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Nell’ultima decade i monomeri AB2 sono stati ampiamente utilizzati come prodotti di 

partenza per la sintesi di strutture dendritiche.1,2 Questa famiglia macromolecolare comprende 

i dendrimeri e iper-ramificati. Entrambe queste classi possiedono la peculiarità di avere una 

architettura ad albero nella quale tutti i legami convergono verso un core centrale. 

Diversamente dai dendrimeri, i quali sono ottenuti per crescita sequenziale, i polimeri iper-

ramificati vengono preparati attraverso un unico step di reazione. Per quanto riguarda le 

strutture dendritiche, gli stadi relativi alla preparazione, e le procedure di purificazione e 

deprotezione sono condotti con l’obiettivo di ottenere macromolecole monodisperse prive di 

difetti. I polimeri iper-ramificati possiedono invece un certo numero di imperfezioni 

strutturali che non influenzano però in maniera significativa le loro caratteristiche. In questo 

contesto, sia il basso costo sia i minori tempi di reazione giustificano il crescente interesse 

verso lo studio e l’individuazione di nuovi polimeri iper-ramificati. 

Nel corso di una ricerca volta all’individuazione di nuovi inibitori dell’HIV-1 integrasi (IN), 

sono stati sintetizzati e sottoposti a valutazione biologica l’acido 5,6-diidrossiindolo-2-

carbossilico (DHICA, II), un intermedio nella biosintesi della melanina, ed una serie di suoi 

derivati (IIIa-IIIi). 

Questi composti erano stati progettati come analoghi conformazionalmente rigidi della 

porzione acrilica dell’ estere feniletilico dell’acido caffeico (CAPE). E’ risultato interessante 

il fatto che diversi derivati hanno mostrato attività inibitoria nei confronti dell’enzima HIV-1 

IN a concentrazioni micromolari.3 Nel corso della preparazione di II mediante una nuova via 

sintetica, è stato inaspettatamente ottenuto come unico prodotto un derivato macromolecolare.  
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Al fine di valutare se i derivati macromolecolari di II erano dotati di attività biologica nei 

confronti dell’enzima HIV-1 IN, sono stati preparati sia i derivati iper-ramificati oligomerici 

(IVa,b) sia quelli polimerici (IVc). Poiché il monomero II recava un gruppo COOH (A) e due 

gruppi OH (B) potenzialmente reattivi, le forme iper-ramificate potevano essere considerate 

come prodotti di polimerizzazione di un monomero del tipo AB2. 
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La sintesi e la valutazione biologica preliminare dei derivati IVa-c sarà presentata. 

___________________ 
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