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Palavras Chave: 3-(azol-3-il)-propanoatos isoxazéis, pirazoéis, ciclocondensacgdes [3 + 2].

Introducéao

Os  3-(azolil)-propanoatos e —propenoatos e
respectivos 4cidos tem sido alvos de sintese devido
as suas pronunciadas e promissoras atividades
farmacolégicas™®. Os exemplos mais destacados
sdo os Acidos 3-(1H-pirazol-1-il)propendicos util na
producdo de 1,5-difenil-3-metil-4-pirazolilacetonitrila
(NNRTI) e 3-(2-etoxicarbonyl-1H-imidazol-4-
il)propenoatos e propanoatos &ntagonistas AMPA).
Nesse trabalho mostramos a rota de sintese eficiente
e regioespecifica para 3(1H-pirazol-3-il)-propanoatos
a partir de ciclocondensacdes [3 + 2] dos 7,7,7-trialo-
4-metoxi-6-0xo-4-heptenoatos 1, 2 com hidroxilamina
e hidrazinas (Figura 1). Novamente aplicando o
método de acilacdo de acetais * agora ao acetal
derivado do acido levulinico, 0 4.4,-
dimetoxipentanoato de metila, foram obtidos os
precursores 1,3-dieletréfilos 1, 2 com o substituinte
alcanoato (Figura 1).

Resultados e Discussao

Foram obtidos seis 3-(5-trialometil-5-hidroxi-4,5-
diidro-1-H-azol-3-il)propanoatos de metila ou etila
reagindo hidroxilamina e as hidrazinas com grupos
retiradores de elétrons no N1, semicarbazida,
tiosemicarbazida e aminoguanidina com os 7,7,7-
trialo-4-metoxi-6-oxo-4-heptenoatos 1, 2 em metanol
ou etanol, respectivamente. Além disso a hidrazina e
a fenilhidrazina quando reagem com o substrato
dieletréfilo 1, levam até os pirazéis aromaticos 3(5-
trifluormetil-1H-pirazol-3-il)propanoantos de metila ou
etila 9 e 10. Porém, as reacdes da hidrazina e da
fenilhidrazina com 2 levam até os compostos
diesteres 11 e 12, 3-(5-alcoxicarbonil-1H-pirazol-3-il)-
propanoatos. Foi observado que quando as reacdes
foram  conduzidas em EtOH ocorreu a
ciclocondensacdo e a transesterificacdo do éster
metilico para o éster etilico no produto final. Os
compostos isolados foram caracterizados via dados
de RMN 'H e C (1D, 2D) e espectrometria de
massas.
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Figura 1. Sintese de 3-(Azol-3-il)-propanoatos.

Conclusoes

As reacdes de ciclocondensacao dos 7,7,7-trialo-4-
metoxi-6-0x0-4-heptenoatos 1, 2 com hidroxilamina e
hidrazinas ocorrem de maneira regiospecifica levando
aos produtos 3-(azol-3-il)-propanoatos sendo que os
substratos 1 e 2 reagem como 1,3-dieletréfilos com
os 1,2-dinucledéfilos, mantendo a cadeia lateral, o
propanoato, como substituinte.
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