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Introducao

O interesse em compostos 1,2,3-triazélicos vem
crescendo na area de quimica medicinal devido a
sua diversidade de efeitos biolégicos e sintese
relativamente simples. Alguns derivados destas
moléculas heterociclicas ja estdo em fase final de
ensaios clinicos para o tratamento de cancer, HIV e
como antibiéticos. Neste trabalho reportamos a
sintese de triazois ndo glicosidicos e seu efeito
antioxidante e inibitério na glicosidase de levedura
MAL12.

Resultados e Discussao

Todos os 1,2,3-triaz0is descritos neste trabalho
foram preparados por rotas sintéticas conhecidas. A
metodologia sintética baseou-se na reagdo de
cicloadicdo 1,3-dipolar de Huisgen catalisadas por
cobre'. Os sessenta compostos sintetizados foram
triados a 500 uM na atividade enzimatica da MAL12
e no ensaio de potencial antioxidante DPPH. No
teste de inibicdo da MAL12, seis compostos foram
considerados ativos (inibicdo = 60%) com a inibicao
méxima chegando a 99,4% nesta concentracdo. Os
valores de ICs, foram calculados para os compostos
ativos e variaram de 54 a 482 uM (Figura 1). Quatro
compostos apresentaram valores de 1Csq menores
(mais potentes) que a acarbose (IC5=109 uM). A
maior parte dos inibidores ativos € derivada de
carboxialdeidos, fenilhidrazonas, oximas e N-
metilenoisonicotinamida.

O teste de potencial antioxidante* demonstrou que
quatro compostos tiveram uma atividade de
scavenger do radical DPPH semelhante ao
antioxidante comercial trolox (75,3-76,5%, versus
81,2% trolox.

Nossos dados apontam que os fenil triazois
possuem um efeito dual que pode ser explorado
para o desenvolvimento de farmacos. Estudos estdo
sendo conduzidos pelo nosso grupo para determinar
a cinética do mecanismo de inibicdo promovida por
estes compostos.
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Tabela 1: ICs, e indice de eficiéncia de ligacdo dos
triaz6is na atividade da maltase de levedura MAL12
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Conclusodes

Neste trabalho reportamos a sintese de uma nova
classe de moléculas triazdlicas ndo glicosidicas
através de simplificacdo molecular com potencial
antioxidante e antidiabético que pode ser explorado
para o desenvolvimento de farmacos.
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