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Introducao

As tiazinanonas sdo substancias heterociclicas
de seis membros que apresentam em sua estrutura
um atomo de enxofre na posicdo 1, um atomo de
nitrogénio na posicdo 3 e uma carbonila na posi¢céao
4 e podem ser sintetizadas através de reacdes de
ciclocondensagédo “one-pot” entre um aldeido ou
cetona, uma amina primaria ou hidrazina e o acido
mercaptopropidnico. Também pode ser realizada a
sintese através da formacgéo inicial de uma imina e
posterior ciclizagdo intramolecular desta com o
acido mercaptopropic‘mico.1 Além da metodologia
convencional, vem sendo amplamente estudada a
metodologia alternativa com o emprego do
ultrassom.”

As tiazinanonas apresentam diversas
propriedades biolégicas, dentre elas atividade
antioxidante. Espécies reativas de oxigénio (ERO) e
espécies reativas de nitrogénio (ERN)
desempenham um papel na regulagdo do
metabolismo e nas defesas imunolégicas sendo
controladas por uma série de defesas antioxidantes.
Entretanto um aumento na geragdo das EROs,
provoca danos oxidativos as biomoléculas,
resultando no surgimento de diversas doencgas, tais
como cancer, diabetes, doenga de Alzheimer, entre
outras.’

Dessa forma, o objetivo deste trabalho foi
explorar a versatilidade sintética da 2-picolilamina
na sintese de tiazinanonas, comparando a
metodologia convencional e a sonoquimica, com a
avaliacdo de seus potenciais biolégicos como
agentes antioxidantes.

Resultados e Discussao

As tiazinanonas foram sintetizadas por meio de
duas metodologias conforme Esquema 1. Na
metodologia convencional as tiazinanonas foram
obtidas com rendimentos de 40-92% e na
metodologia alternativa por irradiagdo de ultrassom,
com rendimentos de 57-88% (Tabela 1). A estrutura
das substancias foi confirmada através de espectros
de RMN de 'H e °C e Massas.

Esquema 1.
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i. HS(CH,),COOH 3, tolueno, 110°C, 16h
ii.HS(CH;),COOH 3, tolueno, irradiagéao ultrasénica, 5min
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Tabela 1. Rendimento das substancias sintetizadas

Produto R Condicao / (%) Condicao ii (%)
4a 2-NO, 53 57
4b 3-NO, 84 60
4c 4-NO, 91 58
4d 2-F 79 76
4e 3-F 75 85
4f 4-Cl 81 88
4g 4-OCHjs 92 76
4h 3-OH 46 -
4i 2-OH 40 -
4j 4-CH; 70 -

Tabela 2. Atividade antioxidante das tiazinanonas

Produto ECso(uM)? EC1000(uM)° TEAC®
4a 57 -
4b 255 971 1,030
4c 303 1231 0,812
4d 1520 1744 0,573
4e 1162 2970 0,337
4f 1343 - -
49 1302 498 2,006
4h 1387 785 1,274
4i 121 301 3,322
4j 1153 940 1,064

? Concentragéo eficaz (ECso) significa a quantia de antioxidante necessaria para reduzir a concentragéo
inicial de DPPH em 50%; ° Concentrago eficaz (ECioo) significa a quantia de substancia necessaria
para reduzir a concentragéo inicial de ABTS em comparagdo com 1000uM de Trolox; ° Atividade
antioxidante equivalente ao Trolox (1000/EC1o00); — Estudos em andamento.

Conclusoes

O método assistido por ultrassom mostrou-se
mais eficiente, ja que a sintese gerou menor
quantidade de residuos. Além disso, o tempo
reacional foi menor que o utilizado com o método
convencional (10 minutos em comparagdo com 16
horas). As amostras testadas apresentaram de bons
a moderados resultados nos testes, sugerindo uma
potencial ac&do antioxidante e instigando mais
estudos especialmente das moléculas 4a e 4i.
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