Sociedade Brasileira de Quimica (SBQ)

Atividade Antileishmania de

il)benzenossulfonamidas.

Derivados 4-(1 H-pirazol-1-

Roberta K. F. Marra = (PG), Alice M. R. Bernardino * (PQ), César D. Oliveira * (PQ), Julio C. Borges *
(PG), Adrana O. Gomes ** (PQ), Alessandra M. T. Souza '? (PG), Helena C. Castro > (PQ), Carlos R.
Rodrigues * (PQ), Tathiane A. Proux ® (PG), Karen S. Charret ® (PG), Marilene M. Canto-Cavalheiro *
(PQ), Leonor L. Leon * (PQ), Verdnica F. Amaral ° (PQ).

1Programa de P6s-Graduacdo em Quimica, GQO, Instituto de Quimica, Universidade Federal Fluminense, Outeiro de

Séo Jodo Baptista, CEP 24020-141, Niter6i, RJ, Brasil.

ZLABioMoI, GCM - IB, Universidade Federal Fluminense, Outeiro de Sa Jodo Baptista, CEP 24020-141, Niter6i, RJ,

Brasil.

SLaboratério de Bioquimica de Tripanosomatideos, Instituto Oswaldo Cruz, Fundacédo Oswaldo Cruz, RJ, Brasil.
*Faculdade de Farmacia, ModMolQSAR, Universidade Federal do Rio de Janeiro, CEP 21941-590, Rio de Janeiro, RJ,

Brasil.

SLaboratério de Imunoparasitologia, GIM, Instituto de Biologia, Universidade Federal Fluminense, Outeiro de S&o Jodo

Baptista, CEP 24020-141, Niterdi, RJ, Brasil.

katlenposorganica@yahoo.com.br

Palavras Chave: Pirazol, benzenossulfonamida, atividade antileishmania, avaliagdo in vitro.

Introducao |

De acordo com a Organizacdo Mundial da Saude
(OMS), todos os anos, 2 milhdes de pessoas sao
infectadas por leishmanioses em todo o mundo. Por
ser classificada como uma doenca extremamente
negligenciada, a quimioterapia das leishmanioses
ainda € um grave problema, jA que os farmacos
atualmente em uso s&o muito toxicos e caros.*

O sistema 1H-pirazol tem sido muito explorado
devido a sua importancia comercial na indudstria
farmacéutica. Muitos trabalhos desenvolvidos pelo
nosso grupo de pesquisa que incluem esse sistema,
vem mostrando bons resultados frente as espécies
de Lgishmania amazonensis, tanto in vitro quanto in
vivo.

Resultados e Discuss&o |

A atividade antileishmania de 4-(1H-pirazol-1-il)
benzenesulfonamida (1a-g), foi testada e comparada
com a pentamidina.3
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As substancias testadas dentro de um intervalo de
concentracdo de 40-320 ml g'1 foram solubilizadas
em DMSO (DMSO, Sigma Chemical Co.), com a
concentracdo final do solvente nos experimentos
nunca superior a 1,6%, entdo adicionados a uma
placa de 96 pocos micro e incubados a 26 °C por
24h com o parasita em fase de metaciclicos em uma
concentracdo de 4 X 10° células por ml.*
O percentual de inibic&o foi estimado em

NHR™ (1e) R%=p-CIC,H, o
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comparacdo com o controle e os resultados foram
expressos em ECsy/24h, ou seja, a concentracéo de
um composto que causou uma reducdo de 50% na
sobrevida/ viabilidade em comparacdo com as
culturas idénticas, sem este composto.
Todos os testes foram realizados em ftriplicata.

Tabelal: Resultados da atividade antileishmania

Composto L. amazonensis L. chagasi
ECso(UM) ECso(UM)
la 228 228
1b 70 59
1c 318 123
1d 75 99
le 72 65
1f 153 138
1g 136 149
Pentamidina 16 62

Conclusdes |

Alguns destes novos compostos (1b, 1d, 1le)
demonstraram interessante atividade in vitro contra
formas promastigotas de L. amazonensis e L.
chagasi (Tabela 1). Esses estudos revelaram que o
composto 1b apresentou melhor atividade contra
promastigotas de L. amazonensis e L. chagasi.
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