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Introducéao

Aza-agucares compdem uma classe de compostos
com variado poder terapéutico, combatendo infec¢des
virais, cancer, atuando no tratamento do diabetes ndo
dependente de insulina e de algumas desordens
genéticas. Seu mecanismo de atuacéo é através da
inibicdo de enzimas tipo glicosidase, responsaveis
por uma gama de processos anabdlicos e
catabodlicos. Como exemplos de aza-agUcares
utilizados pela industria farmacéutica podem ser
citados dois derivados da deoxinojirimicina (1) o
Miglitol (2), utilizado em diabetes Mellitus, e o
Zavesca (3), indicado para doenca hereditaria
Gauche tipo . Um epimero da deoxinojirimicina @)
apresenta atividade antitumoral.

OH QH
HOI,,,ETE H O/l, 6 ‘\\OH
,\ll on N ""//OH
R R
R=H (1) R=Pentil (4)
R=CH,CH,0H (2)
R=n-Butil (3)

O objetivo deste trabalho é realizar uma rota de
sintese do epimero da deoxinojirimicina,
inserindo uma parte de aminoacido ao aza-
acucar, para futuros ensaios frente as
glicosidases.

Resultados e Discussao

Para a sintese do aza-aglcar serd empregada uma
dupla reacdo de substituicdo nucleofilica no
intermediario 7, usando como nucledfilo butilamina e

Lisina (esquema 1)
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Esquema 1 - Rota de sintese do aza-aglicar
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Para a sintese do 2,3,4,6-tetra-O-
benzilglicopiranosideo (5) foi empregado como
material de partida o glicopiranosideo de metila (9).

As hidroxilas livres de 9 foram protegidas com
grupos benzilas , através do tratamento NaH em THF
anidro, seguido da adicdo de cloreto de benzila
fornecendo o derivado tetrabenzilado (10), em 97%
de rendimento. A hidrélise de 10 com uma mistura
de &cido acético e acido sulfdrico formou, apods
adicdo de agua, seguido de recristalizacdo do
2,3,4,6-tetra-O-benzilglicopiranosideo (5) em 70% de
rendimento. A reducdo da substéncia 6 com hidreto
de litio e aluminio em THF, produziu o diol 6 com
rendimento quantitativo (esquema 2)
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Esquema 2

Nas hidroxilas do diol 6 foram inseridas grupos de
saidas: mesilatos e ftriflatos. Para a sintese do
dimesilato 11 foi realizado a reagdo com cloreto de
mesila em piridina a 0 °C dimesilato com rendimento
de 87% . Para a insercdo do triflato foi realizado a
reacdo do diol com anidrido trifluormetanosulfénico na
presenca de piridina e dclorometano a -20 °C. O di-
triflato 7 foi obtido em rendimento quantitativo.

Os ditriflatos 7 e o dimesilatos estdo sendo
submetidos a reacdo com N-butilamina, e as
condicbes experimentais estdo sendo otimizadas.
Posteriormente serdo realizadas as eacgfes com o
aminoacido lisina.

Conclusoes

Até o presente momento foi sintetizado o triflato 7
em 4 etapas a partir do glicopiranosideo de metila
com rendimento total de 68% .
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