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ABSTRACT

Cellular communication events are mediated by interactions between cell-surface sugars and
lectins, which are carbohydrate-binding proteins. Changes in galectin expression are observed in tumors
and other pathological processes. The design and synthesis of galectin (especially Gal-3) inhibitor
molecules has increased significantly in the last decade. Thiodigalactosides modified at C-3 are resistant
to enzyme degradation in vivo. The introduction of an aromatic moiety at C-3 of the galactosyl residue
was identified as the most beneficial for increasing affinity to galectins. The aim of our work is the
synthesis of new 3-O-substituted aralkyl-B-D-thiodigalactosides. A new synthetic route of
thiodiglycosides has been optimized. The regioselective alkylation of oxygen at C-3 of thiodiglalctoside
was effected via chemoselective opening of 3,4-stannyliedene acetals under phase-transfer conditions.
The new compounds will be tested in Gal-3 binding assays.
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OSSZEFOGLALO

Az allati és human sejtfelszin fontos komponensei a glikan makromolekulak, melyek szdmos
fiziologiai felismerési folyamatban alapvetd szerepet jatszanak. Ezen folyamatok hatterében rendszerint
fehérje-glikan kolcsonhatdsok allnak. Tumorokban, kardiovaszkularis rendellenességekben és mas
patologias folyamatokban a galektin-expresszid valtozasai figyelheték meg. Az elmult évtizedben
jelentds mértékben nott a galektin-, ezen belil is a galektin-3 (Gal-3), inhibitor molekulak tervezése és
eloallitasa. C-3-as helyzetben, aromas szubsztituensekkel moddositott tio-digalaktozid analégok erds
kotédést mutattak Gal-3-al végzett kotodési vizsgalatokban. Kutatasunk célkittizése tio-diglikozidok 1j
tipusi szintézisének kidolgozasa valamint 3-as helyzetben torténd funkcionalizalasuk aralkil-
halogenidekkel. Elsdként a tio-digalaktozidot 3,4-sztanillidén-acetalla alakitottuk, majd az acetalt
aralkil-halogenidekkel reagaltattuk, fazistranszfer koriilmények kozott. A 3-O-aralkil-tio-digalaktozid
szarmazékok kozepes hozammal képzodtek. Az 1) vegyiiletek szerkezetigazolasat NMR
spektroszkopiai modszerekkel végeztikk. Az uj vegyiileteket Gal-3 kdtodési vizsgalatokban teszteljiik.
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