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Introducao |

Por meio deste trabalho pretendemos dar
continuidade a nossa pesquisa envolvendo a
formacdo de arinos a partir de 2-(trimetilsilil)aril
triflatos, sob condi¢cdes reacionais relativamente
brandas.! Para tanto, decidimos submeter ésteres
de aminoacidos a reacdo com 2-(trimetilsilil)aril
triflatos, fazendo uso de fluoreto de césio em
acetonitrila a 80°C por 24 h, visando & obtencdo de
derivados de N,N-diarilaminoacidos como
importantes intermediarios quirais na construcdo de
peptideos e farmacos.

Resultados e Discussao

Inicialmente trabalhamos na otimizacdo das
condi¢des da reacdo de N,N-diarilagdo do cloridrato
de glicinato de metila (l1a) empregando 2-
(trimetilsilil)fenil triflato (2) e uma fonte de ions
fluoreto, variando as condi¢des reacionais, visando a
formacgéo do aminoéster diarilado 3a (Tabela 1).

Tabela 1. Otimizacdo das condi¢cbes para a sintese
do composto 3a.
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1a 2 temperatura, tempo 3a
op. 550 soveme TOMP- Tempo R(el/;i’
1 CsF (5) MeCN t.a. 24 24
2 CsF (5) MeCN ta. 72 51
3 CsF (5) MeCN 50 24 65
4 CsF (5) MeCN 80 24 72
5 MeCN 80 24 0
6 NBu4F (3) THF ta. 24 45
KF/éter
7 18-coroa-6 THF 0 24 0
(2,5/2,5)
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Fazendo uso das condi¢des reacionais otimizadas
para a sintese de N,N-diarilaminoésteres (3), Tabela
1, Exp. 4, iniciamos um estudo para avaliar o
alcance e as limitacdes da transformacado
(Tabela 2).

Tabela 2. Sintese de N,N-diarilaminoésteres (3).2
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Condigdes reacionais: 0,3 mmol do cloridrato de aminoéster (1),
0,75 mmol de 2-(trimetilsilil)fenil triflato (2) e 1,5 mmol de CsF
foram mantidos sob agitacao a 80°C por 24 h.

Conclusodes

Otimizamos as condicbes para a reacdo de
formacdo de N,N-diarilaminoésteres (3), fazendo
uso cloridratos de aminoésteres (1) e 2-
(trimetilsilil)fenil triflato (2) na presenca de CsF em
acetonitrila a 80°C por 24 h.
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