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A PRESENTE INVENCAO REFERE-SE A SINTESE CATALITICA ASSIMETRICA DE NOVOS N-
(1,2,3-TRIAZOLMETIL)- 3-HIDROXI-3-ARILOXINDOLES QUIRAIS A PARTIR DE PRECURSORES
DERIVADOS DA ISATINA, UTILIZANDO CATALISADORES DE METAIS DE TRANSIGAO QUIRAIS.
ESTES COMPOSTOS FORAM PLANEADOS E SINTETIZADOS COM FUTURA APLICACAO COMO
INIBIDORES BIOLOGICOS. ESTES COMPOSTOS QUIRAIS N-(1,2,3-TRIAZOLMETIL)-3-HIDROXI-3-
ARILOXINDOLESL DE FORMULA (l) SAO OBTIDOS ENANTIOSELECTIVAMENTE A PARTIR DE
PRECURSORES DE FORMULA (11) ATRAVES DE UMA EFICIENTE REAGAO DE ARILACAO
UTILIZANDO REAGENTES DE BORO OU DERIVADOS E UM CATALISADOR DE METAL DE
TRANSIGAO QUIRAL, SOB CONDIGOES REACIONAIS SUAVES. A PRESENTE APLICAGAO
DESCREVE A PREPARACAO DOS COMPOSTOS N-  (1,2,3-TRIAZOLMETI1)-3-HIDROXI-3-
ARILOXINDOES QUIRAIS DE FORMULA (l), OS QUAIS DEVEM SER BONS INIBIDORES NUMA
SERIE DE ALVOS BIOLOGICOS, EM ESPECIAL NA DOENGA DE ALZHEIMER E CANCRO.
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reagente de boro e uma base.
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A guantidade de pré-catalisador varia entre 1 = 10 mol%. Oz
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Tabela 1. Reagdo assimétrica de adigio de acido fenilberdnico
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onde RI & aloésidoe, halogeéenio (F, By, €1}, OH, CN, DHO e

COsH, com um reagente organcborcenado, um dew radlio
(113 para formar ¢ catalisador ative in situ, um ligando
uma base apropriada numn solvente adeguado a uma temperatura
apropriada numa atwmosfara inerte.

P

4. Processo para producde de compostos de formuls (1), de

acorde com a 3% reinvindacdo, caractsrizade pela utilizagao

e

de um complexs de rvadio, como por exemplo, radic (1) aloro-

be

[Rhinbd) Cliz, Rp{COD) BF, FER{CH 2C) 12, Rnlacac) (cogls &
"

i

{1, S~cilciovotadienol~ - dinarg, IRhECODICT T+, - [RR{CORIOH

{acac) tethis, numa guantidade gue varia entre 1 o 10 mols,

5. Processoe para producio de compostos de formula (i}, de
acordo com oa 3% reinvindacao, carvacterizado pela ubilizacay
de um- ligando, como por exemplo, BINAP, TolBINAP, DIOP,
DIBAME, DioxBhos, DegubPhos, dyivl-F-Phos, {(Ri-Phanephos;

(RL-BhiE, (R -R1IFHOS, (R, By ~Chiraphos, Ca-TunebPhos,
TangPhos, BINAFINE, BINAPHANE, PhanebPhos, Synphos, DuanPhos,
Walphos, Josiphos, Naud, SchmalzPhes, uinNap, derivados de
fosforamidite (MonoPhos®) etc, NHCOs gulrais, dienos, como;
Biciclol{&.2 . 2logtadieny de simetria Cr oo ligandos guirais
derivados de sultipnanida-siceno =2 ligandes derivados de
oxazoelina, come: PyBox, PByrox, Qulnos, numa guantidade gue

varia entre 1 e 10 nmolk.

o Processo pars producas de vompostos de farmula 113, de
soords com @ 3° reinvindagdo, caracterdzade pela utiliragac
de uma pbase, como por exemplo, trietila

CatCls, Ba(OH}:, KORs, DIPEAR, K(PC:;, NMM, DBU, KOH, K¥, U500

il na, KeCOs, NazCo,

Gir

e KOfBu, numa guantidage gue varla entre 1 a 3 eqguivalentes.
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