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Introducéao

Substancia  heterociclicas sdo  amplamente
versateis pelo seu emprego em sintese orgéanica, bem
como as muitas aplicacdes farmacoldgicas.
Derivados de 1,2,4-oxadiazois apresentam diversas
bioatividades, tais como bactericida, fungicida e
pesticida, por exemplo™? (Figura 1).

Figura 1. 1,2,4-oxadiazol com atividade bactericida e
fungicida.

Um dos métodos de sintese para a formacado de
1,2,4-oxadiazdis, envolve a ciclo-adicao 1,3-dipolar de
Oxidos de nitrila a nitrilas. Nosso grupo de pesquisa
vem investigando tal reacdo empregando acido
tricloro-isociandrico (ATCI) como agente oxidante na
formacdo de cloretos de imidoila, precursor dos
oxidos de nitrila®®. Através desta metodologia, nds
sintetizamos alguns derivados de 1,2,4-oxadiazois
3,5-dissubstituidos.

Resultados e Discussao

Benzaldeido e 2-cloro-benzaldeido foram
empregados para a sintese de benzaldoximas, com
um rendimento de 70% e 60%, respectivamente. As
benzaldoximas foram oxidadas com &cido tricloro-
isocianurico fornecendo o0s respectivos cloretos de
imidoila, que na presenca de trietilamina, forneceram
0s respectivos oxidos de nitrila. Os derivados de 3-
aril-5-(3-piridila)-1,2,4-oxadiazois (la-b) foram obtidos
pela reacdo de ciclo-adicdo 1,3-dipolar entre estes
Oxidos de nitrila e 3ciano-piridina. A rota sintética
geral empregada é apresentada no Esquema 1.

Esta Ultima etapa racional foi conduzida sob
agitacdo durante 24h a temperatura ambiente e
também em refluxo durante 1h, a 40°C, em
microondas (MO). Entretanto, apenas a metodologia
por MO se mostrou eficiente”.
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Esquema 1. Rota sintética empregada.

A purificagdo dos produtos foi realizada por
cromatografia em coluna flash e confirmada por
cromatografia gasosa. Os rendimentos globais foram
de 20% para a substancia 1a e 30% para 1b.

A caracterizagdo foi conduzida essencialmente por
RMN, onde la apresentou 0s seguintes sinais para
RMN-'‘H d 7,6-7,5H-Ph,m), d 8,0(H10,d), d
8,5(H11,d), d 8,8(H9,d) e d 9,3(H7,s); RMN-*C d
174(C5), d 168(C3), d 154-140(C6-11) e d 136-
120(C12-16). A substancia 1b apresentou os
seguintes sinais para RMN-'H d 7,6-7,5(H-Ph,m), d
8,0(H10,d), d 8,5(H11,d), d 8,8(H9,s) e d 9,3(H7,s);
RMN-2C d 174(C5), d 168(C3), d 154-136(C6-11) e d
136-120(C12-16).

Conclusodes |

A metodologia empregada forneceu dois diferentes
1,2,4-oxadiazéis, sendo o composto 1b inédito na
literatura. O método de sintese via reacdo por MO se
mostrou adequado para sintese destas substancias.
Esta mesma sintese conduzida em temperatura
ambiente ainda ndo forneceu os produtos propostos.
As distintas formas de aquecimento entre estes dois
sistemas pode ser o motivo por estes diferentes
resultados.

Estudos investigando sua possivel
estdo sendo desenvolvidos.
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