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Introducao |

Pirazois e pirazolil-pirimidinas tem despertado o
interesse devido as suas potencialidades como
moléculas bioativas. Essas estruturas tem
apresentado diversas aplicagdes farmacolc’>gicas.1
Dentre os objetivos de nosso grupo de pesquisa
estd o estudo das reagdes de ciclizagdo entre
precursores 1,3-dieletrofolos e dinucledfilos. Um
precursor dinucledfilo que tem nos chamado a
atengdo € a aminoguanidina, a qual pode ser ao
mesmo tempo 1,2 dinucledfilo ou 1,3-dinucledfilo. A
literatura mostra poucos trabalhos envolvendo a
reagcdo de 1,3-dieletrofilos com aminoguanidina.z'4
Porém, ainda estdo em aberto algumas questdes
relacionadas a reatividade das diferentes porgoes da
aminoguanidina frente a diferentes 1,3-dieletrofilos.
Assim, o objetivo deste trabalho é apresentar
nossos resultados no estudo das reagbes entre
cloridrato de aminoguanidina e 1,1,1-trifluor-4-
metoxi-3-alquen-2-onas além de chalconas e
heteroaril-chalconas.

Resultados e Discussao |

Inicialmente foram testadas as reag¢des de ciclizagado
do cloridrato de aminoguanidina com trés 1,1,1-
trifluor-4-metoxi-3-alquen-2-onas  (1-3) em etanol
sob diferentes temperaturas (25, 50, 80°C). Foram
feitas varias tentativas visando o isolamento de
intermediarios 1-carboxamidino-1H-piraz6is ou 2-
hidrazinopirimidina  (Esquema 1). Entretanto,
qualquer propor¢ao estequiométrica testada entre os
reagentes levou sempre a formagédo do produto 2-
(5-trifluormetil-5-hidroxi-4,5-diidro-1H-pirazol-1-il)-4-
trifluormetilpirimidinas  (12-14). Demonstrando que
as duas ciclocondensacgbes [3+2] e [3+3] ocorrem
simultaneamente (Esquema 1).

De outro modo, quando o substrato 1,3-dieletrofilo
foi uma chalcona ou heteroarilchalcona (4-11), foi
possivel a sintese e o isolamento do respectivo 1-
carboxamidino-1H-pirazol (15-22). Demonstrando
que a condensagdo da porgcdo hidrazina ocorre
primeiramente com a chalcona [3+2], mesmo sem a
liberacéo da base. A ciclizagao da por¢ao guanidina
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com a chalcona nao ocorreu mesmo sob condi¢des
mais drasticas, com uso de base (Et;N) e refluxo
prolongado em etanol.
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Figura 1. Reagbes de aminoguanidina com 1,3-
dieletrdfilos.

Conclusoes

Concluimos que existe uma componente relativa ao
substrato 1,3-dieletréfilo importante na determinagao
dos resultados das reacgbes de ciclocondensacgao do
cloridrato de aminoguanidina com 1,3-dieletrofilos,
levando a formagdo de pirazolil-pirimidinas ou de
carboxamidinopirazéis.
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