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ZU Untersuchungen auf eine mogliche antineoplastische Wirkung haben wir die
stereoisomeren 1,4-Di-O-methansulfonyl-butan-1,2,3,4-tetrole dargestellt. Es
handelt sich um D- und L-Threit-1,4-di-methansulfonat (D-I und L-I), deren
Racemat (DL-I) und Erythrit-l,4-di-methansulfonat (II). Diese bifunktionell
alkylierenden Verbindungen erschienen uns interessant, weil sie sowohl als
Methansulfonate als auch hinsichtlich ihrer Kettenl¥nge mit Myleran
(CH3.302.O-(CH2)4-O.502.CH3) verwandt sind. Sie zeigen gegenllber Letzterem
ein grbsseres und somit vielleicht gﬁnstigeresl Verteilungsverh3ltnis
zwischen Wasser-Fett. Wegen der in Nachbarstellung zu den Methansulfonyl-
oxygruppen stehenden Hydroxylgruppen kbnnen bei bestehender M8glichkeit
einer Cycloalkylierung verfinderte alkylierende Eigenschaften erwartet
werden. Die Stereoisomeren missen weiterhin in der Reaktion mit Nucleo-
proteiden voneinander differieren, was zu einer mehr spezifischen
biologischen Aktivitdt fllhren kann. Es sei darauf hingewiesen, dass Uber
1,6-Di~-O-methansulfonyl-D-mannit bereits von anderer Seite berichtet wurdez.
D~I, L-I, DL~I und II wurden in 3C proz. Ausbeute durch Ring8ffnung

der entsprechenden stereoisomeren 1,2;3,4—Dioxido-butane3 mit Methansulfon-
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siure gewonnen. Die Umsetzung der stereoisomeren 1,4-Dibrom-butan-2,3-
diole3 mit Silbermethansulfonat in Acetonitril lieferte neben Diacetyl
ebenfalls ohne Angriff an den Asymetriezentren die gewlnschten Methansul-
fonate in 30 - 40 proz. Ausbeute. D-I: Schmp. 102 - 103°c, [a]goz + 5,5°
(c.= 2, Aceton). L-I: Schmp. 102 - lOBoC, [a]goz -5,30 (c = 2, Aceton).
DL-I: Schmp. 99,5-101°C. II: Schmp. 111 - 114°C (unstabile Kristallform),
Schmp. 121,5 - 123,5°C (stabile Kristallform). Uber eine weitere Synthese-
moglichkeit wird spater ausflhrlicher berichtet werden.

Die Verbindungen werden vom National Cancer Institut unter National
Institut of Health, U.S.A. getestet. L-I zeigt im Dunning-Leukimie-Test
in Gegensatz zu Myleran eine dem 6-Mercaptopurin entsprechende Wirkung.4

Klinische Prlifungen sind in Vorbereitung.
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