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Introducao |

As leishmanioses sao 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
leishmanioses em todo o mundo. A quimioterapia
das leishmanioses ainda é bastante deficiente
devido ao fato dos farmacos de 12 escolha
apresentarem alta toxicidade, diversos efeitos
colaterais, alto custo e resisténcia por parte dos
protozoarios." O sistema pirazdlico tem sido
exaustivamente estudado devido a sua importancia
comercial na industria farmacéutica, assim como os
derivados sulfonamidicos que possuem grande
importancia na quimica medicinal, o que pode ser
comprovado pelo fato de toda uma classe de
quimioterapicos antibacterianos apresentarem este
grupo (as chamadas su/fas).2 Visando a obtencao de
novos farmacos que ndo apresentem os problemas
acima citados, nosso grupo de pesquisa vem
sintetizando varios derivados pirazélicos contendo o
grupo sulfonamida que apresentaram boas
atividades in vitro e in vivo frente a Leishmania
amazonensis.**® Neste trabalho foram sintetizados
e avaliados quanto a sua potencial atividade
antileishmania dois novos derivados do sistema 4-
(5-carboxamida-3-fenil-1H-pirazol-1-
illbenzenossulfonamidas (IVa) e (IVb).

Resultados e Discussao |

Os novos derivados IVa e IVb foram sintetizados
reagindo-se o composto 4-(5-amino-3-fenil-1H-
pirazol-1-il)benzenossulfonamidas (lll) com anidrido
acético e cloreto de benzoila, respectivamente.’ O
intermediario Ill foi preparado através da reacao
entre a p-hidrazinobenzenossulfonilamida (Il) e
benzoilacetonitrila. A hidrazina Il foi obtida, a partir
da sulfanilamida (l), conforme descrito na literatura.”
Todas as substancias sintetizadas tiveram suas
estruturas confirmadas por técnicas
espectrométricas.
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Figura 1. Rota sintética para preparacdo dos
derivados IVa e IVb.
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Estdo sendo realizados testes de atividade contra
as formas promastigotas de Leishmania
amazonensis.

Conclusoes |

Neste trabalho foram sintetizados 2 derivados do
sistema 4-(5-carboxamida-3-fenil-1 H-pirazol-1-
illbenzenossulfonamidas (IVa) e (IVb) inéditos na
literatura. A rota sintética proposta demonstrou ser
bastante eficiente, pois os produtos foram obtidos
com bons rendimentos (90 e 70%,
respectivamente).

~____ Agradecimentos
CNPq, FAPERJ, CAPES, PIBIC - PROPPI, UFF.

lSantos, M. S.; Gomes, A. O.; Bernardino, A. M. R.; Souza, M. C.;
Khan, M. A.; Brito, M. A.; Castro, H. C.; Abreu, P. A.; Rodrigues, C.
R.; Léo, R. M. M.; Leon, L. L.;Canto-Cavalheiro, M. M. Journal of
Brazilian Chemical Society, 2010, 22, 352-358.

2Sharma, P. K.; Singh, K.; Kumar, S.; Kumar, P.; Dhawan, S. N.; Lal,
S.; Ulbrich, H.; Dannhardt, G. Medicinal Chemistry Research, 2010, on
line frst.

3Bernardino, AM.R.; Gomes, A. O.; Charret, K. S.; Freitas, A. C. C.;
Machado, G. M. C.; Canto-Cavalheiro, M. M.; Leon, L. L.; Amaral, V.
F. European Journal of Medicinal Chemistry, 2006, 41, 80-87.
4Charret, K. S.; Rodrigues, R. F.; Bernardino, A. M. R; Gomes, A. O.;
Carvalho, A. V.; Canto-Cavalheiro, M. M.; Leon, L. Amaral, V. F. The
American Journal of Tropical Medicine and Hygiene., 2009, 80, 568-
573.

5Borges, J. C. Tese de Doutorado — UFF — 2008.

6 Furniss, B. S.; Hannaford, A. J.; Smith, P. W. G.; Tatchell, A. R.
Vogel's Text-book of Practical Organic Chemistry, 5 ed., Longman,
1989.

"Bioorganic & Medicinal Chemistry 12, 2004, 2317-2333.



