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Introducao
Arilalilaminas sao componentes estrututrais presentes em diversos

compostos biologicamente ativos. A sintese desses compostos tem sido
realizada por diferentes estrategias. Entretanto, a reacdo de Suzuki
catalisada por paladio praticamente nao foi utilizada para sintese dessa
classe de moléeculas. Dessa maneira, nosso grupo, utilizou a reacado de
Suzuki em um processo em duas etapas one-pot para a obtencédo de
arilalilaminas, a partir de propargilaminas que foram hidroboradas
regiosseletivamente na presenca de cobre, utilizando agua como solvente e
SPGS-550M como surfactante.! A metodologia foi aplicada na sintese one-pot
e ambientalmente amigavel do antifungico naftifina.
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Resultados e Discussao

N0sso grupo reportou previamente a hidroboracao de alcinos propargilicos
catalisados por cobre.? Curiosamente, NMeBn propargilamina e NHBoc
propargilamina resultaram em diferentes seletividades utilizando o catalisador
CuCl(IMes).
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Com a condicao de hidroboracdo otimizada, esta foi realizada e apos 2h
0S reagentes necessarios para o acoplamento de Suzuki foram adicionados.
Diferentes temperaturas foram avaliadas bem como diversos catalisadores de
paladio (Tabela 1).

Tabela 1. Otimizacao da reacao sequencial Hidroboracao/Suzuki.

1) [Cu(Ch(IMes)] (5 mol%)
Bopin, (1.1 equiv.), NaOH (5 mol%)

2% m/m SPGS-550M/H,0, 2h, ta
/\NMGB” ° 2 » Ph X" “NMeBn

2) cat. Pd, PhBr (1 equiv.)
KyoCO3 (2 equiv.) 2h, T

Entrada Cat. Pd (mol %) T (°C) Rend. (%)
1 PdCI,(PPh,), (5) 80 65
2 PdCI,(PPh,), (5) 25 nr
3 PdCl,(PPhy,), (3) 80 43
42 PdCI,(PPh,), (5) 80 49
5 Pd(PPh,), (5) 80 53
6 PdCl, (5)/PPh, (10) 80 52
7 Pd(OAc), (5)/PPh, (10) 80 54
8 PdCI,(PhCN), (5) 80 <15
9 Pd.dba; (5)/PPh, (10) 80 <15

21.0 equiv. de K,COj, foi utilizado. P Rendimento isolado.

O escopo da reacao foi avaliado variando-se o haleto de arila na etapa de
reacao de Suzuki tanto para efeitos eletronicos quanto para efeitos estéricos.
Os resultados sao mostrados abaixo.
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Por fim, O método foi aplicado na

antifungico naftifina.
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Conclusoes

Em suma, foi desenvolvida uma metodologia eficiente para sintese
one-pot de arilalilaminas catalisada por metais de transicdo. O método é
operacionalmente simples, além de ambientalmente amigavel. Além disso, foi
possivel sintetizar o potente antifiUngico naftfina em apenas trés etapas, com
otimo rendimento global.
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