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Introdução 

Várias 2-aminopirimidinas polissubstituídas exibem 
importantes propriedades farmacológicas, como 
antagonistas dos receptores 5-HT2 (1)1 ou inibidores 
da sorbitol desidrogenase (2)2 (Figura 1). 

Recentes publicações descrevem métodos para a 
obtenção de 2-aminopirimidinas, de maneira geral não 
convergentes, para a obtenção de uma quimioteca 
constituída de vários derivados. 

O objetivo deste trabalho é investigar uma 
estratégia pertinente, partindo de reagentes 
facilmente obtidos e que leve a derivados 
funcionalizados para a obtenção de uma série de 2-
aminopirimidinas diversamente substituídas, 
utilizando reações e microondas, do tipo Suzuki e 
Sonogashira. 
 
 
 
 
 
 
Figura 1. 2-aminopirimidinas farmacologicamente 
ativas. 

Resultados e Discussão 

A partir do derivado 10, comercialmente disponível, 
realizamos a tosilação, entretanto o derivado 12 
obtido, forneceu mistura de produtos (13 e 14) 
(Esquema 1). 

 
 
 
 
 
 
 
 
 

Esquema 1. Formação de 2-
amino-4-cloro-6-tosiloxipirimidina e derivados. 
Reagentes: i: NaOH 1M, Rflx, 2h; ii: ClTs,  K2CO3, 
CH3CN, Rflx, 3h, iii: ArB(OH)2, Pd(PPh3)4, Na2CO3, 
DMF/H2O, µw. 

 

A  iodação de 10 permitiu-nos chagar ao derivado 
16 (Esquema 2), intermediário-chave, obtido com e 
novas séries de 2-aminopirimidinas (18-20) foram 
obtidas em bons rendimentos (Esquema 3). 
 
 
 
 
 
Esquema 2. Síntese de 2-amino-4-iodo-6-O-tosil 
pirimidinas (16). Reagentes: i: HI 55%,acetona, µw, 
100 °C, 5 min; ii: ClTs, K2CO3, CH3CN, Rflx, 3h. 
 
 
 
 
 
 
 
 
 
 
 
 
 
Esquema 3. Obtenção de 2-amino pirimidinas-4,6-
dissubstituídas a partir de (16). Reagentes: i: 
ArB(OH)2, Pd(PPh3)4, Na2CO3, DMF/H2O, µw; ii: R-≡, 
CuI, PdCl2(PPh3)2, NEt3, µw. 

Conclusões 

Partindo-se de reagentes comerciais,obtivemos o 
intermediário-chave (16), levando a uma série de 
derivados, em bons rendimentos3, os quais serão 
analisados em alguns modelos farmacológicos. 
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