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Introducao

B-aminoalcoois sdo intermediarios de grande
interesse na sintese de farmacos. Sua utilidade em
sintese assimétrica esta diretamente ligada a sua
propriedade de funcionar como ligantes ou auxiliares
quirais’.

Em nosso laboratério, durante estudos visando a
sintese do farmaco Baclofen® e seus andlogos,
tornou-se necessario buscar um método geral para
a preparacdo de a-aril-B-aminoalcoois, com variado
padrao de substituicdo no anel aromatico. Para a
obtencéo de tais compostos, propusemos uma rota
sintética baseada na reacdo de betainas derivadas
de tetrafluoroboratos de 2,4,6-trifenilpiridinios,
contendo uma fungdo éster em posicdo o ao
nitrogénio anelar. Ph
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Nessa proposta, sais do tipo I, derivados da glicina
ou da alanina, seriam transformados em suas

respectivas  betainas I que, ao serem
descarboxiladas, na presenga de aldeidos
aromaticos, conduziriam a oxazolidinas . A

liberacdo dos P-aminoélcoois de interesse seria
realizada por metodologia ja desenvolvida em nosso
laboratorio®.

Resultados e Discussao

Inicialmente, foi efetuada a preparacao dos sais de
piridinio I, pela reagao dos cloridratos de ésteres da
glicina ou da alanina com o tetrafluoroborato de
2,4,6-trifenilpirilio, na presenga de trietilamina e de
acido acético glacial.
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A saponificacdo dos tetrafluoroboratos de 2,4,6-
piridinio I, com KOH alcodlico, conduziu as
respectivas betainas, na forma de sdélidos amorfos
de cor laranja, cujo espectro de RMN de H permitiu
sua caracteriza¢ao inequivoca.

A reagao da betaina llb com benzaldeido, via a ilida
correspondente, resultou em uma mistura de 4
estereoisdbmeros, um deles em muito pequena
proporgao, dois deles em proporgdo equivalente e
outro preponderante. A analise de modelos
moleculares parece indicar que a estereoquimica
relativa da oxazolidina formada em maior
quantidade seja:
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Na reag@o com benzaldeido, a betaina Ila é menos
reativa do que a betaina llb.

Conclusoes

A obtengdo de oxazolidinas a partir de sais de
piridinio e aldeidos € viavel, podendo no futuro ser
realizada em sua versdo assimétrica, na presenga
de catalisadores de transferéncia de fase quirais.
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