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Introducao
¢ Tabela 1: Otimizacao da sintese do triazol trissubstituido.

O estudo da sintese de triazois vem ganhando destaque Reacdo Catalisador T(°C) Tempo Rendimento
na literatura e esta se tornando uma importante classe de (h) (%)
compostos. Existem diversas metodologias para a sintese

Sy . - . _ 1 Et,NH t.a. 24 i
de triazois a partir da reacao entre um alcino terminal e , t NH 80 ” 80
uma azida organica utilizando catalisadores de Cu ou Ru.? & |
Entretanto, as metodologias existentes nao se aplicam para 3 L-prolina 80 24 32
a sintese de triazois trissubstituidos, que seriam obtidos a 4 pirrolidina 80 24 42
partir de alcinos internos,. Alem disso, por ser muito dificil 5 piperidina 30 24 69
remover to~dos~os resquicios de metal do produ_to, esses 5 dibenzilamina 30 24 33
metodos nao sao os mais adequados para posterior estudo _
biol6gico.2 7 morfolina 80 24 36
Sendo assim, a sintese de triazOis trissubstituidos a 8 - 80 24 -

partir de (-cetoésteres, (-cetonitrilas e B-dicetonas vem
sendo cada vez mais estudada.s

Este trabalho visa o estudo da variacao dos compostos
B-cetoester derivados de aminoacidos, utilizando aminas
como catalisadores para compor 1,2,3-triazois 1,4,5-
trissubstituidos (Figura 1).

Conforme os dados apresentados na Tabela 1, pode-se
notar qgue a melhor condicao reacional é a temperatura de
80°C, em um periodo reacional de 24h, utilizando Et,NH
como catalisador. Vale ressaltar que foi utilizado 10 mol%
de catalisador.

Para aumento de escopo reacional, foi planejada a
WU sintese de um B-cetoester derivado do alcool

O%-I(O @\ catalisador (‘)%H{) ﬁ” \ e terciario da N-Boc L-prolina. Para tanto, adicionou-se
R'— -

N - N

| YO - A\, DWsO,Th !

0 reagente de Grignard ao ester da N-Boc L-prolina,

GPRR 0 o0 3 e RR O levando a formacao do alcool terciario, o qual foi submetido
R=H,alquilarl R =H ERG, EWG a re_agéo de tr_ansesterificagéo conforme protocolo
GP = Boc, Chz, Bn, Tr.. mencionado anteriormente. Entretanto, a sintese do

produto de interesse mostrou-se dificultosa, mesmo com a
variacao das condicoes reacionais (Figura 4).
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A sintese do f-cetoéster de partida fol realizada a partir > 95%

da reacao de reducao da N-Boc L-prolina, seguida de
O\g“ L P O;<o

Figura 1: Esquema geral da sintese do triazol trissubstituido.

Resultados e Discussao

transesterificacao com acetoacetato de terc-butila.
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Figura 2: Sintese do p-cetoester de partida. A partir da metodologia aplicada foi possivel sintetizar

em bom rendimento um triazol trissusbtituido partindo-se de
uma azida organica e um (-cetoester derivado de
aminoalcool, utilizando Et,NH como catalisador.

O projeto segue em andamento e serao sintetizados
novos (-cetoesteres derivados de aminoacidos, bem como
serao utilizadas outras azidas organicas aromaticas com o
Intuito de aumentar a complexidade estrutural da molécula.

A sintese da p-metoxifenilazida foi realizada a partir da
p-anisidina, conforme descrito na literatura.

A Figura 3 apresenta o esquema da sintese do triazol
trissubstituido.
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Figura 3: Sintese para a obtencao de 1,2,3-triazol 1,4,5-trissubstituido.
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O método de sintese do triazol trissubstituido foi
otimizado (Tabela 1) utilizando diversas aminas secundarias
como catalisador, com o objetivo de avaliar qual o melhor

catalisador para a reacéo. Agradecimentos
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