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Introducao

Macrolideos, compostos constituidos por um
anel lacténico de 12 a 16 membros, pertencente a
uma classe de antibidticos com grande
empregabilidade por apresentar  significativa
tolerancia, boa absorcdo oral e atividade contra
micro-organismos resistentes a outros
antimicrobianos.*

A diversidade estrutural destes compostos
destaca-os na quimica organica por representarem
desafios sintéticos na obtencdo de lactonas de
tamanho médio ou macrociclico.

Dado o interesse sintético e biol6gico desta
classe de compostos, destaca-se neste trabalho o
estudo sintético e bioldgico da vermiculina® (1)
(Figura 1) e seus intermediarios sintéticos, um
macrolideo que exibe efeitos inibidores no
crescimento de bactérias Gram-positivas e possui
um forte efeito citotdxico sob os carcinomas de

Erlich, linfoadenonas, sarcomas e células
leucémicas.®
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Figura 1. Vermicuina (1)

Visando o estudo sintético de 1, a metodologia
aplicada envolve como ponto chave a sintese e
expansdo de enol éteres. J4 o bioensaio, realizado
in vitro, pelo método de difusdo em Agar Mueller
Hinton e Sabouraud, vem para avaliar o potencial
bioldgico, frente aos micro-organismos E.coli e C.
albicans.

Resultados e Discusséao

O diol 3 foi obtido e isolado de acordo com o
protocolo descrito na literatura.” Em seguida, foi
oxidado a dicetona 4, via reacao de oxidacdo com
IBX (Esquema 1).
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Condigdes: i) H,0,/HCO,H, refluxo, 24 h; extragéo liquido-liquido, 72 h; ii) IBX/acetato de etila,
refluxo, 12 h; iii) Morfollina, Nafion, Ciclohexano, 48h.

Esquema 1. Sequéncia reacional para formacéo de
intermediérios enol éteres.

Andlises  espectroscépicas de RMN 'H
(300MHz) e 3¢ (75MHz), uni e bidimensionais,
confirmaram, respectivamente, a pureza e a
estrutura do composto de 3 e 4.

O intermediario vem sendo preparado para
posterior caracterizacdo estrutural e ensaio
biologico.

Os bioensaios, para avaliar se os compostos 3,
4 e, posteriormente, 0 composto 8, apresentavam
potencial biolégico, foram realizados via difusdo em
disco com a analise do halo de inibicdo (mm). Neste
estudo, a gentramicina e o cloranfenicol foram
empregados como controle para o desenvolvimento
dos micro-organismos em estudo.

Conclusodes

As rotas sintéticas abordadas neste trabalho,
das quais se obteve o diol 3 e a dicetona 4
apresentaram bons rendimentos.

Os estudos sobre a atividade biolégica dos
intermediarios reacionais estdo em andamento.
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