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(é) Priprava derivédtov sacharidov 8 protinddorovymi &inkami

1

Vyndlez sa tyka sp®sobu pripravy niektorych acetylovanych hydrazonov sacharidov ako
potenciélnych kancerostatik,

Acetylované hydrazony sacharidov meji protinddorové dinky /K, Linek, J. Fuska,
R. Sandtnerovd, M. Kulhdnek, A.0 163 115,/, hydrezin sulfét sa zatal pbuiivaﬁ ako kencero-
statikum v huménnej terapii /Chemical and Engineerings News, October 29. 1973/.

Ten;ovvynélez sa tyka pripravy novych derivdtov sacharidov s protihédorbvymi i&inka-
mi a to tri-O-acetyl-D-treézé/Z,5-dich16rfenyl/hydra26nu /1/, tri-O-acetyl-L-glycero-
;tetr&iéza/2-nitrofeny1/hsdrazénu /11/, tetra-o-acetyl-D-erytro-pentuléza/a-nitrofehyll
/hydrazonu /III/ a tetra—O-acetyl-erytro-3-pentuloza/2 5-dichlorfeny1/hydrazonu, ktoré sa
vyznaéuje tym, ‘4e prislusny hydrazon sacharidu sa acetyluae acetanhydridom z& katalytické-
ho d&inku pyridinu pri teplote o°c.

Potenciélne protinddorové y¢inky nemi piipravenjch létok I aZ IV:sa-hodnotili vV po-
kusoch in vitro na bufky EAC. U&inok l4tok sa hodndtil na iéklade inhibifcie inkorpordcie
14¢ prekurzorov syntézy nukleinovych kyselin do bunéénych ffakcii EAC nerozpustnych v
ladovej trichloroctovej kyselina, metodou, ktord popisali J.Fuska & spol. /Neoplasma, 18/
1971/631/. Vetky uvedené létky sﬂ déinné & vyznadne inhibugd syntézu nukleinovych kyse-
11in/ Tabulka 1/, '
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Tabulka 1 .
Por. &. ' _Nézov ldtky ' ' % inhibfcie inkorpordcte
- 140 prekurzorov do. buniek
EAC adenin
/1/ Tri-O—acetyl-D-treoza/Z 5-dichlordifenyl/ .
hydrazoén- ' 91,3
/I1/ Tri-O-acetyl-L-glycero-tetruloza
/2-nitorfenyl/hydrazon ‘ 86,4
/I11/ Tetra-O-acetyl-D-efytro-pentuldza
/2-nitrofenyl/hydrazon’ ' - 87,7
/IV/ Tetra-O-acetyl-ebytro-3-pentu162a-
/2,5-dichlorfenyl/hydrazon s 78,1
Priklad T

D-Tredza/2,5-dichlérfenyl /hydrazén /1g/ sa pridal do zmesi acetanhydridu /1,8ml/4
a pyridfnu /3,6 ml/ oéhiadenej na ¢ °C, T4to teplota reakdnej zmesi sa udritavela po¥as
2 hodin za obZasného miééania@ reakéné zmes potom stéla v chladnilke 16 hodfn /3 %y.
Reakdnd zmes sa spraéovala tym apesobom, Ze acetanhydridu é pyridinu sa oddestilovala za
vékua pri 30 % a pridal sa etanol /30 ml/, ktory sa oddestiloval za tych istych podmie-
nok. Vznikly sirup sa delil na stlpei /60 x 3 cm/ silikagelu/Silikegel L, 40 - 100/ za
poufitia rozpidyadlovej siustavy benzén-octan etylnaty /9:1/. Cistota Jednotlivyeh frakeif
sa kontrolovala tenkovratvovou chromatografioh /8ilikegel LS; 5-40/ za pou%itia tej iste]
rozpiStadlovej sustavy a detekcia sa uskutofnila poatrekom.platniéiek 5 % kyselinou v
etancle a zahrievanim. Ziskal sa chromatograficky &isty tri-O-acgty;-D—treéza/2,S-dichlér-
fenyl/hydrazon/1.06 g; 73,0 %/ vo forme sirupu{}!}%s- 33,2 °/c 0,5 , octan etylnaty/.
Prikled 2

L-Glycero-tetruldza /2-nitrofenyl/hydrazon /l.g/ 88 acetyloval zmesou acetynhyar!-
du /2 ml/ a pyridinu /; ml/ podobne ko v priklade 1; reekdnd zmes sa spracovala tieZ tym
istym spOsobom, Vznikly sirup sa delil na stlpei silikagelu v rozpiitadlovej sﬁsta?e
benzén-octan etylnaty /9:1/ podobne ako v priklade 1. Ziskal sa chromatograficky &isty
tri-O-acetyl- L-glycertetruloza/2-nitrnfenyl/hydrazon /1,15 g; 76,9 %/ vo forme sirupu
[¢J25-104 /¢ 0,5, octan etylnaty/.
Priklad 3 _ .

D-erytro-pentuldza /2-nitrofenyl/hydrazén /1 &/ sa ecetyloval zmesou acetanhy-
dridu /2,4 ml/ a pyridinu /4,8 ml/ & spracoval podobne ako v priklede 1, Vaznikly sirup
sa delil na stPpci silikagelu v rozpistadlovej sistave benzén-octan etylnaty /7:3/.
Ziekal sa chromatograficky &isty tetra-O-acetyl-D-erytro-pentuldza /2-nitrofenyl/hydrazén,
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ktory vykrystalizoval nad P205 vo vdkuovom exsikétori /1,25 g 78,6 %/. Po dvojnédsobnej
kryStalizdcii z etanolu l4tke mala b.t. 67 a% 69 °c;[;4]§5+ 72 /¢ 0,5, octan etylnaty/.

Priklad 4.

Erytro-3-pentuldza /2,5-dichlérfenyl/hydrazén /1 g/ sa acetyloval zmesou
acetanhydridu /2,3 ml/ a pyridinu /4,6 ml/ ako v priklade 1, Po oddeétilo&éni acefylaénej
zme3i sa pridal etanol, z‘ktorého vykraétaiizoval prisludny acetylderivét/l,ls gy 75,1 ¥/.
Po dvojndsobnej kryStalizécii z etanolu mala l4tka b.t. 97 a% 99 °C. - '

PREDMET VYNKLEZU

Priprava derivatov sacharidov s protiﬁédorovymi G&inkami, vyznadujica sa tym, Ze
prisludny hydrazon sacharidu sa acetyluje acetanhydridom za katglytického i&inku pyridinu
pri teploie 0 °C za vzniku t®i-O-acetyl-D-tredza /2,5=-dichlor-fenyl/hydrazonu, tri-O-
-acetyl-L—glycero.tetruléza'/2-nitrofenyl/hydra;6nu, tetra-O-acetyl-D-erytro-pentuloza

/2-nitrofenyl/hydrazonu & tetra~O-acetyl-erytro-3-pentuldza /2,5-dichlérfenyl/hydrazonu.
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