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Introducao |

O ndcleo pirazdlico, encontrado em numerosas
substancias com atividade farmacoldgica', por
apresentar isosteria com o0s anéis triazélico e
imidazol6éico, possui grande potencial para a
aplicacdo nas areas comuns a estes Ultimos,
figurando, inclusive, nas classes antifingicas’

Dentre os derivados pirazélicos de grande
versatilidade sintética estdo as pirazol-5-onas-3
substituidas. A sua condensacdo com outras
porcbes de atividade biolégica consolidada vem
promovendo a descoberta de substancias com
novas propriedades bioquimicas. Uma classe que
fulgura sdo  substancias que apresentam
grupamentos N-acil-hidrazonas' Certos derivados de
N-acil-hidrazonas séo inibidores especificos tanto de
DNA como RNA polimerase-dependente.

O presente trabalho apresenta a sintese de
substancias iminicas, por condensacdo ao nucleo
pirazélico, como provaveis agentes antifiingicos.

Resultados e Discussao |

A pirazolona 1,3-dissusbstituida (1) obtida por
meio da cicloadicdo [3+2] entre a fenil-hidrazina e o
acetoacetato de etila, foi submetida a reagdo
Vilsmeier-Haack, gerando o produto formilado 5-
cloro-1-fenil-4-formil-3-metil-1-H-pirazol (2). (0]
produto formilado (2) sofreu nitracdo, produzindo a
substancia (3), que reagiu com semicarbazida,
tiosemicarbazida e 2,4-dinitrofenil-hidrazina,
produzindo a semicrabazona 4), a
tiosemicarbazona (5) e a 2,4-dinitrofenil-hidrozona
(6), respectivamente.

A formacdo dos produtos (1-6) foi
acompanhada por cromatografia em camada
delgada, e os mesmos foram caracterizados por
técnicas espectroscépicas (IV, RMN' H e de *C).

A semicarbazona (4) apresentou-se como um
sélido branco, de ponto de fusdo 238TC e
rendimento de 74%.

A tiosemicarbazida (5) apresentou-se como um
sélido amarelo claro de ponto de fusdo 247, com
um rendimento de 66%.
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a) 1) DMF, POCI3, 0°C
2) Refluxo, 4h

b) 1) H2SO4 98%, HNO3(conc), 0°C, 1h
2) Geladeira, 24h

¢) 1) MeOH, refluxo 3h
2) T.A 24h

d) EtOH/MeOH (1:3), NaOAc
HC1 (conc),pH 4-5, refluxo 8h

e) EtOH/MeOH (1:3), NaOAc
HC1 (conc), pH 4-5, refluxo, 8h

Esquema 1. Rota sintética para a preparacdo das substancias
(4), (5) e (6).

A 2.A4-dinitrofenil-hidrazona (6) apresentou-se
sob a forma de um soélido vermelho, com ponto de
fuséo de 256 e rendimento de 68%.

Conclusdes |

Foi possivel obter trés substancias iminicas
inéditas a partir do nucleo pirazélico por meio de
metodologia simples e com um rendimento
satisfatorio. Estas substancias serdo avaliadas
posteriormente quanto a atividade antifingica.
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