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Introducéo

A sintese de beta-enaminolactamas merece atencéo
para 0 acesso a novas substéncias com potenciais
atividades farmacoldgicas. De fato, é descrito que
beta-enaminonas e beta-enaminoésteres possuem
efeitos anticonvulsivantes, antimalariais, aintiinflama-
torios e cardiovasculares." Além disso, as beta-
enaminolactamas podem ser vistas como intermedia-
rios avangados nas sinteses de beta-aminolactamas
precursoras de alfa, beta-diaminoécidos quirais ndo
proteinogénicos, 0s quais podem constituir-se em
potenciais componentes de inibidores peptidomimé-
ticos de enzimas proteases.?

Neste trabalho é descrita uma abordagem eficiente
para as sinteses de novas beta-enaminolactamas a
partir de alfa-aminoacidos naturais.

Resultados e Discussao

As reacbes dos alfa-aminoacidos L-fenilalanina, L-
leucina, L-isoleucina, L-alanina e L-metionina com
carbonato de terc-butila forneceram os derivados N
Boc correspondentes 1, que por reacdo com o acido
de Meldrum seguido de refluxo em MeOH produziram
0s respectivos acidos tetrdmicos 2, conforme descrito
por Jouin e Castro (Esquema 1).°
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1b: R=i-Bu 2b: R = i-Bu (82%)
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1d: R=Me 2d: R = CH3 (82%)
le:R=s-Bu 2e:R = s-Bu (82%)

Esquema 1: Preparacdo dos acidos tetramicos 2a-e.

Os éacidos tetramicos 2 foram convertidos as
respectivas oximas 3 em excelentes rendimentos
utilizando o sistema cloridrato de hidroxilamina/

bicarbonato de sdédio/ sulfato de sédio em
diclorometano (Esquema 2).*
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Esquema 2: Preparagdo das oximas 3a-e.

O uso do sistema MoOi/NaBH,/MeOH?® na reducéo
das oximas 3a-e forneceu as correspondentes beta-
enaminolactamas insaturadas 4a-e (Esquema 3).
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3a: R= CHzPh 4a: R = CH,Ph (85%)
3b: R=i-Bu 4b: R = i-Bu (96%)
3c: R= (CH;),SCH3 4c: R = (CH,),SCH; (87%)
3d: R=Me 4d: R = Me (98%)
3e: R=sBu 4e: R =s-Bu (92%)

Esquema 3: Sintese das b-enaminolactamas 4a-e.

Conclusoes

As novas beta-enaminolactamas 4a-e foram
sintetizadas em bons rendimentos a partir de
aminoacidos naturais utilizando uma rota curta e
eficiente. As conversdes de 4a-c nas respectivas
beta-aminolactamas quirais e em alfabeta-
diaminoacidos encontram-se em andamento.
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