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Kalkonok ¢és dihidrokalkonok
névényi novekedészatlo hatasa

TETENYI PETERNE
CHINQOIN, Biokémiai Kutaté Laboratérium, Budapest

A novényviligban eléfordulé sokféle gatléanyag (inhibitor) egyik cso-
portjanak kémiai-szerkezeti jellemzd8je az, hogy az odasorolhaté vegyiiletek
benzolgyiirliket és fenolos OH-csoportokat tartalmaznak, A legegyszeriibb
és legismertebb képviselGje ennek a csoportnak a szalicilsav, a fahéjsav,
p-kumérsav (és laktonja a kumarin), a kivésav, a ferulasav, stb., de ide tar-
toznak egy alcsoportot képezve a kalkonok és a dihidrokalkonok is. Ilyen
pl. az almdban el8fordulé floridzin (2', 4’, 6 — 4-tetraoxidhidrokalkon-2’
glitkozid):

gliikoz-0

HOOH OH

valamint a flizfa fenolos inhibitordnak metabolitjaként identifikdlt kalko-
naringenin-2’-glitkozid:

glikéz -0 0

J 7T
HO OH

Hasonlé szerkezetli molekuldk serkentéként is kézremfikodhetnek a
nivekedésszabalyozasban. fgy pl. auxinnal szinergista a leukocianidin mono-

glitkozid [7]:
0 OH OH
S TC
HO 0 OH OH

glikdz

A dibidrokalkonck kozt sikeriilt taldlni olyan vegyiiletet is, amely t5hb,
mint ezerszer édesebb a szacharézndl [4.]. Varhaté, hogy a természetben
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eléfordulé kalkonok szkrin eredményei alapjin szintézissel elGallithaté lesz
olyan szélesspektrumi, nagy antibiotikus aktivitasi kalkon-szdrmazék [1],
mely a modern kombindlt kemoterapids kezelésekben perspektivikus lehet.

Ugyvanilyen megfontoldsokon alapszik a kalkon-dihidrokalkon tipusa
molekuldk névényfiziologiai hatdsossiginak feltételezése és a jelen kozle-
ményben targyalt novekedésszabilyozd hatasra torténd szkrin-vizsgilat.

Anyag és modszer

A vegyiiletek szintézise az MTA Flavonoidkémiai Kutatd Csoportja
és a Chinoin Gyogyszer és Vegyészeti Termékek Gyara egyiuttmiikodése ke-
retében tortént. Az 1. tablizatban foglaltuk ossze a szkrinelt kalkon-dihid-
rokalkon mnlekuldk szerkezeti sajatsigait. A kiilonboz6 szubsztituensek je-
I5lése a Lkovetkez$ séma szerint tortént:

7 Ra 2 R!

Az anyagokat vizben, vagy kevés dimetilformamidban oldottuk(utébbi
esetben vizzel higitottuk tovdbb). A szkrin-vizsgdlatok céljara 10-3 mdl kon-
centriciét taldltuk legmegfelelébbnek. (Az oldatok DMFA-koncentracidja
minden esethen kisebb volt, mint 0,5 9,.) Az inhibitor-hatést 0-kontrollon
kiviil ismert novekedési inhibitorokkal torténd osszehasonlitdssal értékel-
tilk. Tébb kiprobalt ismert molekula kozil a legerSsebben gatld kumarint
és a vizsgilt molekulikhoz szerkezetileg leginkdbb hasonld floridzint (egyes
esetekben aglikonjit a floretint, vagy szdrmazékit a trimetilfloridzint) hase-
naltuk.

Az inhibitorhatéds értékelésénél T'riticale magvak csirdzdsi- és koleoptil-
teszt adatait vettilk figyelembe. A csirdzést anyagonként 3 ismétlésben és
3 —3 pdrhuzamossal (Petri-csészénként 30 — 30 maggal) 72 6ra utan érté-
keltitk. A csirdzasi, a koleoptil- és gyokérhossz adatokbdl gatlisi szdzalékot
szamoltunk. A novekedésgatlé hatds egzakt értékeléséhez egvenesnovekedésti
koleoptil-tesztet hasznaltunk, melyhez a szokdsos eljardstél [8] eltérSen 48
ards Trificale koleoptilokat prepardltunk. Az idSben ismételt kisérletsoro-
zatokban az azonos tendencidk egyértelmlen mutatkoztak meg.

Eredmények és értékelésiik

A szkrin sordn leghatékonyabbnak bizonyult molekulikat egy ,rep-
rezentativ’’ kisérletben hasonlitottuk ossze. Az inhibitor hatdsi vegyiiletek
gatlé hatdsit a vizes kontroll szdzalékdban az 1. dbrdn tiintettik fel. Lidt-

haté, hogy mind a esirdzdst, mind a koleoptil- és a gyokérnivekedést legerd-

12
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sebben a kumarin gétolja. A vizsgdlt vegyiiletekhez hasonlé szerkezetil flo-
retin gyengébb, a floridzin és trimetilszarmazéka erésebb, de a kumarinndl
gyengébb inhibitorként viselkedett az alkalmazott 10-3 mél koncentricié-
néal. Mindez megegyezik HANCOCK és tarsai [4] megfigyélésével, akik 50 — 100
ppm floridzinnél taldltdk koleoptil-tesztben a legalacsonyabb, még kimutat-
haté inhibitor hatést.

A szkrinelt molekuldk koziil az I jelzésti tiint ki magas csirdzasgdt-
lasaval (50 9,), tovdbba gybkér- és koleoptilndvekedés gatlasaval (64 9, és
76 9,) is legjobban megkozelitette a kumarin hatésit. Az I-es molekula erd-
sebb ‘inhibitornak bizonyult kisérleteinkben, mint az ismert rokonvegyviilet,

a floridzin. A szkrin sordn csirdzdsgit-
giatlds last okozott a 7-es anyag, és a florid-
et zinnél nagyobb mértékben gitolta a
= gyokérnovekedést a 9-es és a 30-as jel-
50 zésil vegyiilet.

Koleoptil tesztben végzett dssze-
< hasonlitas adatait foglaltuk éssze a 2.
70- tablazatban, és mutatjuk be a prepa-

. ratumokat a 2. 4brdn. Lathatd, hogy
50
40
304
20
10
i

az I molekula még a kumarin nove-
Kumarin Floridzin

80

a)m
b=
clez

kedésgatlasat is felilmalja 1073 M
koncentracidban, de a koncentricio-
csokkenéssel jobban csikken gdtlo ha-
tdsa, mint a kumariné. A 9-es és 30-as
jelzésti molekula egy nagysdgrenddel
kisebb koncentrdaci6ji kumarin oldat-
tal megegyez6 mértékben gatolja a ke-
leoptilndvekedést a teszt feltételei ko-
zott. A koleoptil-tesztben kapott
szkrin eredmények arra utalnak, hogy
a kalkon-dihidrokalkon molekuldk

7 S 30

1. dbra

A kiemelt kalkon és dihidrokalkon moleku-
lak novekedésgdtldsdnak Osszehasonlitdsa
ismert inhibitorokkal. a) esfrdzds b) kole-

esetleg az auxin-szint befolydsoldsa ré-
vén fejtik ki névényi névekeddssza-
balyozé hatdsukat.

optilndvekedés ¢) gydkémavekedés GABoOR [2] monogrifidjiban egy
fejezet foglalkozik azokkal az ujabb
kutatésokkal, melyek a flavonoidok kémiai struktirdja és enzimg:tlé hatdsa
kozti osszefiiggés megismerésére irdnyulnak. gy SteENLID [6] azt taldlta,
hogy a kiilénbézs flavonoidok szubsztitudltsidguktol és glikozidos kotésiiktsl
fiiggen a novényi mitokondriumok ATP-szintézisét gatoljik.

Szerzé [5] egy mésik kozleményében arrél szdmol be, hogy a B gviirti
4’ helyzetében fenolos OH-val szubsztitualt flavonoidok 10-6 - 3 - 103 M
koncentriciétartomanyban stimuléljdk borsogyskér indol-3 ecetsav (IES)-
oxiddz aktivitdsit. A flavonokndl szokédsos szdmozds szerinti A gviriinél
7. pozicidban egy OH-csoport feltinden noveli a stimuldtorhatast, mig a 3’
és 4’ (mindkét!) hidroxilcsoportot tartalmazé molekulik gatoljik az enzim-
aktivitdst. Tovdbbd a 4’-nél klérral szubsztitudlt flavonoidok éppoly erfs
1ES-oxidaz “stimulidtorok, mint maga a dihidrokalkon szdrmazék: a florid-
zin. Szerz6 azonban megjegyzi, hogy ez nem komplett korrelicié az IES-
oxiddzra és novekedésre gyakorolt hatds koziott. Sok molekula, ami hatdsos
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Névekedésinhibitorokkal (10-3M) inkubélt koleoptilok képe 24 éra muilva.

12%

2. tablazat

Kalkonok és dihidrokalkonok inhibitorhatésa

koleoptil-tesztben

indol-3 ecelsav

kumarin

=

%]

o

f_{mum.f
OV

® @ | &)
Vesyiilet jelzése Konce}:lItrém(ﬁ, ‘ Koleogﬁhossz,
1 10-3 5,5
Kumarin 10-3 6,15
9 10-3 7.4
Kumarin 10-4 7,85
30 10-3 7,9
7 10-3 8,35
30 10-4 8,95
1 10-4 0,25
9 10-4 9,65
7 10-4 9,65
Kontroll (vizes) 9,75
Kontroll (IES) 12,0
8zDso, 0,6
kontroll

()

2. dbra

(Foté: Szejtling)
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stimuldtora az IES-oxidaznak, stimuldlja a gyékérnﬁvekedé&,t is, és antago-
nista az auxinokkal, mig mésok gatoljak az IES-oxiddzt és auxin antago-
nisték.

Az emlitett megfigyelések érvényességét vizsgdlataink a,lapjém kalko-
nok esetében is lehetségesnek tartjuk, minthogy a flavon vegyiiletek bio-
szintézisében a kalkonoknak kozponti szerepet tulajdonitanak.

Szkrin-vizsgilataink sorin megfigyelhettiik, hogy a névekedésinhibi-
tor hatds kivaltdsdndl nem dontd szerepil a glikozidkdtds, de a kalkon, vagy
dihidrokalkon jelleg sem. Ezt igazolja kisérleteinkben a cukorrészt nem tar-
talmazo, de névekedésaktiv 9-es és 30-as jelzésii molekula. Masrészrdl, a szkrin
sordn legjobban szerepelt I-es anyag dihidrokalkon, mig a szintén hatdsos
7-es, 9-es és 30-as vegyiilet kalkon. Jellemz§ viszont, hogy R* = hidroxi-
szubsztiticid jelenléte minden esetben, tovdbbd R2 = hidroxi, vagy metoxi-
¢és R® = metoxi-, vagy benziloxi- szubsztituens volt jelen minden inhibitor
molekuldban.

Kisérleti eredményeink tehdt aldtamasztjik a flavonoid anvagok egyik
csoportjanak, a kalkonoknak szerkezeti vondsal és novényfiziologiai hatdsa
- kozotti osszefiiggést.

Osszefoglalas

A természethben elfordulé novekedésinhibitorok (floridzin, kalko-
naringenin, sth.) analégiéjébél kiindulva kalkon-dihidrokalkon molekuldkat
szkrineltiink névényi novekedebgdfulo tulajdonsig szerint.

a) Koleopml teszt és csirdzdsi v1zsga.1(1,t0k alapjin harminckét vegyii-
leth6l négy molekula bizonyult névekedés-inhibitor hatdstnak.

b) Leghatékonyabb az I jelzést vegyiilet, amely 1073 M koncentrdci6-
ban a kumarin gitlé hatdsat is felillmulja koleoptil-tesztben.

c) A leghatékonyabb inhibitor molekula szerkezetére jellemzs, hogy
dihidrokalkon, cukorrészt, valamint R? és R? helyzetben két hidroxi- és egy
metoxi (R3) szubsztituenst tartalmaz.

A kalkon-dihidrokalkon tipusi molekuldk sokoldali biologiai hatdsos-
sagdt tdmasztjdk ald a novényl névekedésszabilyozdshan kimutatott sze-
repiikre vonatkozé kisérleti megfigyeléseink.
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Inhibitor Effect of Kalkons and Dihydrokalkons
on the Growth of Plants

M. TETENYI

CHINOIN, Biochemical Research Laboratory, Budapest (Hungary)

Summary

Ag an analogy to the natural growth inhibitors (floridzin, chalconaringenin, ete.)
moleeules of chaleons-dihydrochaleons have been sereened according to their growth inhibit-
ing effect.

a) On the basis of the Coleoptil-test and examinations of germination four mole-
cules out of 32 compounds proved to be growth inhibitors.

b) Most effective was compound I, which even in a concentration of 10-3 M surpas-
sed the inhibitor effect of coumarin in the coleoptil-test.

@) Characteristical for the strueture of the most effectiveinhibitor moleeule is that it
contains dihydrochalcon, a saecharid and in the positions R? and R? two hydroxi- and
one metoxi-group as substituents.

Our observations referring to the funketion of chalcons -dihydrochaleons in growth
regulation of plants support the many-sided biological effectiveness of molecules of the
chalcon-dihydrochalcon-type.

Table 1. Chalcon and dihydrochalcon molecules analysed for their growth inhibiting
effect by sereening. (1) Serial number and molecular weight of the compounds.

Table 2. Inhibitor effect of chalecons and dihydrochalcons in the coleoptil-test. (1)
Designation of the compound. (2) Concentration. (3) Length of the coleoptil.

Fig. 1. Comparison of growth inhibition of the investigated chaleons and dihydro-
chaleons and of some known inhibitors, a) Germination. b) Growth of coleaptils. ¢) Growth
of roots.

Fig. 2. Coleoptils incubated with growth inhibitors (10 —°M) after 24 hours.

Wachstumshemmende Wirkung von Kalkonen
und Dihydrokalkonen auf Pflanzen

M. TETENYI

CIIXNOIN, Biochemisches Forschungsluboratorium, Dudapest (Ungarn)

Zusammenfassung

Von der Analogie der in der Natur vorkommenden Wachstumsinhibitoren (Florid-
zin, Kalkonaringenin usw.) susgehend wurden IKalkon-Dihydrokalkon-Molekiile ihrer
wachstumhemmenden Wirkung nach getrennt.

a) Nach dem Koleoptil-Test und Keimungsuntersuchungen erwiesen sich aus 32
Verbindungen 4 Molekiile als Wachstumsinhibitoren,

b) Wirksamste der Verbindungen ist die Verbindung 7, die in einer Konzentration
von 10-3M im Koleoptil-Test die hemmende Wirkung des I{umarins iibertriftt.

¢) Fiir den Aufbau des wirksamsten Inhibitor-Molekiils ist bezeichnend, dass es
Dihydrokalkon, ein Saccharid, sowle in der PPosition R? und R* zwei Hydroxy- und einen
Metoxy- (R?®) Substituenten enthilt,
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Unsere Beobachtungen, die sich auf die Rolle der Molekiile vom Typ Kalkon-
Dihydrokalkon in der pflanzlichen Wachstumshemmung bezogen, haben die vielseitige
biclogische Wirksamkeit dieser Verbindungen unterstiizt.

Tab. 1. Die in den Versuch einbezogenen Kalkon und Dihydrokalkon-Molelkiile (1)
Bezeichnung (Nurmmer) und Molekulargewicht der Verbindungen.

T'ab. 2. Inhibitor-Wirkung von Kalkonen und Dihydrokalkonen im Koleoptil-Test.
(1) Bezeichnung der Verbindung, (2) Konzentration. (3) Linge des Koleoptils.

Abb, 1. Vergleich der Wachstumshemmung der ausgewdhlten Kalkon- und Dihydro-
kalkon-Molekiile mit bekannten Inhibitoren. a) Keimung. b) Wachstumn des Koleoptils,
c) Wurzelwachstum, :

Abb. 2. Koleoptile, die mit Wachstumsinhibitoren inkubiert wurden (10-3M),
nach 24 Stunden.

Topmossutee BIHAHHE KalTKOHOB M JMIHIPOKAIKOHOB HA POCT PACTeHMI

M. TETEHH

XMHOWH, Hayuno-uccrnenosaTenbcKas naGopartopus 6uoxmumud, Byjpanewt (Benrpusn)

Pezwme

Tlo anajorui ¢ HHTHONTOPAMH POCTA, BCTPEUAIOLIHMHES B MPHPOAE (dropupany, rkaj-
KOHADMHIEHHH M T. L) BLIAEIHIIN MOJCKY b KaJIKOH-THTHIPOKAIKOHA 110 ¢ROHCTBAN, TOPMO3SI-
LM POCT pacTeHHi.

a) Ha ocHOBaHHM K0JTEOTITHII-TECTA 1 HCCJIeM0BaHMH TPOPACTAHHS M3 32 coeHHCHIL Ue-
TLIPE MOJICKYJIBI IPOABHIH HHIHOHPYIOUIEE BIMSHHE HA POCT pacTeHHIH.

b) Haubosee s(iexTHBHLIM 0KA3aMHCh COBAHHEHHMST ¢ 0003HAUeHHeM I, KOTOpLIC B
KoHIeHTpauni 107% M B KOJICOMTHII-TECTE OKAIAJH TOPMO3STIIEE BIHSHHE, MpeBRILAIoNEe
BJIHSIHME KyMapHHa.

¢) Htst CTPYKTYpLl MoJleKyJl Haudosice 3(DeKTHBHLIX HHIHOHTOPOB XAPAKTEPHO TO, YTo
OHa COREPIKHT HaCTE Caxapa AMIHAPOKATIKOHA, & B MoJokeHHH R? 1 Ri- aBa ruppokcH- 1 0l
meTorcHeyOeTiTyanT (R3).

MHOroCTOpOHHSS GHoJTorHYecKast 3PYERTHBHOCTD MOJTCKYJI THIIA KallKoHa-gHr HAPOKa.I-
KOHa TIOATBEIKAALTCS HALIHMM HAOMOZCHISIMH B 0THOLIEHHH BBISICHEHHS! UX POJH B peryJiHpo-
BAHHH POCTa PACTeHHH.

Taba. 7. Moslexynbl KamKoHAa-THMHAPOKATKOHA B HCCJIEL0BAHHSIX TI0 TOPMOXKEHITIO pOCTa
pacremii, (1) CoenitacHHe, HOMED H MOJIEKYJSIPHBIR Bec,

Taba. 2. VurnGupyomee BIHSHHMC KAMCOHOB M CHAPOKAJIKOHOB B KOJEOTITILI-TECTE.
(1) OtosHauenue coemunennst. (2) Konnenrpauusa. (3) IITHHA Koi1e0 TTHIIL.

Puc. 7. CpaBHeHIe TOPMOBSILIErD BIMSIHHSA MOMACKY T KATKOHAUMHAPOKATIKOHA C APy THMI
N3BECTHLIMIL HHFHOUTOpaMH. &) IPOpacTaHHe. b) pocT KOJIeONTHAA, €) PocT Kopueit,

Puc. 2. Bug KoJeONTHIOB HHKYGHPOBAHHLIX ¢ HHTHGHTODAMH pocra (10-2 M) emycrst
24 wyaca,





