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Introducao |

Dados da Organizacdo Mundial de Saude (OMS)
mostram que em 2013 ocorreram cerca de 198
milhdes de casos de maléaria e quase 1 milhdo de
mortes devido a doenga, principalmente em paises
africanos, sendo que a maioria das vitimas sao
criancas de até 5 anos de idade.’
Embora Cloroquina (CQ) e Amodiaquina (AQ)
tenham desempenhado um papel relevante no
tratamento da maléria nas Ultimas décadas (Figura
1), o surgimento de cepas P. falciparum resistentes
a CQ apresenta-se como um grave problema.
Dessa forma, o desenvolvimento de novas
substancias ativas frente a essas cepas, que sejam
de facil obtencao e de baixo custo, além de grande
desafio, € essencial para o sucesso do tratamento
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Figura 1. Aminoquinolinas anti-P. falciparum

Com o objetivo de obter novos compostos com
atividade anti-P. falciparum foram sintetizadas
algumas amidas derivadas da CQ (1) e AQ (2)
alterando a cadeia lateral presente na posi¢ao 4
(Figura 2).

Figura 2. Estruturas das amidas preconizadas

Resultados e Discussao |

A condensacao entre a 4,7-dicloroquinolina (DCQ)
com aminoacidos é descrita na literatura e foram
reproduzidas em nosso laboratério em rendimentos
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similares (~60% para o derivado alifatico 3° e > 90%
para o aromatico 43) (Esquema 1).
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Reagentes e condigées: (i) HoN(CH2)3CO2H, fenol, 120°C / 12h;
(i) &c. p-aminobenzoico, etanol, refluxo / 1,5h.

Esquema 1. Sintese dos 4cidos 3 e 4

Os acidos 3 e 4 foram condensados com aminas,
sob catalise com &cido bérico em tolueno (ou xileno)
ao refluxo,”® levando a formacdo das amidas
derivadas 1 e 2 por um processo simples com
rendimentos superiores a 80% (Esquema 2).
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Esquema 2. Sintese das amidas 1 e 2

Conclusoes |

As amidas 1 e 2 derivadas da condensacao com
morfolina, N-metilpiperazina, piperidina e
cicloexilamina foram obtidas em bons rendimentos
por uma rota simples e de baixo custo. A utilizagao
de outras aminas alifaticas, aromaticas e
heterociclicas estdo em curso em nosso laboratério.
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