
Magyar Kémiai Folyóirat 29

131. évfolyam, 1. szám, 2025.

DOI: 10.24100/MKF.2025.01.29 

Új, potenciálisan biológiailag aktív kén- és szeléntartalmú 
szénhidrát származékok szintézise

HŐGYE Fannia*, ILLYÉS Tünde Zitaa, BAJZA Istvánb és SZILÁGYI Lászlóa

aDebreceni Egyetem, Egyetem tér 1. 4032 Debrecen, Magyarország 
bGlycOptim Biotechnológiai Kft., Egyetem tér 1. 4032 Debrecen, Magyarország

*	 telefon, email

1.	 Bevezetés 

A szénhidrátok, az élő szervezetben ellátó kedvező funkci-
ók mellett szerepet játszanak a betegségekkel kapcsolatos 
felismerési eseményekben is.1 A szénhidrátokon keresztül 
közvetített kölcsönhatások többféle módon történnek. A 
legtöbbet tanulmányozott rendszerek fehérje-szénhidrát 
kölcsönhatásokat foglalnak magukban. Ezek a kölcsön-
hatások elengedhetetlenek a sejtadhézióhoz,2 jelátviteli 
eseményekhez,3 gazda-patogén kölcsönhatásokhoz,4 rák 
kialakulásához.5

A szénhidrátok olyan kórokozókban is jelen vannak, mint 
a vírusok, baktériumok, paraziták vagy gombák. Az ilyen 
entitások felszínén lévő glikánok gyakran az első interfész 
a gazdasejttel. Mivel sok vírus sűrű glikánréteggel rendel-
kezik, a kórokozók elleni küzdelem lehetősége a glikánkötő 
fehérjék használata.6 A glikánokkal kölcsönhatásba lépő 
entitások közül a lektinek olyan szénhidrátkötő fehérjék, 
amelyek nagymértékben specifikusak más molekulák ré-
szét képező szénhidrát-csoportokra, így bizonyos sejtek ag-
glutinációját vagy glikokonjugátumok és poliszacharidok 
kicsapódását okozzák. A lektinek gyenge kölcsönhatást 
alakítanak ki a ligandumokkal, azonban a glikoproteinek 
és glikolipidek affinitása megnőhet, ha glikoklaszterekbe 
rendeződnek.7,8 A patogén szervezetekből származó lekti-
nek hozzájárulhatnak a baktériumok vagy vírusok toxinja-
inak termeléséhez, a gazdasejtbe való bejutáshoz vagy az 
immunválasz elkerüléséhez.

A lektinek családjába tartozik a galektin-3 (hGal-3), kiméra 
típusú galaktóz specifikus lektin, számos biológiai folya-
matban vesz részt: sejtadhézió, sejtaktiváció, sejtnövekedés 
és differenciálódás, sejtciklus és apoptózis. Számos esetben 
igazolták a Gal-3 érintettségét különböző betegségekben 
(rák, gyulladásos megbetegedések, fibrózis, szívbeteg-
ség).9,10 Továbbá ismert, hogy a Gal-3 erősen túlszabályo-
zott például az afrikai álomkórt okozó Trypanosoma bru-
cei (T. brucei) parazita fertőzés során is.11 A Pseudomonas 
Aeruginosa (P. Aeruginosa) opportunista humán kórokozó, 
a cisztás fibrózis kialakulásáért felelős. A bakteriális ere-
detű LecA lektin, virulencia faktor és biofilm elleni gyógy-
szerek potenciális célpontja. Napjainkban nagy figyelmet 

fordítanak a Gal-3 és LecA szénhidrát alapú inhibitorok ki-
fejlesztésére, beleértve a különböző glikokonjugátumokat 
és glikomimetikumokat.

2.	Eredmények

A Debreceni Egyetem, Természettudományi és Technológiai 
Karának Szerves Kémiai Tanszékén működő HUN-REN-
DE Molekuláris Felismerés és Kölcsönhatás Kutatócsoport 
számára számos kén és szelén tartalmú szénhidrát-szár-
mazék szintézisét valósítottuk meg fehérje-ligandum köl-
csönhatás vizsgálatok céljából. A szelén atom jelenléte a 
szénhidrát származékokban kiváló lehetőséget biztosít bi-
omolekulák szerkezeti elemzésére, valamint a lektin-szén-
hidrát kölcsönhatások tanulmányozására 77Se-NMR mód-
szerekkel.12 A TDG (tiodigalaktozid) nem metabolizálható 
diszacharid, gyulladás- és rákellenes hatással rendelkezik. 
A Galecto Biotech cég számos kis molekulájú szintetikus 
gyógyszert állított elő, például a GB0139-t (1. Ábra), mely 
vegyület fontos szerepet játszik az idiopátiás tüdőfibrózis 
(IPF) patológiás folyamataiban.

1. Ábra. GB0139 (1), IPF kezelésére alkalmas TDG származék13

Doktori munkám során célul tűztük ki új, szimmetrikus 
tio- (TDG) és szelenodigalaktozid (SeDG) származékok 
szintézisét, melyek a 3,3’-helyzetben N-heterciklusos és/
vagy homoaromás szubsztituenseket tartalmaznak, mint 
potenciális hGal-3 inhibitorok. Potenciális LecA lektin 
inhibitorokként bivalens szelenogalaktopiranozidok szin-
tetizálását terveztük CuAAC-reakcióval, mely származé-
kokban a központi magok homo- és heteroaromás gyűrű-
rendszerek. A bivalens szénhidrát-származékok mellett 
változatos szerkezetű és biológiai aktivitású monovalens 
aralkil β-d-szelenoglikopiranozid-származékok szintézisét 
is terveztük megvalósítani.

https://doi.org/10.24100/MKF.2025.01.29
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3.	 A 3,3’-di-O-aralkil TDG és SeDG származékok

3.1.	 A 3,3’-di-O-TDG származékok

A kiindulási tiodigalaktozid (TDG, 61) és szelenodigalak-
tozid (SeDG, 15) vegyületek előállítására több módszert 
is teszteltünk, melyek az irodalomból ismertek, azonban 
vagy alacsony hozammal szintetizáltuk az alapanyagokat, 
vagy nem volt méretnövelhető a módszer. Végül egy új el-
járást dolgoztunk ki, amely során több grammos tételben 
(2. ábra) állítottuk elő a kiindulási tio- és szeleno-digalak-
tozid származékokat.14

2. Ábra. TDG 2 és SeDG 3 előállítása: i) NaBH4, MeCN, argon atm., 
sz.h., 2,3,4,6-tetra-O-acetil-α-d-galaktopiranozil bromid (4) 10 (87%), 
9 (75%) ii) MeONa, absz. MeOH 61 (91%), 15 (93%)

Molekuláris dokkolási számításokat végeztek aromás 
szubsztituenseket tartalamzó TDG származékokkal hGal-
3-al történő kölcsönhatás vizsgálat céljából. Az eredmé-
nyek alapján, új, kinolin tartalmú TDG származékot szin-
tetizáltunk 11,15 mely TDG származék kölcsönhatásának 
vizsgálatát hGal-3 galektinnel kooperációs partnereink 1H- 
STD NMR spektroszkópiai módszerrel vizsgálták.16 

A 3,3’-di-O-(kinolin-2-il)metil TDG-származék (11, 
3.  ábra) szintézisét TDG-ből kiindulva valósítottuk meg 
az általunk optimalizált reakciókörülmények között. 2-ből 
sztannilidén-acetált képeztünk Bu2SnO-dal, majd az acetált 
regioszelektíven nyitottuk 3 ekvivalens 2-(brómmetil)-kin-
olinnal, absz. 1,4-dioxánban, 85 oC-on. A 11 származék 
hGal-3-hoz való kötődési sajátságának összehasonlítása ér-
dekében három, az irodalomban ismert (naftalin-2-il)-metil 
12, benzil 13 és (7-metoxi-2H-benzopirán-2-on-4-il)-metil 
14 származékokat szintén előállítottuk a módosított, opti-
malizált reakciókörülmények között.17

3. ábra. A szimmetrikus 3,3’-di-O-aralkil TDG származékok előállítása

3.2.	 A 3,3’-di-O-SeDG származékok

Irodalmi módszerekre alapozva a SeDG származékok szin-
tézisét monoszacharid származékból kiindulva (17, 4. ábra) 
valósítottuk meg.18

4. ábra. A PMP 3,3’-di-O-naftil-2-il-metil-β-d-galaktopiranozid 
előállítása

A PMP csoport eltávolítására két módszert teszteltünk. A 
CAN-tal történő hasítás alacsony hozammal (25%, 4. ábra) 
szolgáltatta a 20a,b anomer keveréket.19,20 Az irodalom ta-
nulmányozását követően a PMP csoportot a 2NAP mellől 
új módszer szerint távolítottuk el, Selectfluor® reagens fel-
használásával (70%, 5. ábra).21

5. ábra. A PMP csoport hasítása, a 22 bromid származék előállítása

A 20a,b anomer keverék hidroxil csoportját NaOAc/Ac2O-
elegyével acetileztük, majd a 21a,b acetátot jégecetes 
HBr-al reagáltattuk, a 22 bromid származékot közepes ho-
zammal izoláltuk. Elemi szelén és 22 bromid reakciójában 
reduktív körülmények között, LC-MS mérés alapján a 23 
SeDG-származékot állítottuk elő (6. ábra).18 Új módszert 
dolgoztunk ki a SeDG származék szintézisére. A 22 bromi-
dból jó hozammal állítottuk elő a 5 izoszelenurónium-sót, 
amelyet Et3N-al reagáltatva közepes hozammal izoláltuk 
a szimmetrikus 25 diszelenidet. A TDG-peracetát előál-
lításánál alkalmazott reduktív körülmények között a 22 
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bromid és a 25 diszelenid reakciója jó hozammal (61%, 
6. ábra) eredményezte 24 SeDG származékot, melyet 
Zemplén-körülmények között dezacetilezve nyertük a 26 
végterméket.14

6. ábra. A 26 szimmetrikus SeDG származék szintézise

További SeDG származék szintéziséhez PMP 3,3’-di-O-
aralkil-2,4,6-tri-O-acetil-β-d-galaktopiranozid származé-
kot állítottunk elő. (28, 7. ábra). 

7. ábra. 32 SeDG acetát szintézise

A 32 védett kinolin-származékot 20%-os összhozammal ál-
lítottuk elő 30a,b anomer keverékből kiindulva szelén por 
felhasználásával (7. ábra).18

Egy fontos szintetikus szénhidrát kémiai eredmény, mely 
szerint a PMP csoport szelektíven eltávolítható Selectfluor® 
reagenssel a kinolin-2-ilmetil és a 2NAP csoportok mellől.

3.3.	 A Bivalens aralkil-1,2,3-triazol-4-il-metil-
szeleno-β-d-galaktopiranozidok szintézise

CuAAC reakcióval, új típusú szelenogalaktozidokat állí-
tottunk elő, mely származékokban a központi “távtartó” 
egység egy homo- és heteroaromás gyűrű. A homo- és 
heteroaromás dimetil-diazidokat a megfelelő bromidokból 
szintetizáltk absz. DMF-ben szobahőmérsékleten jó hozam-
mal. A fluoreszcens dibrómobimán NaN3-mal és TMSA-val 
diaziddá történő átalakítása sikertelen volt. A 5 izoszenou-
rónium sót propargil-bromiddal száraz CH3CN-ben reagál-
tatva jó hozammal kaptuk a prop-2-in-1-il-2,3,4,6-tetra-O-
acetil-β-d-szelenogalaktopiranozidot (33, 8. ábra).22

8. ábra. Aromás diazidometil származékok CuAAC reakciója prop-2-in-
1-il-2,3,4,6-tetra-O-acetil-β-d-szelenogalaktopiranoziddal

A 38-41 aromás diazidometil-származékokat a 33 propar-
gil-származékkal reagáltattuk Cu(I)-katalizátor jelenlété-
ben, absz. CH3CN-ben, inert atmoszférában; az új védett 
bivalens vegyületeket jó hozamokkal nyertük, Zemplén 
körülmények között dezacetileztük a védőcsoportokat (1. 
táblázat).

Aralkil 1,2,3-triazolil-
4-ilmetil-szeleno-β-d-
galaktopiranozidok

Ar Izolált 
hozam (%) R

 

56
82

46 (Ac)
42 (H)

71
78

47 (Ac)
43 (H)

60
80

48 (Ac)
44 (H)

N

50
82

49 (Ac)
45 (H)

1. táblázat. Aralkil 1,2,3-triazolil-4-il-metil-szeleno-β-D-
galaktopiranozidok izolált hozamai

3.4.	 Új monovalens szelenoglikozidok szintézise

Irodalomban ismert a bivalens szelenodigalaktozid (15, 
SeDG), alkalmazása a szénhidrát-fehérje kölcsönhatá-
sok vizsgálatára a 77Se NMR aktív magnak köszönhető-
en. Olyan új szelenoglikozidokat szintetizáltunk, ame-
lyekben az aglikonok a hGal-3 galektinhez bizonyítottan 
kötődő 3,3’-di-O-aralkil-TDG származékok szubsztitu-
ensei. Az új származékokat 5, 51 szelenourónium-sóból 
állítottuk elő 2-(brómmetil)-kinolinnal és 4-brómme-
til-7-metoxi-kumarinnal történő reakciókban, szobahőmér-
sékleten, absz. CH3CN-ben, Et3N bázis jelenlétében, argon 
atmoszférában.23,24
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9. ábra. Aralkil-2,3,4,6-tetra-O-acetil-β-d-glikopiranozidok

Aralkil 
β-d-szeleno-

glikopiranozid
Ar
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hozam 
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2.táblázat. Szelenoglikozidok izolált hozamai

Az új származékok szerkezetigazolását NMR mérések kiér-
tékelésével végeztük. A 2. táblázat összefoglalja a szelen-
oglikozidok SeCH2 protonjainak NMR 1H, 13C eltolódásait, 
valamint a 2JH,H (Hz) geminális csatolási állandók értékeit.

A β-d-galaktopiranozid származékok potenciális mono-
valens inhibitorai a Gal-3 és LecA lektineknek a 77Se NMR 
módszerekkel végzett vizsgálatokban. A glükóz analógok 
kompetitív, nem kötődő ligandumokként tesztelhetők ezek-
ben a vizsgálatokban negatív kontrollként. Ezzel egyide-
jűleg az új 52-53 és 52a-53a szelenoglikozidokat más sze-
léntartalmú szénhidrát származékkal együtt parazitológiai 
vizsgálatokra küldtük. Dr. Marcelo Comini, az uruguayi 
Pasteur Intézet professzora és csoportja igazolta, hogy a 
52a (EC50 1,2 ± 0,1 µM) és a 56 (EC50 4,1 ± 1,0 µM) hatáso-
sak a T. brucei parazitával szemben.

3.5.	 Aralkil 2-dezoxi-2-fluor-3,4,6-tri-O-acetil-β-d-
szelenogalaktopiranozidok

A parazitológiai vizsgálatok eredményei alapján felmerült 
a kérdés, hogy az általunk szintetizált szelenoglikozidok 
bioaktivitása növelhető-e, ha a szénhidrát származékokban 
egy acetil csoportot fluoratommal helyettesítünk. 

A kérdés megválaszolására új típusú aralkil 
2-dezoxi-2-fluor-3,4,6-tri-O-acetil-β-d-szelenogalaktopira-
nozidokat állítottunk elő. A 57 3,4,6-tri-O-acetil-galaktált 
CH3CN-ben végzett eliminációs reakcióval nyertük acetob-
rómgalaktózból, jó hozammal. A fluorozási reakció során, 
amelyet Selectfluorral® végeztünk CH3NO2:H2O = 5:1 ará-
nyú keverékében; a várt 58a,b anomer keverék alacsony 
hozammal (30%), míg a 61 só 60%-os hozammal képződött 
(10. ábra).25

10. ábra. Az aralkil 2-dezoxi-2-fluor-3,4,6-tri-O-acetil-β-d-szeleno-
galaktopiranozidok szintézise

A 58a,b vegyületet NaOAc/Ac2O-del acetilezve, majd azt 
követő brómozási reakcióban 60 2-dezoxi-2-fluor-3,4,6-tri-
O-acetil-α-d-galaktopiranozil-bromidot jó hozammal izo-
láltuk. A szelenurónium-só (61, 13. ábra) képzését hasonló 
körülmények között (12. ábra) hajtottuk végre, mint a 5 
vagy 51 sók esetében. A 60 bromidot szelenokarbamiddal 
reagáltatva acetonban, reflux hőmérsékleten a 61 fluorozott 
izoszelenourónium sót képeztük. 

A következő lépésben a 61 sót különböző aril-metil-bro-
midokkal reagáltattuk absz. CH3CN-ben, szobahőmérsék-
leten, argon atmoszférában, Et3N jelenlétében képeztük a 
62-64 fluor tartalmú szelenogalaktopiranozidokat. A fluo-
ratom jelenlétét a molekulákban az adott vegyületek 1H és 
13C spektrumaiban, a 19F–1H és 19F–13C csatolások eredmé-
nyeként megjelenő multiplettek igazolják. 

4.	Biológiai vizsgálatok és eredmények

A 11 kinolin származék a hGal-3 lektinhez történő kötődé-
sét Dr. Timári István és Farkas László Bence PhD hallgató 
igazolta 1H STD NMR mérésekkel. A SeDG származékok 
hGal-3-hoz történő kötődés vizsgálata együttműködés ke-
reteiben történik. 
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A 2-F-galaktozid származékokat a SARS-CoV-2 vírusel-
lenes vizsgálatokban Dél-Koreában tesztelték, az eredmé-
nyek alapján a 52 kinolin és 53 kumarin származékok ví-
rusellenes hatással bírnak.

5.	 Az eredmények alkalmazási lehetőségei

A TDG és SeDG szintézisére alkalmazott optimalizált kö-
rülmények, számos nem szimmetrikus tio- és szelenogliko-
zid származékok szintézisére alkalmas. 

A szelenoglikozidok parazita- és vírusellenes hatásai alap-
ján a természetes heterociklusokat tartalmazó szelenogli-
kozidok szintézise érdekes szintetikus lehetőségeket nyit-
hat meg parazitológiai kutatásokban és antivirális szerek 
készítésében.

6.	Összefoglalás

A lektinek, mint szénhidrátkötő fehérjék, képesek a sejtek 
agglutinációjára, megtalálhatók növényekben, emberekben, 
patogén szervezetekben és természetes védelmi hatással 
bírnak különböző betegségekkel, kórokozókkal szemben. 

A lektinek szénhidrát felismerési képességeit célozzák új 
gyógyszerek kutatásában és fejlesztésében. A galektinek 
széles specificitással rendelkeznek, intracellulárisan, és 
extracellulárisan szabályozzák a sejthalált; számos beteg-
ségben játszanak szerepet: rák, autoimmun betegségek, 
krónikus gyulladások. A galektin-3 (Gal-3) expressziója 
összefüggésbe hozható különböző patológiás folyamatok-
kal. Számos kutatás folyik hatékony mono- és divalens Gal-
3 inhibitorok előállítására.

A legelterjedtebb tüdőkórokozó, a P. aeruginosa Gram-
negatív baktérium egy LecA nevű lektint termel, mely 
lektin gátlására számos hatékony szénhidrát származékot 
állítottak elő, a monovalens származékoktól, a tetravalens 
származékokig.

Kutatásaink során elsőként új, kén és szelén tartalmú, po-
tenciális Gal-3- és LecA lektin inhibitorokat állítottunk elő. 
A szelén tartalmú származékok kötődésének vizsgálata 77Se 
NMR technikákkal válik lehetővé.

Kutatócsoportunkban kidolgozott módszer alapján megva-
lósítottuk a 2 TDG és 3 SeDG vegyületek grammos tételben 
történő előállítását; fontos szempontnak tartva a környezet-
barát eljárási módok alkalmazását is. 9, 10 TDG- és SeDG-
oktaacetátot optimalizált módszer szerint kiváló hozammal 
állítottuk elő grammos mennyiségben. 

Ismert az irodalomban a bivalens 3,3’-di-O-aralkil-
TDG származékok Gal-3-hoz történő kötődése. Új, 
N-heteroaromás szubsztituensű TDG származékot állítot-
tunk elő.

A lektin kötődési vizsgálatokhoz az irodalomból ismert 
további négy származékot is előállítottunk jó hozamok-
kal az általunk optimalizált reakciókörülmények között. 
Kutatócsoportunkban elvégezték a származékok Gal-3-hoz 
történő kötődés vizsgálatot (1H STD NMR), mely során 
megállapítottuk, hogyan befolyásolják a kötődési affinitás 
mértékét különböző aromás régiók. 

A 3,3’-di-O-aralkil-TDG származékok biológiai hatásá-
nak ismeretében 32 kinolin-2-ilmetil és 26 naftalin-2-il-
metil SeDG származékokat állítottunk elő, monoszacharid 
származékokból kiindulva. A kiindulási vegyületekben 
a PMP csoportok eltávolítására új eljárást dolgoztunk ki, 
Selectfluor® reagenssel.

Potenciális LecA inhibitorokként új típusú, mono- és di-
valens szelenogalaktozidokat állítottunk elő. A 38-41 di(a-
zidometil)-származékok reakciója 33 vegyületettel, védett 
bifunkciós aralkil 1,2,3-triazolo-szeleno-β-d-galaktop-
riranzidokat eredményezett. A Zemplén módszerrel történő 
acetil védőcsoportok eltávolítása jó hozammal szolgáltatta 
a 42-45 végtermékeket.

A monovalens inhibitor származékok tárházát bővítendő 
új 55, 56, 55a, 56a aralkil szeleno-β-d-glikopiranozidokat 
szintetizáltunk, 5, 51 kiindulási vegyületként reagáltattunk 
2-(brómmetil)kinolinnal és 4-brómmetil-7-metoxikuma-
rinnal, szobahőmérsékleten, acetonitrilben, Et3N bázis 
jelenlétében, argon atmoszférában. A 52, 53, 52a, 553a 
védett származékokat jó hozamokkal izoláltuk. Zemplén 
körülmények között eltávolítva a védőcsoportokat, a 55, 56, 
55a, 56a származékok jó hozamokkal képződtek. A glüko- 
származékok kompetitor ligandumként vehetnek részt kö-
tődési vizsgálatokban. 

Ismert, hogy a Gal-3 erősen túlszabályozott az afrikai 
álomkórt okozó T. brucei parazita fertőzés során; a lektin 
kötődés vizsgálatok mellett, az új 52-53 és 52a-53a szelen-
oglikozidokat a montevideói Pasteur Intézet professzora Dr. 
Marcelo Comini, T. brucei (Afrikai álomkór) parazitológiai 
vizsgálatokban is tesztelte. A biológiai vizsgálatok során 
megállapították, hogy az acetil csoport jelenléte előnyös 
a vegyületek bioaktivitása szempontjából ezért további új 
fluor tartalmú szelenogalaktopiranozidok 62-64 szintézisét 
valósítottuk meg. Három új 62-64 szelenoglikozid szár-
mazékot szintetizáltunk. 
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Synthesis of new potentially biologically active sulfur- and selenium-containing carbohydrate derivatives

Lectins, as carbohydrate-binding proteins, are capable of sticking 
cells (agglutination), are found in plants, humans, and pathogen-
ic organisms and have a natural protective effect against various 
diseases and pathogens. The carbohydrate recognition abilities of 
lectins are targeted in the research and development of new drugs. 
Galectins have a broad specificity, regulating cell death intracel-
lularly and extracellularly; they play a role in many diseases: can-
cer, autoimmune diseases, chronic inflammations.

Gal-3- which is a chimera type galectin- expression is associated 
with various fibrosis, cancer cell growth, apoptosis, immunosup-
pression and metastasis. Galectin-3 is being used as a diagnostic 
marker for different cancers. Gal-3 has an affinity for β-galacto-
sides, many studies reports various structured of Gal-3 inhibitors. 

The most widespread lung pathogen, the Gram-negative bacteri-
um P. aeruginosa, produces LecA lectin. Several glycomimetics 
have been developed based on D-galactose for LecA, analyzed 
in vitro assays and showed excellent properties to block LecA-
mediated host cell binding and decrease bacterial invasion into 
human cells.

During our research, we synthesized new, sulfur and selenium 
containing carbohydrate derivatives, as potential Gal-3 and LecA 
lectin inhibitors. Examination of the binding of selenium-contain-
ing derivatives is possible with 77Se NMR techniques.

High-yielding synthetic route of TDG and SeDG we worked it out; 
a procedure for the synthesis of the novel 3,3′-di-O-(quinoline-
2-yl)methyl)-TDG and three other known, symmetric 3,3′-di-O-
TDG derivatives ((naphthalene-2yl)methyl, benzyl, (7-methoxy-
2H-1-benzopyran-2-on-4-yl)methyl) was optimized. 

Based on the biological effect of 3,3’-di-O-aralkyl-TDG deriv-
atives, we prepared new quinoline-2-ylmethyl 32 and naphtha-
lene-2-ylmethyl 26 SeDG derivatives started from monosaccha-
ride derivatives. We have developed a new method for the removal 
of PMP groups in the starting compounds, using the Selectfluor® 
reagent, which method is suitable for the selective removal of the 
PMP group from 2NAP and quinolin-2-ylmethyl groups.

Divalent selenogalactoside derivatives containing a 1,2,3-triazole 
ring were synthesized by a Cu(I)-catalyzed 1,3-dipolar cycload-
dition (CuAAC) reaction, as potencial divalent LecA inhibitors. 
The benzene 42, naphthalene 43, 1,1’-biphenyl 44 and pyridine 

45 di(azidomethyl) derivatives were formed in good yield from 
the corresponding aromatic dibromides in DMF with sodium 
azide in reactions. Prop-2-yn-1-yl 2,3,4,6-tetra-O-acetyl-β-d-se-
lenogalactopyranoside 33 was prepared from isoselenouronium 
salt 5. Reaction of di(azidomethyl) derivatives 38-41 with prop-
2-yn-1-yl 2,3,4,6-tetra-O-acetyl-β-d-selenogalactopyranoside 
afforded -seleno-β-d-galactopyransides 42-45. Homo- and het-
eroaromatic dimethyl diazides 42-45 ctowere synthesized from 
the corresponding bromides in dry DMF at room temperature in 
good yields. The removal of the acetyl protecting groups by the 
Zemplén method provided the bifunctional aralkyl 1,2,3-triazo-
lo-seleno-β-d-galactopyranoside derivatives in good yields.

New aralkyl 1-seleno-β-d-galacto- and glucopyranosides 55, 56, 
55a, 56a were synthesized to expand the repertoire of monovalent 
derivatives, started from 2,3,4,6-tri-O-acetyl-β-d-glycopyranosyl 
isoselenouronium salts 5, 51 by reactions with 2-(bromomethyl)
quinolin and 4-bromomethyl-7-methoxycoumarin under mild re-
action conditions. Gluco-derivatives will be used as competitive 
ligands in binding studies.

Gal-3 is known to be highly upregulated during infection with 
the African sleeping sickness parasite T. brucei. In parallel with 
the lectin binding studies, within the framework of foreign co-
operation, the new selenoglycosides 52-53 and 52a-53a were 
tested in T. brucei (African sleeping sickness) parasitological 
studies by Professor Dr. Marcelo Comini of the Pasteur Institute 
in Montevideo. During the biological tests, it was established 
that the presence of the acetyl group is beneficial in terms of the 
bioactivity of the compounds. In order to further increase bio-
activity, we also synthesised new fluorine-containing selenoga-
lactoside derivatives. From 2-deoxy-2-fluoro-3,4,6-tri-O-acetyl-
β-d-galactopyranosyl-isoselenouronium bromide we prepared 
naphtalene-2-ylmethyl, quinolin-2-ylmethyl and 7-methoxycou-
marin-4-ylmethyl derivatives. 

According to the results of parasitological tests with T. brucei, 
derivatives 52a (EC50 1.2 ± 0.1 µM) and 56 (EC50 4.1 ± 1.0 µM) 
were found to be active.

Collaborative partners of Dr. Marcelo Comini in South Korea 
investigated SARS-CoV-2 antiviral activity, according to which 
derivatives 63 (EC50 21.3 µM) and 64 (EC50 29.5 µM) were active.




