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Introducao |

A reagéo de Biginelli € uma reagdo multicomponente
onde um composto [-dicarbonilico, uréia e um
aldeido sdo combinados de modo a gerar uma
dihidq%pirimidinona (DHPM) como unico produto
final. "

Compostos heterociclos da classe das DHPMs
apresentam uma série de atividades farmacolégicas
interessantesz, entre as quais destacam-se a
atividade bloqueadora de canais de Calcio,
antagonistas do receptor a,,, atividade citotéxica
descrita para a dihidropirimidinotiona monastrol e
atividade antiparasitaria contra os parasitas
responsaveis pela Malaria e Leishmaniose.”
Visando a procura de novos compostos heterociclos
com potencial atividade parasitaria, este trabalho
relata a sintese de pirrolo-pirimidinas analogas as
DHPMs com esta atividade de modo a proceder-se

a verificagcao posterior desta atividade
farmacolégica.

Resultados e Discussao |
A sintese foi realizada segundo tradicional

protocolos, empregando o 4-cloroacetoacetato de
etila, uréia e um aldeido aromatico, conforme
Esquema 1 abaixo, obtendo-se uma pequena familia
de compostos 4a-e. As tentativas de emprego de
tiouréia ndo resultaram nos produtos desejados.
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Esquema 1. Condigées: etanol, HCI (cat.), 60 °C, 48
horas.

A partir das cloropirimidinodionas sintetizadas
procedeu-se a reacdo de substituicdo/ciclizagcao
one-pot com aminas primarias de modo a se obter
como produto as pirrolo-pirimidinonas planejadas,
(Esquema 2).
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+ R2-NH, —

5a: benzilamina
5b: ciclohexilamina

6a;R'=H,R2=Bz

6b: R' = H, R? = Ciclohexil

6¢c: R' =3-MeO, RZ=Bz
Esquema 2. Condigbes: amina (2 equiv.), metanol,
refluxo, 24 h.

Todos os produtos sintetizados foram caracterizados
a partir de dados espectroscopicos (FT-IV, RMN do
He ™).

Conclusoes |

A sintese destes heterociclos a partir da reagéo de
Biginelli mostrou-se eficiente e rapida, obtendo-se a
partir de duas etapas sintéticas os compostos
propostos. A sintese de derivados com outras
aminas primarias, assim como a avaliagdo da
atividade biolégica dos mesmos encontra-se em
andamento.
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