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Bisfosfonatos, Trypanosoma cruzi, Toxoplasma gondii .

Los bisfosfonatos geminales son analogos metabdlicamente estables de los
pirofosfatos donde el atomo de oxigeno puente esta remplazado por un grupo metileno
generalmente sustituido. Ademas de su conocido empleo en el tratamiento de
enfermedades relacionadas con trastornos 6seos, los bisfosfonatos presentan actividad
como agentes anticancerigenos, antibacterianos, antiparasitarios, entre otros. En nuestro
grupo se sintetizaron anteriormente una serie de 2-alquilmercaptoetil-1,1-bisfosfonatos
(1) que resultaron activos contra Trypanosoma cruzi y Toxoplasma gondii agentes
responsables de la enfermedad de Chagas y la toxoplasmosis, respectivamente.1
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En este trabajo se describe la preparacion de una serie de 2-aril-2-
alquilmercaptoetil-1,1-bisfosfonatos proquirales de formula 2 con el objetivo de evaluar
su acciéon contra estos parasitos. Para ello se parti6 de aldehidos aromaticos (3)
obteniéndose 2-arilvinilbisfosfonatos versatiles (4) (61-70%) que pueden actuar tanto
como aceptores de tipo Michael o como dipolaréfilos en cicloadiciones 1,3- dipolares.z'3
La adicion conjugada de alquiltioles para producir los mercaptoetilbisfosfonatos
respectivos (5) fue llevada a cabo con excelentes rendimientos (77-95%). Posteriormente
se realizé la hidrdlisis de los mismos mediante la utilizacion de (CH;)3;SiBr con buenos
rendimientos.
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