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Introducao

Alcaléides fazem parte de uma classe de compostos
heterociclicos, biologicamente ativos, que
apresentam em sua estrutura pelo menos um
nitrogénio basico.
Devido a grande diversidade estrutural desta classe,
ela apresenta um amplo espectro de acdo frente a
sistemas bioldgicos. Dentre as principais aplicacdes
dos alcaldides, destaca-se o seu emprego na
medicina: podendo ser utilizado como anti-
hipertensivo (Ajmalicina), no tratamento de cancer
(Taxol e Vincristina), vasodilatador (Vincamina) e no
combate a malaria (Quinina e Cloroquina). Devido a
importancia destes compostos, ja se encontram
reportadas na literatura varias metodologias para
sua preparacdo. No entanto, ainda existe a
necessidade de se desenvolver novos métodos, 0s
quais incorporem os principios da quimica verde.
Nesse resumo, descrevemos a aplicacdo de uma
nova classe de organocatalisadores na sintese
enantiosseletiva de alcaldides indélicos (Figura 1).
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Figura 1. Analise retrossintetica do alcaldide inddlico

Resultados e Discussao

Os organocatalisadores 1la,1b e 1c foram testados
em reacBes de adicdo de malonato de dietila ao
trans-cinamaldeido.” (Esquema 1).
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Na Tabela 1 apresentamos o0s resultados de
otimizacdo da reacdo de adicdo conjugada em
diferentes solventes e organocatalisadores. Pode
ser observado que a reacdo processou-se muito
bem, sendo o produto obitido em o6timos
rendimentos e excessos enantioméricos. No
entanto, quando aplicamos uma solucdo saturada
de cloreto de sédio como solvente, foi possivel
diminuir o tempo reacional para 34h.

Tabela 1. Otimizacdo da reacdo de adi¢cdo conjugada
enantioseletiva de dietilmalonato ao trans-cinamaldeido

Entr. Cat. Solvente R(E/SQ Te(r:)po (;31)
1 la Etanol 93 61 96
2 1b Etanol 56 61 96
3 1c Etanol 43 61 93
4 la NaCl (aq) 98 34 94
5 1b NaCl (aq) 93 34 95
6 la Agua 71 97 94
7 1b Agua 93 111 96

OEt

#Rendimentos isolados. "ee’s determinados por HPLC com fase
estacionaria quiral e a configuracdo absoluta por comparacao
com dados da literatura.

Conclusodes

Os novos organocatalisadores tiveram um 6timo
desempenho na reacdo de adigcdo conjugada,
tanto em etanol quanto em solventes aquosos. No
presente momento, estamos otimizando a
formagdo do sistema inddlico, desenvolvendo
metodologias one-pot e sequenciais (Esquema 2).

t
0 N
* + “NH,
OEt
07 OEt

Esquema 2. Sintese de Indol de Fischer
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