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RESUMO. As pirimidinonas condensadas correspondem a uma classe de compostos que apresentam gran-
de potencial biológico associado. Nesse contexto, foram sintetizados quatro 7-aril-2,3-diidrotiazolo[3,2-
a]pirimidin-5-ona-6-carbonitrila que foram avaliados quanto a toxidade aguda e atividades citotóxica, an-
timicrobiana e antiinflamatória. O ensaio de toxicidade aguda em camundongos não demonstrou efeitos
tóxicos ou comportamentais significativos na dose de 2000 mg/Kg. Os ensaios de citotoxicidade, utilizando
células HEp-2 através da técnica MTT, e os ensaios microbiológicos utilizando o método de disco-difusão
indicaram ausência de atividades anticancerígenas e antimicrobianas para os microorganismos testados.
Todos os compostos testados, na dose de 200 μMol/Kg, reduziram significativamente a migração leucocitá-
ria, no modelo inflamatório de peritonite induzida por carragenina, quando comparado com o grupo não-
tratado com valores variando entre 49,95 e 62,24%, sendo o composto 7-(p-metóxi-fenil)-2,3-diidrotiazo-
lo[3,2-a]pirimidin-5-ona-6-carbonitrila (3b) o mais ativo da série com inibição de 62,24%. Conclui-se que
os compostos apresentam baixa toxidade e um grande potencial como agentes antiinflamatórios. 
SUMMARY. “Evaluation of the Acute Toxicity and the Citotoxic, Antimicrobial and Anti-inflammatory Activi-
ties of 7-aryl-2,3-dihydrothiazolo[3,2-a]pyrimidin-5-one-6-carbonitrile”. Fused pyrimidinones are a class of
compounds that presents important therapeutical applications. In this aim, four 7-aryl-2,3-dihydrothiazolo[3,2-
a]pirimidin-5-one-6-carbonitrile derivatives were evaluated for their acute toxicity and citotoxic, antimicrobial
and anti-inflammatory activities. The evaluation of the acute toxicity in mice at dose of 2000 mg/Kg, showed no
significant behavioral or toxicological effects. The citotoxic evaluation in HEp-2 cells using the MTT method,
and the antimicrobial assay using the single disk method indicated absence of citotoxic and antimicrobial activi-
ties for the tested microorganism. All compounds were evaluated at 200 μMol/Kg concentration, in the inflam-
matory model of the carrageenan-induced peritonitis, and all of them showed significant reduction of the migra-
tion of inflammatory cells, when compared to the control group with rates between 49,95% and 62,24%. The
most potent compound was 7-(p-methoxy-phenyl)-2,3-dihydrothiazolo[3,2-a]pyrimidin-5-one-6-carbonitrile (3b)
with inhibition at 62,24%. We conclude that the compounds exhibited low toxicity and a good potential as anti-
inflammatory agents. 


