Sociedade Brasileira de Quimica ( SBQ)

Sintese e Avaliacéo Bioldgica de Derivados Imidazol

Rafael Mafra de P. Dias '* (PG), Gustavo Senra G. de Carvalho
? (PQ), Adilson D. da Silva

(IC), Elaine Soares coimbra

*e-mail: rafaelmafrapd@yahoo.com.br

idinicos.

! (PG), Patricia de Almeida Machado
1
(PQ)

! Departamento de Quimica, ICE, Universidade Federal de Juiz de Fora, Campus Universitario Martelos, Juiz de Fora-

MG, 36036-900, Brasil.

2 Departamento de Parasitologia, Microbiologia e Imunologia, ICB, Universidade Federal de Juiz de fora, Campus

Universitario Martelos, Juiz de Fora-MG, 36036-900, Brasil.

Palavras Chave: imidazolidinas, leishmania, sintese, avaliagdo biolégica.

Introducao |

Derivados imidazélicos possuem uma larga faixa
de propriedades terapéuticas, como anti-
bacterianos, anti-tumorais, anti-fingicos e
antiparasitarios. Dentre as classes destes derivados,
estao os tetraidroimidazéis ou imidazolidinos.' Esses

imidazolidinos sdo aminas  ciclicas com
interessantes propriedades farmacolégicas
estudadas, dentre elas a atividade anti-
Tripanossoma cruzi, responsavel pela Doenca de
Chagas.”®

Tendo em vista a comprovada atividade

antiparasitaria, este trabalho visou a sintese e
avaliacao leishmanicida de uma série de analogos
imidazolidinicos. As leishmanioses séao
consideradas doencas negligenciadas as quais
carecem de desenvolvimento de novas alternativas
terapéuticas, visto que a quimioterapia de primeira
linha ¢é feita com antimoniais pentavalentes
(estibogluconato de sédio e antimoniato de
meglumina) os quais, sdo toxicos e de alto custo.*

Resultados e Discussao |

Para a obtencdo dos derivados imidazolidinicos
como demonstrado no esquema 1, inicialmente
realizou-se a condensagdo do p-anisaldeido com a
etilenodiamina formando o composto 1 (95%), que
sofreu redugdo com NaBH,, para a formacédo do
composto 2 (90%).

A formacdo do anel
através da reacdo da amina reduzida com aldeidos
arométicos e formaldeido 37% em EtOH e
aquecimento a 70°C por 45 minutos fornecendo os
compostos finais 3a-g (60-80%).

Todos os compostos foram caracterizados por
diferentes técnicas espectroscopicas, a saber,
infravermelho, RMN 'H e de °C. Pela andlise dos
espectros de RMN de 3¢ pode-se observar a
presenca de um pico na regido de o 81,0 ppm
referente ao carbono presente entre os dois atomos
de nitrogénios do anel imidazolidinico
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Posteriormente os compostos foram testados em
promastigotas de Leishmania e os resultados foram
expressos em Cls, (Concentracao Inibitéria de 50%
do crescimento dos parasitos) (Tabela 1).
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Esquema 1. Slntese dos analogos |m|dazo||d|n|cos.

Clso (UM)

Compostos | L. amazonensis L. major

1 > 87 >87

2 6,18 + 0,563 59+0,84

3a 21,61 +£1,29 7,09 +0,35

3b > 87 -

3c > 87 19,86 + 2,13

3d 34,93 + 3,96 10,44 + 1,00

3e 30,77 £ 5,25 16,64 + 1,53

3f > 87 -

3ag 14,91 + 0,35 7,76 + 0,86

Tabela 1. Atividade dos derivados imidazolidinos.

imidazdlico foi realizada Conclusdes |

Todos o0s compostos foram obtidos em
rendimentos satisfatorios (60-80%) e o0s testes
biolégicos mostraram-se promissores, visto que
dentre os 9 compostos testados 3 deles (2, 3a e 39)
apresentaram atividade biolégica.
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