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Introducao |

A isatina (1 — Figura 1) possui em seu nucleo
inddlico duas carbonilas de reatividade diferentes,
uma cetdnica [C-2] e outra amidica [C-3], um anel
aromético que pode sofrer reacdo de substituicao
eletrofilica nas posicdes 5 e 7, um grupo NH
passivel de alquilacéo e acilagdo. Por este motivo,
esta substancia é empregada na obtencdo de um
vasto niimero de substancias bioativas.

A reacdo de cicloadi¢do 1,3-dipolar regiosseletiva
entre azidas organicas e alcinos terminais
catalisadas por Cu(l), e atualmente a metodologia
mais empregada para a obtencao de 1,2,3-triazol (2
— Figura 1),° heterociclo versatii e puramente
sintético. Esta classe de compostos, também,
apresenta aplicacdo na quimica medicinal.®
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Figura 1. Estruturas da isatina (1) e do anel 1,2,3-
triazol.

Neste trabalho descrevemos a preparacdo de
novos derivados triazélicos a partir do cetal
dioxolano da 5-azido-isatina, empregando as
condlgoes de Huisgen modificada por Meldal e
Sharples.*

Resultados e Discussao |

Inicialmente, o cetal dioxolano da 5-nitro-isatina
(3) foi preparado a partir da 5-nitro-isatina (4),
utilizando-se etilenoglicol, acido p-tolueno-sulfénico
em tolueno, em 67 % de rendimento. Em seguida, o
grupo nitro foi reduzido por hidrogenacéo catalitica
obtendo-se a b5-amino-isatina 5, em 87 % de
rendimento (Figura 2). Na etapa seguinte, o grupo
azido foi obtido através de uma reacdo de
diazotacdo com nitrito de sédio em meio acido, com
subsequente adicdo de azida de sddio gerando a 5-
azido-isatina 6.

35% Reunido Anual da Sociedade Brasileira de Quimica

\/\OH
p -TsOH

"o
e

1) NaNOleCI 10 %

goes

67%
Rf=0, 56

tolueno

Pd/C 10 %
Acetato de etila

71% 2) NaN3 87 %
Rf=0,61 Rf=0,18

Rendimento global
75 %

Figura 2. Esquema de reacdo para obtencdo do
cetal dioxolano da 5-azido-isatina (6).

O produto (6) foi tratado com o0s alcinos terminais
(&lcool propargilico, 7a ou fenilacetileno, 7b),
CuSQ,, ascorbato de so6dio para fornecer os triazéis
isatinicos 8a e 8b, respectivamente (Figura 3).
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Figura 3. Esquema de reacdo para a obtencéo dos
novos derivados 1,2,3-triaz6is 8a e 8b.

A evolucdo da reagdo foi acompanhada por
cromatografia em camada delgada (CCD),
empregando acetato de etila e hexano (1:1) como
eluente. A revelacdo da placa foi feita em ultravioleta
e carbonizacdo com solucao de vanilina sulfdrica.

Os produtos obtidos em cada etapa foram
caracterizados por espectroscopla ha regido do
infravermelho (IV) e RMN de 'H e de **C (tipo APT).

Conclusdes

A reacdo “click” revelou ser uma metodologia
limpa e eficiente para a obtencdo dos novos
derivados  5’-(4-alquil/aril-1H-1,2,3-triazois)-isatina
em rendimentos moderados.
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