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Introducéo

Analogos de nucleosideos sdo amplamente
usados na medicina,' e devido a sua estrutura
complexa, sua sintese requer etapas de protegdo e
desprotecéo.

Recentemente foi apresentada uma metodologia
simples para acetilacdo de nucleosideos via catélise
heterogénea empregando peneiras moleculares como
catalisadores sélidos.? O presente trabalho envolve a
remogcdo dos grupos protetores O- ou N-acetil
utilizando condi¢6es brandas de solvdlise.

Resultados e Discussao

Para remover o0s grupos protetores de
nucleosideos, estudou-se diferentes condigfes
reacionais de solvélise basica® empregando

Et;N/MeOH/H,O (Figura). A eficiéncia do método foi
testada a partir e reagbes conduzidas sob energia
de microondas e sob aquecimento convencional, em
banho de dleo (Tabela).
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Figura. Derivados de nucleosideos acetilados e os
respectivos produtos de desprotecao.

A reacao € rapida quando realizada sob irradiacédo
de microondas em reator CEM Explorer, levando a
formagédo dos produtos desprotegidos entre 4 e 18
minutos (Tabela). A auséncia de Et;N ou H,O fornece
uma baixa conversdo (< 5%) para o produto 2a,
indicando a necessidade da presenca destes
reagentes no processo de desprotecdo. Ja& a
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auséncia de MeOH ndo apresentou alteraces
significativas no resultado final, entretanto sua
presenca facilita o tratamento da reacao, visto a facil
remocgao do subproduto gerado por evaporagao.

Tabela. Clivagem dos grupos acetil de nucleosideos (1
mmol) sob irradiacdo de microondas e aquecimento
convencional.

Microondas? Convencional®
MP | Prod. | Méto | T€™P | Rend | T¢™P | Rend
-do” (moin) 6)° (moin) )°

la 2a A -- -- 360° 97
la 2a A -- -- 30 96
la 2a B 8 97 30 97
1b 2b A 8 89 80 85
1c 2c B 8 61 70 83
1d 2d B 16 89 -- --
le 2e A 8 93 40 91
1f 2f A -- -- 30 92
1f 2f B 4 85 -- --
1g 29 A -- -- 60 93
1g 29 B 18 80 -- --
1lh 2h B 8 85 -- --
1i 2j B 17 80 -- --
1j 2j B 16 84 60 83

“Reacdo na poténcia max. de 50 W, temperatura max. de 70 °C,
pulsos de irradiagdo de 2-3 min (sem incluir o tempo de rampa
de 1 min); "Reacdo realizada em banho de 6leo a 70 °C; “Método
A: Et;N/MeOH/H,O 7 eq./2 mL/2 mL; Método B: Et;N/MeOH/H,O
3,5 eq./1 mL/1 mL; °Produto isolado; *Reac&o realizada a t.a.

Nas reacdes em reator de microondas, a variagdo
nos pulsos de irradiagdo, na poténcia e na pressao
ndo apresentou mudancas significativas nos
resultados observados. J4 as reacdes de desprotecéo
conduzidas sob aquecimento em banho de O6leo
forneceram resultados semelhantes aos obtidos sob
irradiacdo de microondas, porém em maiores tempos
reacionais (30-80 min).

Conclusdes

As reacgOes de desprotegcdo empregam condi¢bes
brandas de solvélise, fornecendo os produtos em
bons rendimentos e baixos tempos reacionais.
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