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Introducao |

As naftoquinonas sdo substancias de
grande interesse  farmacologico devido a
apresentarem uma ampla variedade de atividades
biolégicas,  inclusive  antitumoral.’®  Estas
naftoquinonas contendo substituintes acetilénicos no
anel quinonoidico sdo intermediarios promissores na
sintese de quinonas heterociclicas e compostos
insaturados altamente reativos.® O presente trabalho
tem por objetivo sintetizar via reacdo de
Sonogashira4 derivados 2,3-diino-1,4-naftoquinonas
(3a-g) através do acoplamento cruzado entre o 2,3-
dibromo-1,4-naftoquinona (2) e alcinos terminais
catalisado por um complexo de paladio (Il) e Cul.

Resultados e Discussao |

Em nossa estratégia sintética foi preparado
inicialmente o 2,3-dibromo-1,4-naftoquinona (2) a
partir da 1,4-naftoquinona (1), utilizando Br, em
diclorometano a temperatura ambiente, obtendo
apos cristalizagdo um rendimento de 65%. Em
seguida os derivados diacetilénicos (3a-g) foram
sintetizados através do composto 2 e diversos
alcinos terminais em uma mistura de solventes (1:1)
DMSO/DCM, trietilamina e um sistema catalitico de
Pd(PPh3),Cl, / Cul (esquema 1). A reacdo foi
realizada em atmosfera de argbnio para evitar a
desativacdo do ciclo catalitico e reduzir a formacao
de produto de homoacoplamento entre alcinos. Além
deste sistema catalitico, utilizou-se o Pd(PPhg)g,
Pd(OAc),.PPh; e diversas combinacdes de
solventes/bases com o intuito de se obter melhores
rendimentos, sem sucesso. As reacdes foram
acompanhadas por CCD, onde tiveram tempos
reacionais entre 1 a 4 horas. Apds o término das
reacbes, 0s produtos (3a-g) foram purificados em
coluna cromatografica de silica gel alcancando
rendimentos que variaram de 15 — 55% (tabela 1).
Os produtos foram caracterizados pelas andlises
espectroscopicas de IV e RMN 'H e *°C.
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Esquema 1. Sintese dos derivados 2,3-diino-1,4-
naftoquinona

Tabela 1. Derivados acetilénicos da 1,4-
naftoquinona
Composto Rend %* Pf (°C)
3a 45 151 - 152 decomp.
3b 42 138 - 139 decomp.
3c 30 109 - 110
3d 15 135-136
3e 38 92 -93
3f 55 68 - 69
39 38 54 - 55

*Apos isolamento em coluna cromatogréafica

Conclusodes

A partir das reacdes de acoplamento tipo
Sonogashira foram sintetizados quatro novos
derivados 2,3-diino-1,4-naftoquinona (3d-g) com
potencial atividade antitumoral.
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