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Introdução 

A reação de cicloadição-1,3-dipolar, especialmente 

a conhecida como click-chemistry, ou mais 

especificamente  cicloadição azida-alcino catalisada 

por cobre (CuAAC) desenvolvida por Sharpless, 

prêmio Nobel, e seu grupo, continua figurando como 

uma importante ferramenta em Síntese Orgânica, 

com destaque às aplicações em Química Medicinal. 

A relevância dos 1,2,3-triazóis-1,4-dissubstituídos 

consiste na fácil obtenção como único produto em 

rendimentos quantitativos via catálise de Cu1+. Além 

disso, biologicamente, este núcleo triazólico é um 

importante bioisóstero da função amida sem 

apresentar a ligação peptídica, o que pode ser 

vantajoso em termos farmacocinéticos, ainda sendo  

bioisóstero de anéis aromáticos. Núcleos 1,2,3-

triazólicos podem ser classificados como estruturas 

privilegiadas sendo aplicados de diversos modos e 

para variados alvos biológicos. Este trabalho mostra 

e discute a obtenção de mono1 e bis-1,2,3-triazóis-

piperazínicos1 por diferentes abordagens sintéticas, 

considerando a piperazina como um scaffold 

relevante para assimilação e interações frente ao 

alvo enzimático, além de ser um sítio molecular útil 

para a formação de sais, cloridratos ou bromidratos, 

que podem ser obtidos para otimização de 

propriedades farmacocinéticas das substâncias aqui 

apresentadas, cujo alvo é a TGR da S. mansoni. 

Resultados e Discussão 

 
Figura 1. Esquema de obtenção dos monotriazóis. 

 

 
Foi realizada a proteção de um dos nitrogênios da 
piperazina com controle estequiométrico. A segunda 
etapa ocorre via SN2 com brometo de propargila em 
meio anidro e alcalino. Após purificação, fez-se a 
reação de CuAAC, realizada com azidas aromáticas 
sintetizadas via sal de diazônio, a partir de anilinas, 
sendo obtida uma família de triazóis piperazínicos 
(Figura 1), racionalmente desenhados, que será 
submetida a testes de inibição da SmTGR. O passo 
seguinte diz respeito à obtenção de bis-triazóis, 
sendo obtidos por três vias distintas, conforme 
apresentado na Figura 2: (I) pela desproteção do 
anel piperazínico dos triazois prévios, (II) a partir da 
piperazina formando o duplo alcino terminal, em 
condição básica e anidra, isolando-o e realizando 
CuAAC, ou (III) em reação one-pot em água.  
 

.Figura 2. Esquema de obtenção dos bistriazois. 

Conclusões 

As moléculas desenhadas são sinteticamente 

viáveis, com rendimentos satisfatórios. O trabalho 

segue para a conclusão de famílias bis-triazólicas. 

As substâncias serão testadas frente à SmTGR.  
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