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Introducéo |

Muitos isocromenos’ e benzofuranos® estdo
presentes nas estruturas de compostos naturais
biologicamente ativos. Entre os métodos de
preparacdo, uma delas envolve a ciclizagcdo de
alcodis 2-alquinilbenzilicos.’

Neste trabalho preliminar, foram desenvolvidos duas
metodologias na preparacdo de 1-feniletanol orto
alquinil substituidos.

Resultados e Discussao |

Para inserirmos o grupo alquinil na posicao orto e
usando 1-feniletanol como reagente, adotamos
inicialmente o método de orto-metalacéo” utilizando
ditelureto de dibutila como eletréfilo seguida de
acoplamento do tipo Sonogashira, usando cloreto de
paladio (esquema 1).

Esquema 1
1.n-BuLi (2 eq.),
OH  TMEDA (2 eq.), oH PdCl, (20 mol%) oH
©/\ pentano,A, 12h. Cul (4 eq.), TEA (4 eq.)
_— _—
2. BuTeTeBu, THF RC=CH (4 eq.), ta.
TeBu 24h %
60% 1 40~76% R

Diferentes rendimentos foram obtidos para cada
alcino terminal utilizado (tabela 1).

Tabela 1. Produtos de acoplamento entre telureto 1
e diversos alcinos.

Alcino Produto Rend.
Ph—C=CH @Q 46%
CsHy—C=CH
40%
C5H12
OH
HOH,C—C=CH @Q 76%
X
CH,OH
OH
Hy 4
HsC-C —C-C=CH 45%
OH SN on
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A outra metodologia, mais eficiente, envolveu o uso
da orto-bromoacetofenona como material de partida.
Primeiramente foi feita a reacdo de Sonogashira,

seguida da reducdo da cetona, sem prévia
purificacdo (esquema 2).
Esquema 2
o o H
Pd(OAc); (10 mol%)
dk Cul (20mol%), PPh, (20mol%) @ NaBH,
Br RC=CH (0,9 equiv.), TEA % MeOH [
80T, 20n R 2 etapas S R
(49% R=Ph)
(61% R=CgH )

Os proximos estudos envolverdo a aplicagdo destes
alcodis nas formas quirais na tentativa de obtencao
de benzofuranos e/ou isocromenos opticamente
puros (esquema 3).

Esquema 3
*
exedig. OH  &-endo-dig
Pd cat. C\\ Pd cat.
isocromenos benzofuranos
Conclusdes |

Desenvolvemos duas metodologias para obtencéo
de alcoois 2-alquinil benzilicos com rendimentos
moderados.
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