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Introducéao

O nosso grupo de pesquisas vem relatando que
certos adutos obtidos da reacdo de Baylis-Hillman,
apresentam atividades bioldgicas® A preparacéo
destas novas drogas de forma industrialmente
atraente vem sendo objetivo de nossas pesquisas

Resultados e Discussao

O uso de uma mistura de terc-butanol:H,O (6:4) como
solvente (método A é eficiente para a preparacao
dos adutos 1, 6, 7, 2, 8 e 9 (figura 1) em rendimentos
bons a muito bons (Ent 1-6, tabela 1) Curiosamente,
este método ndo foi eficiente para a preparacdo do
aduto 10 (Ent. 7, tabela 1), sendo em 33% de uma
mistura de 2 co-produtos.
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GEA =CN ou CO,CHs
Tabela 1. Resultados obtidos neste trabalho

Entr. | Método | tempo | aduto | Rend(%)?
1 AP 20min 1 >99
2 A 24h 6 92
3 A 24h 7 76
4 A 9h 2 92
5 A 24h 8 79
6 A 48h 9 55
7 A 2h 10 33°
8 B¢ 25min 10 >99
9 B 15min 1 >99

10 B 3,5h 3 >99
11 B 14dias 4 >99
12 B 40min 11 >99
13 B 3,5h 12 >99
14 B 30min 13 >99
15 B 50min 14 >99
16 B 10min 15 >99

2 rendimentos isolados " 0,4 mL de acrilonitrila ou acrilato de
metila, 1mMol de aldeido aromético, 4mL de terc-butanol :agua

30% Reunido Anual da Sociedade Brasileira de Quimica

(6:4), 25°C. © 0,4 mL de acrilonitrila com 1 mMol de aldeido
aromatico em baixa temperatura (O‘JC).OI mistura de 2 co-produtos
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Figura 1. Os AMBH preparados neste trabalho.
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Descobrimos,entretanto, que a reacdo desenvolvida
com o método B é altamente eficiente na producdo
dos adutos 1, 3, 4, 5, 11, 12, 13, 14 e 15 (figura e
tabela),sem que a formacdo de nenhum co-produto
tenha sido detectada no meio reacional bruto. Cada
AMBH foi subseqiientemente obtido, mediante uma
simples filtracdo em gel de silica 60 (acetato:hexano
1:1). O método B pode também ser usado na
preparacdo de 100 mMol de 10 (>99%, 20 min). A
recuperacdo do catalisador DABCO ¢é efetuada, pela
lavagem da silica gel (500mL de etanol 96°), seguido
de eliminacéo do etanol em evaporador rotatério.

Conclusdes

Apresentamos que dois métodos experimentais
industrialmente atraentes para a preparacdo de b
adutos de Morita-Baylis-Hillman bioativos. Este
avanco tecnolégico nos facilitara os estudos in vivo
da atividade leishmanicida’® destas promissoras
drogas.
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