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Introducao \

Nos ultimos anos, artigos publicados por nosso
grupo evidenciaram que a heterofuncionalizagao
sobre o curso da reagdo da estrutura da -
lapachona (1) em imidazois bioativos, foi de grande
valia no desenvolvimento de uma quimioterapia da
Doenca de Chagas e na formagao de recursos
humanos .

Embora a rota sintética leve a formagéo de
imidazéis, estes produtos sao de dificil isolamento e
purificagdo, com rendimentos razoaveis, aspectos
praticos que se tornam as vezes limitantes para a
uso dessa rota em larga escala (Esq. 1).

Esquema 1: Rota sintética utilizada na formagéao
dos imidazois (2-6)"?.
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(1) B-lapachona (2) R = 3-indolil; 56%
(3) R = fenil; 78%

(4) R = o-cloro-fenil; 85%
(5) R = m-toluil; 73%

(6) R = p-toluil; 78%

O estudo da formacéo destes heterociclos em larga
escala € de suma importancia na viabilizagdo de
estudos biolégicos avangados.

Visando a obtencado de reagdes mais limpas e com
maior rendimento, fizemos um estudo comparativo
utilizando diversas fontes de amoénia sobre o curso
da reagao.

Resultados e Discusséao |

Os imidazdis podem ser sintetizados através da
condensacdo de quinonas com aldeidos em meio
acido, §gb refluxo, utilizando-se uma fonte de
amoénia. “ Utilizando o benzaldeido como padréo,
testamos diversos sais de amdnia como fonte de
nitrogénio na formagao de imidazéis.

A formacao de produtos, assim como o término das
reagdes foram acompanhados por placas
cromatograficas (TLC) usando como padrbes a B-
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lapachona (1) e o imidazol (3),
anteriormente preparado1.

Os rendimentos dos produtos cromatograficamente
puros foram calculados apds isolamento dos

imidazoéis por cromatografia em coluna (Tab. 1).

produto

Tabela 1. Comparagao de parametros reacionais na
formacédo do imidazol (3) com o uso de diferentes
sais de amdnia.

Sal de amoénia Tempg de Rendimento
reagao
Acetato de 2h 58%
amonia
Carbonato de 15min 95%
amonia
Oxalato de 40min 75%
amonia
Cltrafolde 1,5h 65%
amonia
SulfaAtolde 2 dias Mistura reacional
amonia complexa
CIoreAtolde 3 dias Mistura reacional
amonia complexa
Nitra}olde 2 dias Mistura reacional
amonia complexa

Conclusdes |

O uso do carbonato de amdnia na sintese de
imidazéis mostrou-se o mais eficiente em
rendimento, diminuicdo do tempo reacional, menor
formacdo de subprodutos minoritérios e isolamento
mais simplificado.
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