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The synthesis of 1,2-dihydroquinolines analogues at
ariltetralinic lignans by MCR in water is described.

Introducao

Lignano lactonas ariltetralinicas sdo uma classe de
produtos naturais de grande interesse sintético e
farmacolégico devido a grande diversidade de
propriedades biolégicas que apresentam1. 0]
esqueleto quimico dessas lignanas se assemelha
ao esqueleto quimico de 1,2-diidroquinolinas em
relacdo ao anel de 6 membros fundido ao anel
aromatico (Figura 1). A similaridade dessas
estruturas bem como as propriedades bioldgicas
atribuidas a compostos dessas duas classes nos
levou a propor uma sintese para a obtengdo de
analogos comum a ambas para a avaliagdo
biolégica.

Figura 1. Estrutura quimica basica de lignanas
ariltetralinicas, diidroquinolina e o azo-anélogo

R

R

Lignana lactona aril
A metodologia proposta se baseia na reacdo
multicomponente assistida por micro-ondas entre
acido tetronico (1), anilinas substituidas (2) e
aldeidos aromaticos (3) utilizando &gua como
solvente (Figura 2).
Figura 2. Reacao de obtencéo de 4-27
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Resultados e Discussao

As reacgbes foram realizadas em um reator de MO
Discovery Legacy da CEM. Foram sintetizados 24
azo-analogos com diferentes substituintes nos anéis

aromaticos. As reagdes foram feitas em agua
(refluxo) utilizando quantidades equimolares dos
reagentes durante 15 minutos (monitoramento por
CCD). A seguir a agua foi removida sob pressao
reduzida e o sélido resultante lavado com etanol. Os
azo-analogos foram sintetizados com rendimentos
de 50 a 92% (Tabela 1). Apesar de alguns valores
se mostrarem apenas satisfatérios, a metodologia
utilizada permitiu que esses compostos fossem
obtidos de forma mais rapida, com maior facilidade
de isolamento e purificagdo do que a metodologia
tradicional’. As estruturas de todos os compostos
sintetizados foram elucidadas por RMN de 'H e *C.
Tabela 1. Rendimento dos azo-andlogos 4-27.

R: Ri(a) | Rendimento R4 (b) |Rendimento
3,4-dimetox 4 90 % 16 91 %
3,4,5-trimetoxi 5 89 % 17 89 %
3-hidroxi-4-metoxi 6 59 % 18 50 %
3,4-dihidroxi 7 81 % 19 52 %
4-benziloxy-3-metoxi 8 59 % 20 50 %
3,4-(metilenodioxi) 9 90 % 21 92 %
3,4-(metilenodioxi)-

Bonitro 10 50 % 22 60 %
4,5-dimetoxi-6-nitro 1 50 % 23 62 %
4-cloro 12 70 % 24 80 %
4-(metiltio) 13 59 % 25 79 %
4-fluor 14 50 % 26 77 %
4-(trifluormetil) 15 79 % 27 72 %

Os compostos sintetizados serdo submetidos a
ensaios antimicrobianos, antiinflamatérios e de
citotoxicidade contra linhagens de cancer.

Conclusoes |

A metodologia utilizada foi adequada para a
obtencao de azo-analogos de lignanas
ariltetralinicas com bons rendimentos de forma
rapida e limpa.
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