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Introducéo

Amidinas sdo substancias que apresentam em
sua estrutura 0s grupos amino e imino ligados ao
mesmo carbono. H& um grande interesse no estudo
e sintese de compostos contendo esse grupo,
especialmente, na quimica medicinal devido as suas
atividades bioldgicas bastante diversificadas, como
atividade contra diversos agentes patogénicos:
Leishmania, Pneumocystis carinii e Plasmodium.*
Atualmente, devido a diversidade do uso das
amidinas, tém sido desenvolvidos diversos métodos
para sua sintese, sendo as nitrilas e as amidas os
principais substratos utilizados. Nosso grupo de
pesquisa tem estudado amidinas com atividade anti-
leishmania®® e, na busca de novas moléculas mais
eficientes, nesta comunicacdo apresentamos a
sintese de uma nova série de amidinas estiril-
substituidas.

Resultados e Discussao

As amidinas estiril-substituidas foram obtidas em
4 etapas (Esquema 1), sendo inicialmente,
preparados os acidos cinamicos, adequadamente
substituidos, e seus respectivos cloretos, utilizando
cloreto de oxalila. Posteriormente, foram obtidas as
correspondentes amidas derivadas da benzilamina.
Finalmente, as amidinas foram preparadas ap6s o
tratamento com agente halogenante e reacdo de
substituicdo nucleofilica com a benzilamina.
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Esquema 1. Sintese das amidinas

Os &cidos cindmicos foram obtidos com bons
rendimentos, entre 67 e 98%. Os cloretos de &cido
foram utilizados imediatamente apds sua obtencédo
nas reacdes frente a benzilamina.

A obtencdo das amidinas foi feita em tolueno na
presenca de um agente halogenante para a
formacdo dos intermediarios cloretos de imidoila. Os
intermediarios ndo foram isolados, tendo sido
testados 4 agentes halogenantes: PCls, PCl3, cloreto
de tionila e cloreto de oxalila. A formagé&o do cloreto
de imidoila apenas ocorreu quando utilizado o PCls.
Finalmente, a benzilamina foi adicionada e, apds
refluxo de 5 h as correspondentes amidinas foram
isoladas, purificadas por recristalizacdo em acetona
e caracterizadas por espectroscopia de IV, RMN de
'H e C. A tabela abaixo mostra os rendimentos e
os pontos de fusdo obtidos, bem como os
deslocamentos quimicos dos carbonos amidinicos.

Tabela. Rendimentos, pontos de fusdo e 6 do C
amidinico das amidinas obtidas.

X Rend (%) PF (OC) 5C=N(NH)
NO, 60 140 164,3
CN 66 165 160,7

F 62 167 165,1

Cl 61 160 160,5

Br 56 139 159,2

Conclusoes

A metodologia sintética utilizada se mostrou
eficiente com produtos apresentando alto grau de
pureza e rendimentos satisfatérios, entretanto,
apenas levou as amidinas quando presentes grupos
substituintes retiradores de elétrons.
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