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Introducéao

Alguns heterociclos tém sido muito importantes
para a Quimica Medicinal, pois sao facilmente
preparados e funcionalizados. Neste contexto, o
ndcleo tiazolidinona apresenta amplo campo de
atividade biol6gica. Seus compostos apresentam
atividade hipnética, antibacteriana, anti-hemolitica,
tuberculostética, anticonvulsivante, antiinflamatéria,
antifingica e antiviral.*

A principal rota sintética para obtencdo de
tiazolidinonas é a ciclocondensacdo de trés
componentes em uma Unica etapa: uma amina, um
aldeido e o acido mercaptoacético.?*

Neste trabalho, visou-se a sintese de novas 1,3
tiazolidin-4-onas la-j utilizando como amina a 2[(5-
amino-1,3,4-tiadiazol-2-il)-difluormetil]-fenilace-tamida
2, previamente sintetizada por Boechat e
colaboradores.*

Resultados e Discussao

O composto 2 foi sintetizado a partir da isatina N
acetilada 3, que apés difluoracdo com dietilamino
trifluoreto de enxofre (DAST), em diclorometano, sofre
a ruptura do anel inddlico na presenca de
tiosemicarbazida em &cido acético. A posterior
ciclizacéo intramolecular do intermediario formado foi
realizada em &cido sulfurico concentrado levando a
obtenc&o da amina 2 (Esquema 1).*
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Esquema 1: Obtencao da amina 2

As tiazolidinonas la-j foram obtidas através da
reacdo de ciclocondensacdo entre o acido
mercaptoacético, os benzaldeidos substituidos @a-j)
e a 5-amino-tiadiazina 2, sob refluxo de tolueno,
utilizando-se de sistema Dean-Stark.(Esquema 2).
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Esquema 2: Sintese das 1,3-tiazolidin-4-onas la-j

Estas reagbes foram acompanhadas por CCF e o
tempo reacional variou de 18-24 horas. Todas as
moléculas sintetizadas foram purificadas por
cromatografia em coluna, tendo como eluentes
hexano:acetato de etila em crescente polaridade,
levando a obtencdo dos produtos desejados em
rendimentos razoaveis (Tabela 1). Os compostos la-j
foram caracterizados por RMN de *H, *C e F.

Tabela 1: Rendimentos e Pontos de Fuséo la-j

R Rend. (%) p.f. C)
la H 66 154-155
1b  2-NO2 30 208-210
1c  3-NO2 45 202-204
1d  4-NO2 37 74-76
le 2-F 71 92-93
1f 3-F 65 110-111
19 A-F 42 164-165
1h  2-OMe 40 194-198
1i 3-OMe 59 131-133
1j 4-OMe 80 72-73

Conclusdes |

Neste trabalho foram obtidas dez moléculas
inéditas com potencial atividade farmacolégica. Esta
metodologia pode ser aplicada para a sintese de 1,3-
tiazolidin-4-onas com diferentes substituintes nas
posicbes 2 e 3 do heterociclo dependendo dos
precursores aldeido e amina.
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