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Introducéao

As leishmanioses sdo classificadas como
doencas extremamente negligenciadas e oferecem
sérios riscos a saude em diversos paises,
principalmente subdesenvolvidos e em
desenvolvimento. Acredita-se que 12 milhdes de
pessoas sofram de leishmaniose em todo o mundo’.

A quimioterapia das leishmanioses ainda é um
grave problema, pois os farmacos atualmente em
uso sao ineficientes, bastante toxicos e caros. Outro
fator importante é a resisténcia que muitas cepas de
parasitas vem apresentando frente as drogas de
escolha’.

Dessa forma, € de grande importancia a busca
por novos compostos candidatos a farmacos que
sejam menos toxicos e mais ativos no combate
dessa doenca.

O sistema pirazolico tem sido exaustivamente
estudado devido a sua importancia comercial na
indastria farmacéutica. Trabalhos desenvolvidos
pelo nosso grupo de pesquisa que incluem esse
sistema vem mostrando bons resultados frente a
Leishmania amazonensis, in vitro e in vivo.?

Com o objetivo de sintetizar novas substéncias
candidatas a atividade antileishmania relatamos a
preparacao de 9 derivados pirazolicos inéditos (3a-

i).
Resultados e Discussao

Os compostos (3a-i) foram sintetizados reagindo-
se os intermediarios (2a-i) com azida de sédio e
cloreto de aménio®, utilizando DMF com solvente. A
purificacdo dos derivados (3a-i) ocorreu por
recristalizacdo em etanol e agua. Seus pontos de
fusédo, rendimento e IV encontram-se na tabela 1.

A sintese dos derivados 5-amino-1-aril-4-ciano-
1H-pirazois (2a-i) foi realizada através da reacéo
entre arilidrazinas (1la-i), e etoximetilenomalonotrila
(EMMN).*

Todos os derivados foram caracterizados para
métodos espectrométricos como IV, RMN *H e **C.
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a. EMMN, etanol; b. NaNs, NH4CI, DMF.

Figura 1. Rota sintética para preparacdo dos derivados
pirazélicos.

Compostos PF (C) | Rend. (%) IV (cm )

3a (R=H) 137-139 57 3326,3225,1626
3b (R=2-Cl) 133-135 57 3357,3219,1619
3c (R=3-Cl) 164-165 74 3459,3222,1640
3d (R=3,5-diCl) 210-211 66 3403,3236,1640
3e (R=3-Br) 175-176 68 3455,3203,1618
3f (R= 2-F) 120-121 47 3355,3222,1622
39 (R=3-F) 179-180 74 3351,3223,1607
3h (R=4-F) 172-173 62 3347,3222,1616
3i (R= 4-OCHj3) 124-125 62 3360,3183,1632

Tabela 1: Rendimentos, ponto de fusdo e IV dos

derivados
(3a-i).

Conclusobes

Neste trabalho foram sintetizados 9 produtos
inéditos na literatura com 6timos rendimentos (74-
47%) e que sdo potenciais candidatos a atividade
antileishmania. Os testes de atividade serdo
realizados no Depto. Imunobiologia-IB-UFF sob a
supervisao da Profa. Dra. Veronica F. Amaral.
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