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Introducao

Os nitroimidazoéis e seus derivados, baseado nas
suas diversas atividades bioldgicas, desempenham
um importante papel na sintese de farmacos'. O
intermediario 1-metil-2-ciano-5-nitroimidazol (1) tem
mostrado uma grande utilidade como precursor da
sintese de novos compostos lideres com atividade
anti-parasitaria®®, como: sintese de novos
derivados N-arilidrazénicos (2) e sintese de novos
derivados 5-benzil-sulfanil,sulfonil-megazol (3 e 4).
Este intermediario, em escala de laboratério, é
obtido por varias rotas sintéticas®. No entanto, um
scale-up deste intermediario requer uso de uma
metodologia de sintese que seja segura e
economicamente viavel.
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Sendo assim, o objetivo deste trabalho é sintetizar o
composto (1) de forma que possamos, a partir dele,
preparar alguns derivados, previamente
selecionados de (2), (3) e (4), em quantidades
suficientes para encaminha-los aos estudos da
atividade anti-parasitaria “in vivo” .

Neste resumo ¢é descrita preparacdo de
multigramas, através de um processo seguro, do
composto (1), utilizando-se reatores encamisados
de vidro, equipados com agitador mecénico, de
volume reacional de 3 a 6 litros.

Resultados e Discussao

A metodologia sintética desenvolvida na preparagao
do intermediario 1-metil-2-ciano-5-nitroimidazol (1)
(Esquema 1) partiu, primeiramente, da reagdo de
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condensagao entre o material de partida 1,2-dimetil-
5-nitro-imidazol (250g) e o cloreto de benzoila,
fornecendo o benzoato (5) com 90% de rendimento.
Depois, 0 benzoato (230g) reagiu com nitrito de
sédio e acido sulfurico, dando origem ao derivado
cetoxima (6), cujo rendimento foi de 91%.
Finalmente, o intermediario desejado (1) foi obtido
em 65% de rendimento através da reagdo com
cloreto de tionila e a cetoxima (160g). Todos os
produtos foram purificados utilizando o processo de
trituracdo em etanol. A identificacao das substancias
foi realizada utilizando-se técnicas instrumentais de
andlises, como: espectrometria de massa (EM),
espectroscopia de infravermelho (IV), RMN "H (400
MHz; DMSO-ds) € RMN **C (125 MHz; DMSO-d).
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Esquema 1. Metodologia sintética do intermediario
1-metil-2-ciano-5-nitroimidazol (1).

Conclusoes

O processo de preparagao do intermediario 1-metil-
2-ciano-5-nitro-imidazol  foi bastante eficiente,
fornecendo 53% de rendimento global. O
intermediario (1) foi obtido com razoavel grau de
pureza, que o habilita sua utilizagdo na sintese dos
compostos desejados.
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