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Introducao

As reagbes de acoplamentos cruzados catalisadas
por Pd sdo uma das mais verséateis ferramentas da
Sintese Orgénica.1 Dentre suas variantes, a arilacdo
de Heck-Matsuda (HM) tem se destacado como
uma alternativa operacionalmente simples, rapida e
eficiente.?  Nos UGltimos anos nosso grupo de
pesquisa tem se dedicado no desenvolvimento e
aplicagdo desta reagdo na sintese de moléculas
bioativas.® Aqui descrevemos nossos resultados
relativos a novas aplicagdes desta reagcdo como
passo-chave nas rotas de preparacdo de
conhecidos e inéditos aril-pirréis. Aril-pirrol é uma
unidade estrutural importante em muitos produtos
naturais de interesse farmacolégico como a
pentabromo- (1) e a pentacloropseudilina (2) que
exibem atividades antibiética, antitumoral e, mais
recentemente, como inibidores de lipoxigenases

humanas.* Em decorréncia, interesse tem sido
destacado na sintese de 1 e seus analogos.*®
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Resultados e Discussao

Nossa rota visando 1 e o novo analogo 3 partiu dos
conhecidos enecarbamatos 4 como substratos para
a HM. As arilpirrolidinas formadas foram entao
pirrolizadas na presenga de DDQ formando os
intermediarios 7 da sintese total de 1 e 3.
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O acoplamento das desidroprolinas 7 com o
arenodiazénio 5 via HM formou eficientemente os
adutos de Heck 8 com o0s quais a partir de uma
seqléncia de transformagdes de pirrolizagdo (8— 9
e 8— 10), desprotecao seletiva (9— 10 e 10— 11)
e bromagao (10— 13 e 11— 12) preparou-se 0s
inéditos analogos 12-13 da pentabromopseudilina 1.
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Conclusoes

Estamos desenvolvendo rotas eficazes na sintese
de 1 e de novos analogos (3 e 12-13) empregando a
HM como o passo-chave das abordagens.
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