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Introducao

A descoberta de novos inseticidas larvais, Uteis no
combate ao mosquito vetor da Dengue (Aedes
aegypti) representa uma importante area de
pesquisa, visto que os inseticidas em uso doméstico
atual apresentam limitagbes, como exemplificado
pelo organofosforado Temefés.'?

Considerando a bem reconhecida versatilidade
quimica e farmacolégica de  hidrazonas,
tiossemicarbazonas e seus biois6steros,> nosso
grupo decidiu investigar a agéo inseticida de uma
inédita série congenérica de aril-tiossemicarbazonas
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Figura 1. Exemplo da versatilidade
farmacologica das tiossemicarbazonas.

Resultados e Discussao

Partindo-se de aldeidos comerciais, foram
sintetizadas tiossemicarbazonas, AT(02,03,04), e
uma bis-tiossemicarbazona, AT 01. Outrossim, a fim
de estabelecer uma relacdo bioisostérica, dois
derivados das semicarbazonas, AS (05, 06) foram
também obtidos. Em geral, a metodologia sintética
desenvolvida, ilustrada no Esquema 1, apresentou
rendimento global excelente (40-70%) e alta
praticidade, resultando em produtos cristalinos e
estaveis. X
H,S04, EtOH, ta. He&(Ar)vN\N/'LN/H

ou refiuxo, 4-24hs H |
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Esquema 1. Rotas sintéticas.

Tendo em maos estes compostos, eles foram testados
nos ensaios contra as formas larvais L4 do Aedes
aegypti, seguindo a metodologia recomendada pela
OMS®. Segundo Cheng et al.’, compostos que
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apresentem valores de ClLsg < 100 ppm sao
considerados como promissores. De fato, as
tiossemicarbazonas AT-03 e AT-04 mostraram
excelentes valores de Clsy, denotando claramente
que estes compostos sdo inseticidas larvais.

Tabela 1: Screening frente as formas larvais L4 do Aedes
aegypti.

Compostos CLso (ppm)
AT-01 >500
AT-02 32,79
AT-03 28.83
AT-04 17.05
AS-05 >500
AS-06 >500

Por outro lado, nenhuma das semicarbazonas (AS)
testadas  mostraram  razoavel agdo  inseticida.
Considerando a relacéo bioisostérica entre
semicarbazonas e tiossemicarbazonas, é evidente que a
tiocarbonila constitui um grupo farmacoférico. Por ultimo,
a citotoxicidade, frente a esplendcitos de camundongos
BALB\c, foi mensurado para os compostos AT-02, AT-03.
Estes, por outro lado, ndo apresentaram agao citotoxicas
em concentragfes menores que 100ug.mL'1.

Conclusao

Um set de tiossemicarbazonas e anélogos,
guimicamente funcionalizadas, foram descritos pela
primeira vez como protétipos a inseticidas larvais.
Mais detalhes da atividade biolégica serdo
discutidos no pdster na ocasido do congresso.
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