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Abstract

“Synthesis of (E)-2-hydroxy-3-(2-(1-phenyl-1H-1,2,3-
triazol-4-yl)vinyl)-1,4-naphthoquinone Via coupling
Heck”. This work involves the synthesis of
naphthoquinones employing the Heck conditions.
The compounds are under biological evaluation.

Introducao

As quinonas naturais estdo presentes em varias
familias de plantas, fungos, bactérias e insetos,
ligando as cadeias de transporte de elétrons na via
metabdlica com o0s processos oxidativos. Em
estudos farmacolégicos as quinonas apresentam
uma grande versatilidade biolégica destacando-se
suas propriedades microbicidas, tripanomicidas,
viruscidas, antitumorais, entre outras."?

Estudos tém sido realizados por nosso grupo de
pesquisas com o0 intuito de preparar novos
derivados naftoquinénicos com melhor espectro de
acdo contra diversos alvos biol6gicos. Em
continuagd0 as nossas pesquisas nesta area,
propusemos a sintese de novos derivados 1,4-
naftoquinénicos contendo o grupamento 1,2,3-1H-
triazélico conjugado, empregando as condi¢cBes de
Heck. Estas substancias terdo suas aplicacbes
biolégicas avaliadas.

Resultados e Discusséo
A fim de promover o acoplamento entre 0 nucleo
1,4-naftoquindnico e 1,2,3-vinil triazol, realizou-se a
sintese dos derivados 4-vinil-1,2,3-1H-triazdis (6)
(Esquema 1). Os derivados foram obtidos em
rendimentos que variaram de 76 % a 97 %.
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Esquema 1. Sintese dos vinil-triaz6is 6

Em seguida, realizou-se o acoplamento entre os
nacleos 1,4-naftoquinona e 1,2,3-1H-triazdlicos

empregando-se as condi¢bes de Heck conforme
mostrado no Esquema 2.
o

o
Br
- (o]
N —— o
N \ Pd(0)/K,CO; 7 OH
acillNee :
3 R=H
S 8 O~ /N /@\\ 4-CH3
N=N —/"R

‘ & — o 4-Cl

R o\ ' 4F
25-Cl
= 48-57% :
6 Br N ° 4-OCH;

o

Esquema 2. Reagao entre os vinil-triazéis 6 e as naftoquinonas 7
e8

Acredita-se que a reatividade diminui devido a
formacao do lausonato. Desse modo empregou-se a
bromo-lausona protegida o que promoveu a
efetivacdo da mesma. Todas as novas substancias
tiveram suas estruturas confirmadas por métodos
fisicos de analise, tais como RMN de 'H e *C e IV.
Também foi realizada a caracterizagdo estrutural
por difracdo de raios X da substancia 1a, fato que
confirma inequivocamente sua obtencdo e a sua
estereoquimica E. A figura ortep da estrutura esta
representada na Figura 1.

Figura 1. Estrutura ortep da substancia la

Conclusodes

A metodologia empregada para a reacdo de
acoplamento cruzado entre os derivados 6 e 8 se
mostrou eficiente e o produto foi obtido na
configuracao E, como esperado.

Os compostos sintetizados serdo enviados para
andlises bioldgicas no que se refere a atividades

antitumorais e tripanocidas.
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