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Introducéao

A reacdo de Baylis-Hillman (RBH) conduz a
preparacdo dos adutos 1-10 (Figura 1) em uma etapa
sintética, a partir do aldeido e do aceptor de Michael
adequado, em presenca de DABCO como
catalisador. A RBH (Esquema 1) foi descoberta em
1972 e é hoje amplamente utilizada para sintese
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Esquemal. GRE= grupo eletron-retirador, CO2R, CN,
CHO, COR. R1 e R2 = H, alquila ou arila.

Nosso grupo vem concentrando esforcos na
preparagédo eficiente de adutos de Baylis-Hillman
aromaticos e suas avaliagbes na quimioterapia ou
profilaxia de doengas tropicais endémicas (ex.
Esquistossomose, Leishmaniose e Malaria). Neste
trabalho descrevemos a sintese de dez adutos de BH
(1-10, figura 1), sendo 5 uma substancia inédita, e os
apresentamos como uma nova classe de
moluscicida. Estes adutos foram bioavaliados contra
0 caramujo Biomphalaria glabrata, transmissor da
Esquistossomose.”

Resultados e Discussao

Os adutos de BH 1-10 (Figura 1) Foram preparados
mediante reacdo entre 0.6 mmol de acrilonitrila ou
acrilato de metila e 0.6 mmol de aldeido
correspondente, em 1mL de DMSO, a ta., até o
consumo total ou parcial do aldeido (entre 1h até 2
dias de reacao), acompanhado por CCF, 2:8 acetato
de etila:hexano como eluente (revelacdo em camara
escura, lampada de UV, 254nm). A mistura foi
diretamente purificada em coluna cromatogréafica
(Cromatografia relampago, 10% acetato de etila em
hexano como eluente, 40-90% rendimento isolado) e
caracterizada por 'RMN. Na tabela 1 mostramos os
resultados mais importantes de bioatividade
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encontrados nos adutos 1-10 contra B.glabrata.
Nesta tabela destacamos somente os adutos mais
ativos 1, 2 e 8. Entretanto, bdos os adutos foram
avaliados em quadruplicata, nas concentracdes de
100, 50 e 10 mg/mL e os valores de LCyy, LCsy € LCq
dos adutos 1, 2 e 8 também foram obtidos.

Figura 1. Adutos de BH 1-10, preparados e avaliados
neste trabalho.
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Tabela 1. Atividades moluscicidas de 1, 2 e 8 (ng/mL)
apols 24 h de exposicdo nas condi¢6es laboratoriais .*

aduto LCyo LCx LCqy
1 4.05 6.65 9.23
2 3.96 7.30 10.64
8 12.00 17.10 22.70

* didmetro do caramujo 9-16 mm.

Conclusdes

Entre os dez adutos de BH bioavaliados neste
trabalho, apresentamos o aduto 1 como uma nova
substancia promissora para a profilaxia da
esquistossomose.®
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