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Introducao

A preparacdo de heterociclos com diferentes
funcionalidades incorporadas a suas estruturas
constitui uma area de grande relevancia em sintese
organica, pois estdo presentes em diversos
compostos de importancia biolégica e industrial,
como farmacos, insumos agricolas, cosméticos e
plasticos.

a-Azidoélcoois sdo intermediarios muito Uteis na
sintese de diversas classes de compostos
nitrogenados biologicamente importantes, incluindo
carboidratos, N-heterociclos e aminoalcoois.”*

Apesar da  potencial versatilidade como
intermediario sintético, a sintese e a reatividade do ¢
azido-b-hidroxiéster 1 nao estdo reportadas na
literatura. Este a-azidoalcool pode ser utilizado como
precursor de uma série de N-heterociclos, entre eles
azirinas, aziridinas, lactamas e oxazéis.

Neste trabalho apresentamos o0s resultados
envolvendo a preparacdo da lactama 2 e da aziridina 3
a partir de 1, o qual foi obtido pela epoxidacdo do
trans-estirilacetato de metila 4, seguido de abertura
do epéxido 5 com N3 em bons rendimentos e
condic¢bes reacionais simples.

Resultados e Discussao

O alceno 4, obtido com 84% de rendimento
através da esterificacdo do acido correspondente 6,
foi submetido a epoxidagcdo com m-CPBA, obtendo-
se 0 trans-epdxido 5 com 62% de rendimento apés
purificacdo em coluna. O epodxido 5 foi submetido a
reagdo com NaN;,  fornecendo regio- e
diastereosseletivamente o anti-a-azidoalcool 1 com
91% de rendimento ap6s purificacdo em um plug de
silica (Esquema 1). Regio- e estereoquimica relativa
de 1 foram determinadas por RMN-'H.
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a: m-CPBA, NaHCO3 CH,Cl, 9h; b: NaN3 NH,Cl, MeOH/H,0,80°C, 3h
Esquema 1: Preparagdo do gazido-b-hidroxiéster 1

A hidrogenacdao catalitica de 1 sob Pd/C, forneceu
a glactama 2 com 78% de rendimento, o que
confirmou a estrutura proposta para o a-azidoalcool 1
(Esquema 2).
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Diversas condi¢cdes reacionais utilizando PPhy
foram testadas para sintese da trans-aziridina 3 a
partir do a-azidodlcool 1. Observou-se que,
dependendo das condi¢cdes empregadas, havia uma
grande competitividade entre a formacédo da aziridina
3 e da lactama 2 (Tabela 1).

Tabela 1 Condicdes reacionais para preparacdo da
aziridina 3 a partir do g-azido-b-hidroxiéster 1.*

N | T(C) Solvente | Tempo (h) | 2:3°
1 80 CH4CN 6 1:1

2 25 CH4CN 12 4,5:1
3 25 CH4CN anidra 12 ~4:1°
4 95 CH4CN nidra 7 ~1:3°

Em todas as reagdes foi utilizado 1 equiv. de PPhs.
® Determinado por RMN-*H.

¢ Célculo aproximado por comparagéo com |V da reagdo 2

Analisando-se os dados das reagbes 1-3,
observou-se que temperaturas elevadas e condi¢es
anidras favoreciam a formacéo da aziridina 3.

Realizou-se, entédo, a reacdo 4 e aaziridina 3 foi
obtida com 55% de rendimento, apds purificagdo em
coluna (Esquema 2).
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a: Hp, Pd/C, 3h; b: PPhy CHLCN anidra, 95°C, 7h.

Esquema 2: Sintese de heterociclos nitrogenados a
partir do g-azido-b-hidroxiéster 1

Conclusoes

O gazido-b-hidroxiéster 1 se mostrou um
intermediario bastante interessante para a sintese da
aziridina 3 e da glactama 2. O estudo da sintese de
outros N-heterociclos, como azirinas e derivados de
oxazois, a partir de 1 estd em desenvolvimento.
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