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Introducéao

Diversas classes de compostos organicos despertam
especial interesse devido a versatilidade estrutural de
suas moléculas, modificagdes estruturais podem
torna-las mais e ativas e menos tdxicas que 0s

compostos protétipos. A Talidomida, derivado
ftalimidico, foi introduzida como hipnético e sedativo,
revelando propriedades antinflamatérias e

teratogénicas. Ftalimidas em geral, ttm apresentado
atividades  analgésicas’,  hipolipidémicas® e
anticonvulsivantes®. Verificamos ainda, que derivados
da tiosemicarbazida® apresentam atividade
antimicrobiana,  antiprotozoaria e  antitumoral.
Almejando a sintese de novas moléculas bioativas,
nosso grupo de pesquisa, sintetizou derivados
ftalimidicos e realizou testes frente a microrganismos
patégenos além de testes de concentracdo letal em
micro-crustaceos (Artemia salina L.) no intuito de
tracar um perfil bioldgico dessas substancias.

Resultados e Discussao

1. SINTESE

As ftalimidas sdo imidas ciclicas, compostos que
contém o grupo —CO-N(R)-CO-, sendo R um atomo
de hidrogénio grupo alquila ou grupo arila, podem ser
preparadas a partir da condensacao de anidrido ftalico
com aminas apropriadas. Para sintese do composto
(1) condensase o0 anidrido ftdlico com a
tiosemicarbazida em presenca de acido acético sob
refluxo (110 — 120°C). O composto (2) é sintetizado
utilizando-se a amina feniltiosemicarbazida, também
em meio acido e refluxo (110 — 120°C). Obtém-se o
composto (3) com a ciclizagdo do composto (1),
para isso, utiliza-se acido cloroacético em presenca
de acetato de sédio e metanol.
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2. ATIVIDADE ANTIMICROBIANA

Os microrganismos submetidos as drogas foram:
Micrococcus  luteus, Kleibsiella  pneumoniae,
Staphilococcus faecalis, Bacillus subtilis,
Stafilococcus aureus, Mycobacterium smegmatis,
Escherichia coli e Céndida albicans. Nenhum dos
compostos revelou importante atividade frente aos
microrganismos testados. Este resultado sugere que
a incorporacdo do ndcleo ftalimidico, suprime a
atividade  antimicrobiana  inerente  a  porcao
tiosemicarbazida.

3. AVALIACAO DA CONCENTRACAO LETAL

Os ensaios de Concentracdo Letal foram realizados
conforme a literatura descrita na referencia 5. Os
resultados revelaram que os derivados 2 e 3, foram
menos toxicos que o composto 1 (Ftalil-
tiosemicarbazida). Supbe-se que a presenca de
grupos substituintes volumosos em N' da porgéo
tiosemicarbazida, provoca redugéo da toxicidade dos

Substancias 1 2 3

CLs, (my/mL) 328,01 684,61 507,65

derivados obtidos. Os resultados s@o expostos na
tabela abaixo:

Conclusdes |

Os testes preliminares de atividade biolégica
demonstram que, os novos derivados da ftalimida nao
foram ativos frente a microrganismos Gram positivos,
negativos, fungos e leveduras. Consta-se ainda
que, a presenca de grupamentos volumosos reduz
consideravelmente a toxicidade dos derivados ftalil-
tiosemicarbazida.
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