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Introducao |

Os a,B-diaminoacidos s&o importantes unidades
estruturais e estdo presentes em grande diversidade
de compostos biologicamente ativos como, por
exemplo, em diversos antibidticos e produtos
naturais."

O uso de 2,3-aziridino-y-lactonas para a preparacéo
destes compostos tem se mostrado relevante, ja
que sdo materiais de partida versateis para a
sintese de  aminoacidos  a,B-dissubstituidos
complexos.*®

Neste trabalho, descrevemos a preparacdo de a,B-
diaminoésteres por uma sequéncia de reacdes de
protecdo/desprotecdo e da abertura regiosseletiva
dos ciclos azidirino e sulfamato por diferentes
nucledfilos.

Resultados e Discussao |

As aziridino-y-lactonas quirais 5 e 6 foram obtidas
pela aziridinagdo direta do  5-O-sulfamoyl
butenolideo 3 ou 4 previamente preparados
(Esquema 1).4
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Esquema 1. Sintese das aziridino-y-lactonas 5 e 6.
A abertura da aziridina é realizada
regiosseletivamente, dependendo da natureza do
nucledfilo.* A partir do produto obtido pela abertura
deste anel no composto 5 por metilbenzilamina, foi
realizada uma sequéncia de reacdes on pot:
abertura da lactona por metanol; acetilagdo da
hidroxila livre; protecdo/ativacdo do ciclo sulfamato
com BOC, fornecendo assim o derivado 8
Alternativamente, a hidroxila secundaria em C-5
pode ser benzilada para fornecer 9.
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O sulfamatos ciclicos 8 e 9 foram submetidos a um
ataque por azoteto ou tiofenolato, fornecendo os
respectivos a,B-diamino ésteres 10-12 protegidos.

A desprotecdo da amina em C-3 no composto 11
conduziu a uma mistura dos produtos de
transacetilacdo (composto 13) e de
transacetilacdo/lactonizagdo, composto 14. A
presenca do grupamento OBn em C-4 evitou a
ocorréncia de tais reagdes.
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Esquema 2. Obtencdo dos a,B-diaminoésteres 10-
13.

Conclusdes |

A rota sintética apresentada permitiu o acesso a a,3-
diamino ésteres altamente funcionalizados que
podem servir como importantes intermediarios em
sintese orgéanica, como por exemplo na sintese de
a,B-diaminoacidos complexos ou ainda como
precursores na sintese de p-lactamas.
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