Sociedade Brasileira de Quimica (SBQ)

Sintese de Novos Derivados Quinolonicos Contendo Substituintes
Triazélicos

Cecilia S. Riscado (PG), Isakelly P. Marques (PG), Leticia V. Faro (IC), Anna Claudia Cunha (PQ),
Vitor Francisco Ferreira (PQ), Maria Cecilia B. V. de Souza (PQ)*

*e-mail: gqocica@vm.uff

Universidade Federal Fluminense

Departamento de Quimica Organica - Instituto de Quimica— CEG

Outeiro de S&o Jodo Batista-s/n°® - Valonguinho - 24020-150 - Niteroi - RJ

Palavras Chave: quinolonas, triazois, antivirais.

Introducéo

O ndcleo 1,2,3 triazol e seus derivados ganharam
atencdo consideravel nas Ultimas décadas devido ao
seu valor quimioterapéutico." Varios 1,2,3 triaz6is sé&o
potentes antimicrobianos? e antivirais®.

E incontestavel ainda a importancia dos derivados
quinolénicos, tanto como antibacterianos, quanto
como antivirais**®, estas dltimas propriedades mais
divulgadas a partir dos Ultimos sete anos. Dando
continuidade a trabalhos do nosso grupo que visam a
obtencdo de novos compostos quinoldnicos com
potencial atividade antiviral, estamos relatando
nossas pesquisas relacionadas a sintese de
quinolonas contendo substituintes triazélicos.

Resultados e Discussao

Neste trabalho foi empregada a metodologia de
construcdo do anel triazdlico a partir de
aminoanilinoacrilatos de etila (2), os quais foram
obtidos por hidrogenacéo, sob catalise de Pd/C, a 3,0
atm, dos nitrocompostos correspondentes 1.
A reacdo destes aminoanilinoacrilatos 2 com
diazomalonaldeido  (3), produziu os acrilatos
triazélicos inéditos 4, que tiveram suas estruturas
determinadas por espectroscopia de RMN de H e de
B3C. Estas substancias, de pontos de fusdo 176-
178°C e 80-82°C, respectivamente, foram obtidas
com rendimentos iguais a 90% e 73%, também
respectivamente. Nos espectros de RMN de *H
destes compostos podem ser destacados: o sinal
singleto correspondente ao hidrogénio aldeidico em
10,22 ppm para o derivado p-substituido e em 10,23
ppm no caso do produto m-substituido; o dubleto
correspondente ao hidrogénio beta-carbonilico, em
8,52ppm (para) e em 8,51ppm (meta).

O a-carbetoxi-b-(4-formil-[1,2,3]triazolil-1) anilino foi
submetido a reacdo de ciclizacdo térmica em
Dowtherm A® resultando na quinolona 5, em 44% de
rendimento (ndo otimizado), que se constitui no
primeiro exemplo de quinolonas contendo o anel
triazdlico ligado a sistema aromatico. Sua estrutura
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Figura 1.

Conclusdes

Neste trabalho foram obtidos dois acrilatos
triazolicos e uma quinolona triazélica inéditos,
estabelecendo-se metodologia adequada para a
obtencdo de novos derivados quinolénicos contendo
substituintes triazélicos, na qual se faz a construcéo
do nucleo triazdlico via reagdo entre um composto
diazodicarbonilado e um derivado aminoanilinoacrilato
conveniente. As quinolonas com substituintes
triazolicos sdo substancias com potencial atividade
biolégica e assim o estabelecimento desta
metodologia consiste em um resultado altamente
promissor uma vez que se variando as anilinas e os
tipos de compostos diazodicarbonilados empregados
pode-se obter quinolonas contendo diferentes
substituintes no anel benzénico bem como no ndcleo
triazélico. Quanto a estas novas quinolonas entao
obtidas, podem ser transformadas em novos
derivados realizando-se outras reagfes como, por
exemplo, N-alquilagbes, transformagBes sobre o
grupo carboxietila em C3, reacdes de obtencdo de
ribo ou aciclonucleosideos correspondentes.
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