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RESUMO: A partir do lupeol, um triterpeno com diversas propriedades medicinais, foi realizada em duas
etapas a preparacdo do derivado azido, que foi submetido & reacdo de cicloadicdo com o alcino 3-
etinilpiridina para fornecer o derivado triazélico desejado, que sera avaliado em ensaios de atividade anti-

inflamatoria.
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INTRODUCAO

O lupeol, um triterpendide da familia dos
lupanos, apresenta  diversas  propriedades
medicinais, destacando-se os efeitos anti-
inflamatorios, analgésicos, cardiovasculares e
antitumorais (GALLO; SARACHINE, 2009;
PALANIMUTHU; MANOHARAN, 2012).

O planejamento adequado de variagdes na
estrutura do lupeol pode resultar em derivados
com maior interesse terapéutico, seja por
apresentar atividade melhorada ou menor
toxicidade.

Nesse sentido, o presente trabalho teve
por objetivo sintetizar derivados triazdlicos do
lupeol.

MATERIAL E METODOS

Inicialmente, foram  realizados  ©0s
processos de extragdo, purificacdo e isolamento
do lupeol a partir da casca de Dipteryx alata
Vogel (Baru), obtido em rendimento de 75%,
utilizando técnicas como maceracao,
cromatografia em coluna e recristalizagéo
(PUEBLA et al., 2010).

A partir do lupeol (1) foi realizada a
sintese do intermedidrio 2, em 68% de
rendimento, utilizando cloreto de cloroacetila em
DCM. O derivado éster 2 foi submetido a uma
reacdo com azida de so6dio em mistura de DMF-
THF, a temperatura ambiente, para preparacdo do
derivado azido 3, em 74% de rendimento.

A preparagdo do composto 5 foi realizada
a partir do derivado 3 e do alcino comercial 3-
etinilpiridina  (4), empregando CuSO,; como
catalizador, em presenca de ascorbato de sédio,
em mistura de DMF-THF. O derivado triazolico
do lupeol foi obtido em 53% de rendimento
(MOROTTI et al., 2015).

O lupeol e os compostos sintetizados
foram caracterizados por Ressonancia Magnética
Nuclear de *H e de *°C.

RESULTADOS E DISCUSSAO

No espectro de RMN de 'H do lupeol foi
possivel observar um conjunto de sinais na regido
de & 0,74-1,98 ppm dos hidrogénios do esqueleto
triterpénico. Também, foram observados 0s sinais
dos dois hidrogénios metilénicos (H-29a e H-29b)
em 6 4,52 (dd) e & 4,62 (d). Ainda, foram
verificados dois multipletos em & 3,15-3,10 e
2,35-2,25, atribuidos aos hidrogénios metinicos
H-3 e H-19, respectivamente.

No espectro de RMN de *H do composto
2, obtido pela reacdo de acilagdo do lupeol, além
dos sinais caracteristicos do lupeol foi observado
0 deslocamento do H-3 para regido de
desblindagem, em & 4,57 ppm, além do
aparecimento de um duplo dubleto em & 4,05 ppm
referente aos hidrogénios metilénicos ligados ao
atomo de cloro.

I- Cloreto de cloroacetila, DCM; 11- NaN3, DMF-THF; 111- CuSO,, ascorbato de sédio, DMF-THF.

Esquema 1- Etapas para a preparacdo do derivado
triazélico de lupeol (5).
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O espectro de RMN de 'H do composto 3
apresentou sinais em & 4,55-4,63 ppm (m) e 3,88
ppm (s), referente aos hidrogénios H-29a e H-3 e
CH,-N3, respectivamente.

Na anélise do espectro de RMN de 'H
derivado triazolico 5, preparado via reacdo de
cicloadicdo, foi possivel observar os sinais dos
hidrogénios do esqueleto triterpénico, além dos
sinais em 6 2,27-2,37 ppm (H-19), 4,55-4,63 ppm
(H-29a e H-3), 4,68 ppm (H-29b) e 5,25 ppm
(CH, ligado a carbonila). O hidrogénio aromatico
do anel triazélico foi observado em & 8,01 ppm
como um singleto. J& os quatro sinais referente
aos hidrogénios da piridina apareceram em 6 9,01
ppm, 8,60 ppm, 8,23 ppm e 7,40 ppm. No
espectro de RMN de *C do composto 5 além dos
carbonos caracteristicos do lupeol foi possivel
observar o carbono carbonilico em 165,8 ppm, 0s
carbonos piridinicos em 150,9 ppm, 149,3 ppm,
133,2 ppm, 126,5 ppm e 121,3 e os carbonos
triazdlicos em 145,1 ppm e 123,8 ppm. O carbono
metilénico ligado a carbonila foi observado em
51,2 ppm.

CONCLUSAO

O derivado triazolico 5 foi sintetizado em
rendimento satisfatorio pelas reagcbes empregadas.
Assim, outros compostos serdo preparados a
partir de um conjunto de outros nove alcinos
comerciais disponiveis em nosso laboratorio. Os
compostos obtidos serdo avaliados em ensaios de
atividade anti-inflamatéria, visando estabelecer
um estudo de relacdo estrutura-atividade.
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