzator se odfiltruije,
filtrdt se cdpafi do sucha a zbytek se chro-
matografuje na 40 g silikagelu za pouZiti
soustavy chloroform a aceton v poméru 9:1.
Ziskd se tim 1,6-anhydro-3-O-benzyl-g-D-glu-
kofuranosa ve formé& bezbarvych krystalkd o
teploté téni 102 aZ 103° a [«]p20 = +23,1°
(voda).
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P¥iklad 5

K roztoku 6 g 1,6-anhydro-3,5-di-O-benzyl-
-8-D-glukofuranosy v 15 ml pyridinu se pf#i-
kapdva za teploty asi 25° roztok 3,72 g chlo-
ridu kyseliny nikotinové v 10 ml pyridinu.
Po 1 hoding stdni pii 25° se reakéni smés
rozdgli mezi vodu a ether, ethericka fdze se
promyva roztokem kyselého uhlid¢itanu sod-
ného a vodou aZ na pH 7, potom se vysusi si-
ranem sodnym, a po odpafeni ve vakuu s
nasledujici krystalizaci ze smési chlorofor-
mu a petroletheru se ziskaji bezbarvé krys-
taly o teplot& tdni 98 a¥ 100° a [«]p?t =
= +13,6° (chloroform]}. Z matednych louhfi
se zisk4 dalsi podil 1,6-anhydro-3,5-di-O-ben-
zyl-2-0-nikotinoyl-g-D-glukofuranosy.

Pr¥iklad 6

K roztoku 7 g 1,6~anhydro-3,5-di-O-ben-
zyl-8-D-glukofuranosy v 30 ml absolutniho
dimethylsulfoxidu se pfidd 2,7 g préaskova-
ného hydroxidu draselného, nateZ se ptika-
pédva 5,2 g (4,7 ml) benzylchloridu. Po ode-
zn8ni reakce se reakéni sm&s ponechd stat
1,5 hodin asi pfi 25°. Reak&ni roztok se od-
paFi ve vakuu, vyjme se etherem a vodou,
etherickd faze se oddéli a promyvd vodou
do neutrdlni reakce. VysuSenim a zahufts-
nim se ziskd olej, ktery se chromatografuje
na 200 g silikagelu. VysuSenim ve vakuu 1
Pa se ziskd bezbarvy olej, ktery pomalu krys-
taluje. Latka mé& teplotu tani 50 aZ 55° a
[@]p?® = +8,3° (chloroform) a jde o 1,6-an-
hydro-2,3,5-tri-O-benzyl-g-D-glukofuranosu.

Priklad 7

K roztoku 7 g 1,6-anhydro-3,5-di-O-benzyl-
-8-D-glukofuranosy a 1,42 g préaskovaného
hydroxidu draselného ve 30 ml absclutniho
dimethylsulfoxidu se pfikapavd 2,61 g (2,05
mililitru) dimethylsulfdtu. Po 2 a 4 hodi-
néach pii 25° se priddvd dalsi podil 1,42 g
hydroxidu draselného a 2,05 ml! dimethyl-
sulfatu, nateZ se reaktni smés zahiiva 2 ho-
diny na 60°. Potom se reak®ni smés odpali
ve vakuu, zbytek se vyjme vodou a etherem
a etherickd fdze se promyvéd vodou do neu-
tralni reakce, vysudi se a odpaii. Ziskany
olej se filtruje pfes 100 g silikagelu v chlo-
roformu. Ziské& se tak bezbarvy olej 1,6-an-
hydro-3,5-di-0-benzyl-2-0-methyl-g8-D-glu-
kofuranosy o [w]p20 = —3° (chloroform).

Priklad 8

Roztok 7 g 1,6-anhydro-3,5-di-O-benzyl-g8-
-D-glukofurancsy, 9,65 g (10 ml) methyliso-
kyanétu a 0,5 ml triethylaminu v 110 ml ben-
zenu se neché stdt 15 hodin asi p¥i 25° na-
teZ se odpa¥i do sucha a ziskany sirup se
sudi pri 1 Pa. ObdrZi se viskézni bezbarvy
sirup 1,6-anhydro-3,5-di-O-benzyl-2-(N-me-
thylkarbamoyl)-g-D-glukofuranosy o [«]p20 =
= —16,9° (chloroform).
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Pfiklad 9

Roztok 7 g 1,6-anhydro-3,5-di-O-benzyl-g-
-D-glukofuranosy, 8,15 g (7,45 ml) fenyliso-
kyanatu a 10 kapek triethylaminu ve 100 ml
benzenu se zahfivd 4 hodiny k varu pod
zpétnym chladitem. Po odpafeni do sucha
se sirupovity zbytek chromatografuje na
350 g silikagelu ve smési chloroformu a ace-
tonu o poméru 50:1, a ziskd se tim viskdzni
sirup 1,6-anhydro-3,5-di-O-(N-fenylkarbamo-
y1)-8-D-glukofuranosy o [a]ps? = —27,1°
(chloroform).

Priklad 10

K roztoku 5 g 1,6-anhydro-3,5-di-O-henzyl-
-g-D-glukofuranosy v 30 ml pyridinu se pki-
da roztok 2,3 g (1,91 ml) benzoylchloridu v
10 ml chloroformu a reakéni smés se pone-
chd 15 hodin pfi 25° Po pfidani vody se re-
akéni smé&s odpafi ve vakuu na sirup, ktery
se rozpusti v etheru, a etherickd f4ze se pro-
tfepavd s 1 N roztokem kyseliny chlorovo-
dikové, roztokem kyselého uhliitanu sodné-
ho a vodu, nafeZ se vysu8i a odpafi. Ziska-
ji se krystaly 1,6-anhydro-2-0-benzoyl-3,5-di-
-0-benzyl-g-D-glukofuranosy, které se pre-
krystaluji ze smési etheru a petroletheru.
Teplota tani &ini 81 aZ 83° a [a]p? = 47,3°
(chloroform)..

Priklad 11

K ochlazenému roztoku 5 g 1,6-anhydro-
-3,5-di-O-benzyl-g-D-glukofuranosy v 50 ml
pyridinu se pFidéd roztok 6,2 g p-tosylchlori-
du v 20 ml chloroformu. Po 5 hodindch sta-
ni pfi 60° a 15 hodindch pi#i 25° se reak&ni
smés zfedi vodou, odpafi se ve vakuu na si-
rup, ktery se vyjme do etheru, a roztok se
protFfepavd za pouZiti 1 N kyseliny chloro-
vodikavé, 5% roztoku kyselého uhliitanu
sodného a vody. Po vysuSeni a odpareni e-
therické f4ze se ziskaji krystaly 1,6-anhyd-
ro-3,5-di-0-benzoyl-2-0- (p-toluensulfonyl]-
-3-D-glukofuranosy, které se prekrystaluji z
methanolu. Teplota tani 92 aZ 92,5°, [a]p%0 =
= —40,6° (chloroform).

Priklad 12

K ochlazenému roztoku 5 g 1,6-anhydro-
-3,5-di-0-benzyl-g-D-glukofuranosy v 50 ml
pyridinu se pfridd roztok 3,68 g (2,44 ml)
mesylchloridu ve 20 ml chloroformu. Reakd-
ni smds se ponechd stdt 15 hodin p¥i 25°.
Zpracovanim jako v pifkladu 11 se ziskafi
krystaly 1,6-anhydro-3,5-di-O-benzyl-2-0-me-
thylsulfonyl-8-D-glukofuranosy, které maji
po prekrystalovdni z methanolu teplotu ta-
ni 142 a% 144°C a [a]p?0 = —22,4° (chloro-
form]).

Pr¥iklad 13

Roztok 10 g 2-O-acetyl-1,6-anhydro-5-0-
-benzyl-3-0-methyl-g-D-glukofuranosy v 200
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mililitrech suchého methanolu se s 0,3 g
uhliitanu draselného michd za vyloudeni
vlihkosti 16 ‘hodin asi pfi 25°. Potom se me-
thanol za sniZeného tlaku oddestiluje, zby-
tek se vyjme etherem. Ethericky roztok se
promyvad vodou do neutrdlni reakce, susi
bezvodym siranem sodnym a po filtraci od-
pafi. Zbytek se €isti chromatografovdnim na
sloupci silikagelu za eluovéani smési methy-
lenchloridu a methanolu v poméru 15:1. Tak-
to ziskand a za vysokého vakua odplynéna
1,6-anhydro-5-0-benzy!l-3-0O-methyl-g-D-glu-
kofurancsa se dostane ve formé Zlutého ole-
je o Ry = 0,45 (chromatografie na tenké
vrstvé silikagelu) v soustavé methylenchlo-
rid a methanol v pomd&ru 15:1 a [e]p? =
= —8° £ 1° (chloroform, ¢ = 1,234).

P¥iklad 14

Na roztok 25 g 2-0-acetyl-1,6-anhydro-5-
-0-benzyl-3-0-n-propyl-g-D-glukofuranosy v
500 ml methanolu se plsobi 0,8 g uhli€itanu
draselného, jako je popsdno v pfikladu 13,
a podobné se i reakéni smés a produkt zpra-
cuje a Cisti. Timto zplsobem ziskand a za
vysokého vakua odplynénd 1,6-anhydro-5-O-
-benzyl-3-0-n-propyl-g-D-glukofurancsa se
dostane jako naZloutly olej o Ry = 0,45 (pfi
chromatografovani na tenké vrstvé silikage-
lu) v soustavé methylenchlorid a methanol
v poméru 15:1 a [a]y? = —4° + 1° [chlo-
roform, ¢ = 0,705].

P¥iklad 15

Na roztok 28 g 2-O-acetyl-1,6-anhydro-5-0-
-p-chlorbenzyl-3-0-n-propy!l-g-D-glukofu-
ranosy v 560 m! methanolu se plsobi, obdob-
né, jak je popséno v piikladu 14 0,9 g uhli-
gitanu draselného. Podobng se téZ reakéni
smés zpracovava. Zbytek se Cisti sloupcovou
chromatografii na silikagelu za eluavéni
smd&si methylenchloridu a ethylesteru kyse-
liny octové v pomé&ru 85:15. Takto ziskand
a za hlubokého vakua odplynénéd 1,6-anhyd-
ro-5-0-p-chlorbenzyl-3-0-n-propyl-g-D-glu-
kofuranosa se dostane jako &iry, naZloutly
olej o R = 0,2 (pF¥i chromatografovdni ma
tenké vrstvé silikagelu) v soustavd methy-
lenchlorid a ethylester kyseliny octové v po-
méru 85:15 a [e]p2 = —10° + 1° (chloro-
form, ¢ = 1,026).

P¥iklad 16

Roztok 18,1 g 1,5-anhydro-2-0-benzyl-3-O-
-n-propyl-g-D-xylofuranosy ve 180 ml etha-
nolu se hydrogenuje za piftomnosti 1,5 g 5%
palddia na uhli, jako katalyzétoru za nor-
mélntho tlaku a teploty mistnosti 12 hodin.
Spotfeba vodiku &ini 1,58 litrd (103 %). Ka-
talyzator se odfiltruje, promyje ethanolem,
a filtrét 'se odpa¥i ve vakuu vodni vyvévy do
sucha. Ziskand 1,5-anhydro-3-0-n-propyl-g-
-D-xylofuranosa se destiluje za vysokého va-
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kua z kuliCkové baitky. Teplota varu &ini
105 aZ 130° (teplota ldzn&) p¥i 27 Pa, opticka
rotace [a]p20 = —170 £ 1° (¢ = 1,225, chlo-
roformu), a Ry = 0,1 p¥i chromatografovani
na tenké vrstvé silikagelu v soustavé ether
a petrolether v poméru 1:2.

Priklad 17

Smés 15 g 1,6-anhydro-3,5-di-O-benzyl-g-D-
-glukofuranosy v 60 ml pyridinu a 14 g chlo-
ridu kyseliny acetylosalicylové v 40 ml chlo-
roformu se nechd reagovat 2 hodiny pii
50°, Po pPidani ledové vody se vyjme chloro-
formem a chloroformovd vrstva se prnife-
péva postupns s 2 N roztokem kyseliny chlo-
rovodikové, 5% roztokem kyselého uhlifita-
nu sodného a wodou. Po vysuSeni bezvodym
siranem sodnym a dal3im obvykiém zpraco-
vani se ziskd 1,6-anhydro-2-O-salicyloyl-3,5-
-di-0-benzyl-g-D-glukofuranosa jako  olei,
ktery se chromatografuje na silikagelu za
pouZ'ti smési cyklohexanu a ethylesteru ky-
sel'ny octové v poméru 7:3. [«]pl = +7,0°
{chloroform, ¢ = 1).

¢

Priklad 18

Roztok 5 g 1,6-anhydro-2-O-salicyloyl-3,5-
-di-O-bemnzyl-8-D-glukofuranosy ve 30 ml py-
ridinu se acetyluje p¥i teplot& 50° plische-
nim 10 ml anhydridu kyseliny octové. Po 15
hodindch se p¥ida asi pii 25° methanol, roz-
tok se oddestiluje, a zbytek vyjme chloro-
formem. Chloroformavd féze se vytFepava
1 N roztokem kyseliny chlorovodikové, roz-
tokem kyselého uhligitanu sodného a vodou.
Ziskd se sirupovitd 1,6-anhydro-2-0O-acetyl-
salicyloyl-3.5-di-O-benzyl-g8-D-glukofurano-
sa, jeZ se Krystaluje z etheru. Tevlota téni
¢ini 87 aZ 88° a [w]p20 = —5,2° (chloroform,
c = 1,55). :

Priklad 19

K roztoku 8 g 1,6-anhvdro-3,5-di-O-ben-
zyl-8-D-glukofuranosy ve 40 ml absolutniho
dimethylsulfoxidu se pFidd 1,23 g disperze
natriumhydridu a po skonfeni vyvoije vodi-
ku se piida roztok 4,5 g 2-diethylaminoethyl-
chloridu v 25 ml dimethylsulfoxidu. Po 2 ho-
dindch se reak&ni smé&s odpa¥i za teploty
60°, zbytek se vyjme etherem a etherick4 fa-
Ze se promyje vodou a roztokem chloridu
sodného. Po vysuSeni a odpaieni se ziskéd
1,6-anhydrio-2-0- (2-diethylaminoethyl}-3,5-
-di-O-benzyl-g-D-glukofurancsa ve formé ole-
je, ktery se chromatografuje na silikagelu
za pouZiti soustavv chloroform a aceton v
pomé&ru 8:2; [w]s? = +2,6° (chloroform,

= 3,2).

Plisobenim roztoku chlorovodiku v etha-
nolu se zisk& wodpovidaiici hydrochlorid o
teploté tani 113 aZ 114; [«]p20 = 0° (chloro-
form, c = 1,05).
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Priklad 20

Roztock 5 g 1,6-anhydro-2-0-benzoyl-3,5-di-
-0-benzyl-g-D-glukofurancsy v methanolu se
hydrogenuje asi p¥l 25° na 5% paladiu na
vhli. Spotfeba 1 miolarniho ekvivalentu vo-
diku je skonfena za hodinu, nateZ se hyd-
rogenace pPerusi. Ve formé krystalli o tep-
loté tani 121 aZ 122° se ziska 1,6-anhydro-2-
-0O-benzoyl-3-0-benzyl-g-D-glukcfuranosa.

P¥iklad 21

Roztok 26,0 g 2,5-di-O-acetylsalicyloyl-3-0O-
-benzyl-1,6-anhydro-g-D-glukofuranosy v 860
mililitrech 1 N roztoku chlorovodiku v ab-
solutnim ethanclu se nechd stat 20 hodin
za teploty mistnosti, nateZ se za sniZeného
tlaku oddestiluje rozpoustédlo i chlorovodik.
Zbytek se vyjmie etherem a ziskany roztok
se promyje nasycenym roztokem Kyselého
vhliéitanu sodného a vcdou, potom se vy-
sus{ siranem sodnym, filtruje a filtrat se
zbavi rozpousStédla. Zbytek se &isti chroma-
tografii na sloupci 1200 g silikagelu za po-
uZiti elufni soustavy ether a petrolether v
poméru 1:1, a ziskd se tak 2,5-di-O-sal‘cyl-
oyl-3-0-benzyl-1,6-anhydro-g-D-glukofu-
ranosa jako bilé krystaly o teploté tdni 102
a7 103,5° s optickou otadivosti [&]p20 =
= —3° 4 1° (chloroform, ¢ = 0,818).

Priklad 22

21,5 g 2-0-acetyl-1,6-anhydro-3,5-di-O-ben-
zyl-g-D-allofuranosy se michd 15 hodin s
roztokem 0,8 g uhlititanu draselného v 500
mililitrech methanolu za ‘teploty asi 20°. Re-
ak&ni smds se odpali, zbytek se vyjme ethe-
rem a ethericky roztok se promyje vodou.
Po vysu$eni, filtraci a cdpafeni etherické fa-
ze se ziskd sirup, ktery se &isti chromiato-
grafovanim na sloupci silikagelu za eluové-
ni soustavou methylenchlorid a ethylester
kyseliny octové v poméru 3:1. Takto ziskand
1,6-anhydro-3,5-di-O-benzyl-8-D-allofurano-
sa se vylouti jako bilé krystaly o teplotd f4-
ni 60 aZz 62° R; = 0,42 (chromatogriafie na
tenké vrstvé silikagelu) v soustavé methy-
lenchlorid a ethylester kyseliny octové v po-
méry 3:1. [e]p? = +17° £ 1° (chloroform,
c=0979). ' '

Priklad 23

Obdobné jako bylo popsédno v piikladu 10
se ziskd z 1,6-anhydro-3,5-di-O-benzyl-g8-D-
-allofuranosy a benzoylchloridu 1,6-anhyd-
ro-2-0-benzoyl-3,5-di-0-benzyl-g-D-allofu-
ranosa. Teplota t4ni €ini 128,5 aZ 129°.

P¥iklad 24
Obdobné jako bylo popsdno v piikladu 9

se ziskd z 1,6-anhydro-3,5-di-O-benzyl-g-D-
-allofuranosy a fenylisokyanétu 1,6-anhydro-
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-3,5-di-0-benzyl-2-0-(N-fenylkarbamoyl)-
-g-D-allofuranosa, teplota tdni 126 aZ 128°

Priklad 25

K roztoku 3 g 1,6-anhydro-3-O-benzyl-g-D-
-glukofuranosy ve 20 ml pyridinu se p¥idaji
3 ml benzoylchloridu a reakéni smés se ne-
ché stat 2 dny p¥i 50°. Potom: se pridd malé
mnoZstvi vody, ve vakuu se odpaii nejvétsi
podil pyridinu a zbytek se rozmiché s ledem.
Ve formé krystalfi se tim ziskd 1,6-anhydro-
-2,5-di-0-benzoyl-3-0-benzyl-g-D-glukofu-
ranosa. Po krystalizaci z methanolu mé ta-
to latka teplotu tdni 136 aZ 137°. [w]p20 =
= —9,1° (chloroform, ¢ = 1,04).

Priklad 26

Obdobné jako v p¥ikladu 10 se ziskd z 1,6-
-anhydro-3,5-di-O-benzyl-g-D-allofuranosy a
chloridu Xkyseliny «-naftcové 1,6-anhydro-
-3,5-di-0-benzyl-2-0-(«-naftoyl)-g-D-allo-
furanosa, teplota tdni 113 aZ 114°.

Priklad 27

Obdobné jako v pfikladu 10 se ziskd z 1,6-
-anhydro-3,5-di-O-benzyl-g-D-glukofurano-
sy a chloridu kyseliny e-naftoové 1,6-anhyd-
ro-3,5-di-0-benzyl-2-0- (a-naftoyl)-g-D-glu-
kofuranosa, olej, [a]p?® = —124> + 0,3°
(c = 0,74, chloroform), R; = 0,66 (chloro-
form, ethylacetdt = 7:3), silikagelové des-
ky].

Priklad 28

Do roztoku 12,6 g 3-O-benzyl-1,6-anhydro-
-B-D-glukofurancsy v 100 mi! methylenchlo-
ridu a 15 ml pyridinu se prikapdva za mi-
chéni p¥i 40° b&hem 15 hodin roztok 21,8 g
chloridu kyseliny acetylsalicylové v 100 ml
methylenchloridu. Po p¥idani 20 ml vody se
oddestiluje za sniZeného tlaku methylen-
chlorid i pyridin. Zbytek se vyjme diethyl-
etherem a roztok se promyje ledem vychla-
zenym roztokem 2 N kyseliny chlorovodiko-
vé, nasycenym roztokem kyselého uhlitita-
nu sodného a vodou. Po vysuSeni, filtraci a
odpareni ziskany zbytek se chromatografuje
na sloupci 1200 g silikagelu za eluovani smé-
si etheru a petroletheru v pomé&ru 1:1. Zis-
k4 se tim 2,5-di-O-acetylsalicylayl-3-0-ben-
zyl-1,6-anhydro-g-D-glukofuranosa, kterd se
desacetyluje, jako je popsédno v prikladu 21.
Produkt je olej, Ry = 0,65 (methylenchlorid,
ethylacetat = 85:15, hotové silikagelové des-
ky [Merck]).

Priklad 29

Kapsle, které obsahuiji 0,1 g aéinné latky,
se mohou vyrobit takto (pro 100800 kapsli}:
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SloZeni:
1,6-anhydro-3,5-di-O-benzyl-g-
-D-glukofuranosa
absolutni ethanol

1000 g
100 g
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1,6-anhydro-3,5-di-O-benzyl-g-D-glukofu-
rancsa se smichd s ethanolem a smési se pl-
ni za pomoci vhodného kapslovaciho zafize-
ni mékké Zelatinové kapsle.

PREDMET VYNALEZU

1. Zplisob vyroby novych derivatli anhyd-
refuranosy obecného vzorce I

O~_
cm~O~CH

A
CHORz—CH OR,
(1)

kde

Re znamend wvodik, alkylovou skupnu s
1 a¥ 4 atomy uhliku, aminoalkylovou skuni-
nu s 1 aZ 4 atomy uhliku, alkenylovou sku-
pinu s aZ 4 atomy uhliku, fenylaltkylovou
skupinu s 1 nebo 2 atomy uhliku v alkylové
gasti nebo alkanoylovou skupinu s 1 aZ 4
atomy uhliku, pop¥ipadé hydroxylovou sku-
pinu nebo alkanoyloxyskupinu s 1 aZ 4 ato-
my uhliku nebo halogenem substituovanou
benzoylovou nebo naftoylovou skupinu, al-
kylsulfonylovou skupinu s 1 aZ 4 atomy uhli-
ku, toluensulfonylovou, pyridylkarbamoylo-
vou skupinu,

R3 znamend vodik, alkylovou nebo alke-
nylovou skupinu s aZ 4 atomy uhliku, po-
p¥ipadé hydroxylovou skupinou nebo alka-
noyloxylovou skupinou s 1 aZ 4 atomy uhli-
ku nebo halogenem substituovanou benzo-
ylovou skupinu nebo alkanoylovou skupinu
s 1 aZ 4 atomy uhliku nebo popiipadé halo-
genem substituovanou fenylalkylovou skupi-
nu s 1 nebo 2 atomy uhliku v alkylové Casti
a seskupeni

—A—0— znamena zbytek obecného vzorce

—CHOR5—CH2—0—
nebo
—CH[(CHz0R6])—0—

ve kterém

Rs, popfipadé Re maji jeden z vyznamil u-
vedenych pro R3 nebo kde —CH20Rs zna-
mend vodik, nebo kde dva ze zbytkl

Rz, R3 a Rs, popfipadé Reé dohromady zna-
menaji alkylidenovou nebo fenylalkylidenoc-
vou skupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku v alkyl-
idenové casti, pfiCem%Z jeden ze zbytki

R2, R3 @ Rs, popfipad8 Ré mé jiny vyznam
nez vodik, a pfitemZ ve sloufeninédch se sku-
pinou —CHORs5—CH2—0— ve vyznamu 3e-
gkupeni —A—0— jeden ze zbytki”

R2, R3 a R5 mé jiny vyznam neZ methylo-

vou skupinu, pokud dal$i dva z téchto zbyt-

kil znamenaji methylovou skupinu a pFi-

¢em? ve slou€eninédch se skupinou
—CHORs—CH2—0—

ve vyznamu seskupeni —A—O— jeden ze

zbytki,

Rz, R3 a Rs ve vyznamu seskupeni —A—0—
mé jiny vyznam meZ acetylovou skupinu, po-
kud dalsi dva z t8chto zbytkt znamenail
acetylovou skupinu a pfifemZ ve slouCeni-
néch se skupinou —CH(CH20Rs)—0— ve
smyslu seskupeni —A-—0— jeden ze zbytkil

Rz, R3 a Rs¢ md jiny vyznam neZ benzylo-
vou skupinu, pokud dal8i dva z t&chto zbyt-
k{1 znamenaji benzylovou skupinu, a jejich
snli, vyznadujici se tim, Ze se pfisobi kyse-
linou nebo béazi na slouc¢eninu obecného
vzorce V

X
| 12
CH—A—0— CH

! /
CHOR;— (HOR,
(v)

kde

A, Rz a R3 maji svrchu uvedené vyznamy
a jeden z obecnych symbolld

X1 a Xz znamena vZdy reaktivné esterifi-
kovanou nebo etherifikovanou hydroxylovou
skupinu, a pokud je to Z&douci, do ziska-
nych sloutenin se substituenty zavadéji, ob-
mé&iiuji se a/nebo se od§tépuji, a/nebo se zis-
kané smési racematl d8li na ¢isté racemdty
a/nebo se ziskané racemdty $tépi na optické
antipody a/nebo se ziskané soli pfevadéji na
volné slouteniny nebo na jiné soli, nebo se
ziskané volné slouteniny pfevddéji na jejich
soli.

2. Zptisob podle bodu 1 vyznaCujicl se tim,
%e se jako vychozi latky pouZivd sloueniny
obecného vzorce V, kde Xt nebo X2 jako re-
aktivni etherifikovanou hydroxylovou skupi-
nu znamenaji benzyloxylowvou skupinu.

3. Zptisob podle jednoho z bodl 1 a 2 vy-
znatujici se tim, Ze se plsobi na slouteninu
obecného vzorce V Lewisovou kyselinou, sil-
nou anorganickou kyselinou nebo anorganic-
kou €i organickou béazi.

4, Zpisob podle jednoho z bodd 1 aZ 3
vyznadujici se tim, Ze se pouZije vychozi
slouteniny cbecného vzorce V, kde seskupe-
ni —A—0— znamend zbytek —CHORs—
—CH2—0— a Rz, R3 a Rs vzdjemnd nezavis-
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le znamenaji vodik, alkylovou, alkenylovou
skupinu s aZ 4 atomy uhliku, benzylovou, al-
koxybenzylovou skupinu s 1 aZ 4 atomy uhli-
ku v alkoxylové &asti, halogenbenzylovou,
alkenoylovou skupinu s aZ 4 atomy uhliku,
benzoylowvou, halogenbenzoylovou, hydroxy-
benzoylovou skupinu, alkanoyloxybenzoylo-
vou skupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku v alka-
noylové €dsti nebo pyridylkarbonylovou sku-
pinu, nebo dva ze zbytkit Rz, R3 a R5 zname-
naji alkylidenovou skupinu s 1 aZ 4 atomy
uhliku nebo benzylidenovou skupinu, p¥i-
CemZ jeden ze zbytkdl Rz, R3 a R5 mé jiny
vyznam neZ vodik, jestliZe dali dva z t&ch-
to zbytkd znamenaji vodik, p¥.éemZ jeden ze
zbytklt Rz, R3 a Rs mé jiny vyznam ne¥ me-
thylovou skupinu, pokud dalsi dva z t&chto
zbytkid znamenaji methylovou skupinu a p¥i-
CemZ jeden ze zbytkfi R2, R3 a R5 méa jiny
vyznam neZ acetylovou skupinu, jestliZe dal-
§1 dva z t&chto zbytkdl znamenaji acetylovou
skupinu a X1 a Xz maji svrchu uvedeny vy-
zZnam.

5. Zpflisob podle jednoho z bodf 1 aZ 3 vy-
znatujici se tim, Ze se pouZije vychozi slou-
Ceniny obecného vzorce V, kde seskupeni
—A—0— znameni zbytek —CHORs—CHz—
—O0~—, Rz znamend vodik, alkylovou skupinu
s 1 aZ 3 atomy uhliku, dialkylaminoalkylo-
vou skupinu dohromady a% se 7 atomy uhli-
ku, benzylovou, alkanoylovou skupinu se 2
az 4 atomy uhliku, benzoylovou, o-hydroxy-
benzoylovou, o-alkanoyloxybenzoylovou sku-
pinu se 2 aZ 4 atomy uhliku v o-alkanoyl-
oxylové €asti, naftoylovou, alkylkarbamoylo-
vou skupinu aZ do 4 atom@ uhliku, fenyl-
karbamoylovou, alkylsulfonylovou skupinu s
1 aZz 3 atomy uhliku, toluylsulfonylovou ne-
bo pyridylkarbonylovou skupinu a R2 a Rs
znamenaji vzajemné nezdvisle vodik, alky-
lavou skupinu s 1 aZ 3 atomy uhliku, benzy-
lovou, chlorbenzylovou nebo benzoylovou
skupinu, pfi¢emZ jeden ze zbytkd Rz, R3 a Rs
ma jiny vyznam neZ vodik, pokud daldi dva
z uvedenych zbytkG znamenaji vodik, a pri-
temZ jeden ze zbytkl Rz, R3 a Rs mé& jiny
vyznam neZ methylovou skupinu, pokud dal-
§i dva zbytky znamenaji methylovou skup:-
nu, a piifemZ jeden ze zbytkd Rz, R3 a Rs
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mé jiny vyznam neZ acetylovou skupinu, po-
kud dalsi dva z uvedenych zbytkdl znamena-
ji acetylovou skupinu, a X1 a X2 maji svrchu
uvedeny vyznam.

6. Zplsob podle jednoho z bodii 1 a¥ 3
vyznadujici se iim, Ze se pouZije vychozi
slouteniny obecného vzorce V, kde sesku-
peni —A—QO— znamena zbytek —CHORs5—
—CH2—0—, Rz znamend alkanoylovou sku-
pinu se 2 aZ 4 atomy uhliku, benzoylovai,
o-hydroxybenzoylovou, o-alkanoyloxybenzo-
ylovou skupinu se 2 aZ 4 atomy uhliku v o-
-alkanoyloxylové ¢4sti, naftoylovou nebo py-
ridylkarbonylovou skupinu, R3 a Rs vzédjem-
né nezévisle znamenaji vodik, alkylovou sku-
pinu se 2 nebo 3 atomy uhliku, benzyloviou,
chlorbenzylovou, benzoylovou nebo o-hyd-
roxybenzoylovou skupinu a X1 a X2 maji sve-
chu uvedeny vyznam. . .

7. Zplsob podle jednoho z bodd 1 aZ 3
vyznatuijici se tim, Ze se pouZije vychozi
slouteniny obecného vzorce V, Kde sesku-
peni —A—O— znamend zbytek —CHOR5—
—CHz—0—, Rz znamend vodik a R3 a Rs
vzdjemn® nezdvisle znamenaji alkylovou
skupinu s 1 aZ 3 atomy uhliku, allylovou,
methallylovou, benzylovou nebo chlorben-
zylovou skupinu a X1 a Xz majl svrchu uve-
deny vyznam.

8. Zplsob podle jednoho z bodl 1 aZ 3 vy-
znacujici se tim, Ze se pouZije vychozi slou-
fen'ny obecného vzorce V, kde seskupeni
—A—0— znamend zbytek —CHOR5—CHz—
—O0—, Rz znamend vodik, alkanoyloviou sku-
pinu se 2 aZ 4 atomy uhliku, benzoylovou,
o-hydroxybenzoylovou,  o-acetoxybenzoylo-
vou, naftoylowou nebo pyridylkarbonylovou

-skupinu a R3 a Rs vzdjemné nezavisle zna-

menaji alkylovou skup‘nu s 1 aZ 3 atomy
uhliku, benzylovou, chlorbenzyloviou, benzo-
ylovou, o-hydroxybenzoylovou, c-acetoxyben-
zoylovou nebo naftoyloviou skupinu, X1 a X2
maji svrchu uvedeny vyznam.

9. Zplisob podle jednoho z bodit 1 aZ 3 vy-
znacujici se tim, Ze se pouZije vychozi slou-
feniny obecného vzorce V, kde seskupeni
—A—0O— znamend zbytek —CHOR5—CH2—
—0—, R3 a Rs znafi vZdy benzylovy zbytek
a X1 a X2 maji svrchu uvedeny vyznam.

Severografia, n. p., zdvod 7, Most
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