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INTRODUCCION
Con el objetivo de generar quimiotecas con diversidad . .
estructural (3), se ha desarrollando una plataforma para ; Funcionalidad |
conjugar bloques de interés mediante quimica de ! Q adecuada
azavinilcarbenos (1A)." Para esto, se propone la construccion de ; Q ’\ 0
diversas B-lactamas (4) correctamente funcionalizadas para la i PhO Aldehido z&)J\H
formacion de hibridos de interés. - (ere - { _
@ i o "Bn Alqueno JW( :
' 4 !
N=N, Rh @R2 erci : _ =
- N-Ts @, J[J\l/N ~ O Dlve.rS|dad I Nucleo B-lactamico Alquino “a,l// i
N, R’ “Ts @ hd: C'CI(_)SIV ! con bioactividad conocida.? |
eterociclios 4
N-tosiltriazol azavinilcarbeno 3
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RESULTADOS y DISCUSIO

O Formilacion

La obtencién de aldehidos en grupos arilos se realizo a partir de acido | Luego se realizé la formilacion sobre la
férmico como fuente de monéxido de carbono. Para ello, se evalué la | B-lactama iodada 7 obteniendo asi el

formilacién catalizada por Pd del haluro de arilo modelo 5. . derivado formilado 8.
0
| lo/PPhj y 0
O PhMe, E;;N ~ MeO HCOOH
5 80°C, tiempo 6 |,/PPh;
' PhO 3 mol% Pd(OAc), PhO
Entrada Tiempo (h) HCOOH (eq) PPh;(eq) I,(eq) EtN (eq) Relacion 6:5 N. PhMe, EtsN N\Bn
1 2 4 1,2 1,2 6 1:2 g/ Bn  80°C,24h 3
2 24 4 1,2 1,2 6 2:1 7 8 (49%)
3 24 6 2 2 10 2:0,3 :
\\ J
\
Estrategia hacia la formacién de dobles y triples enlaces . s
p-ABSA = Me)LN/©/ ]
R : : : (0] H
La obtencion del estireno 9 partiendo del
derivado 7 se realizé a partr del 12- i | o o H >
i in-sj : I -ABSA i R "
d|br9moetano el cual genera in-situ bromuro )J\/rf\OMe p o ) /O/
de vinilo. OMe Solvente A OEt Solvente B R
: 10 K2003 N2 t. amb. 12
] = : t. amb. Reactivo de
Br/\/Br : Ohira-Bestmann e
10 mol% Pd(OAc), Entrada R Solvente A/B (1:1)  endimiento
PhO MeOH, K,CO;  PhO : 12
| T DMAG ! : 1 -NO, MeCN/MeOH 16%
~ 2 > E
O Bn 105°C, 24h, N2 O Bn E 2 'Br MeCN/MeOH 18%
7 9 (71%) 3 -Br THF/MeOH n.r
Condiciones: 10 (0,78 eq), p-ABSA (0,83 eq), K,CO, (2,80 eq).
\ J
@5 EsTuDIOS FUTUROS
Oxazolina A partlr de 8
X= Pirrol
OPh Dihidropirrol Bn se proyecta

Pirrolidina

o la formacion
de 15 en tres
pasos.

O o
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(@)
’ v
Ohira-Bestmann
PhO __nsitu__ PhO TsNs _ PhO
N Formacién de N Reaccioén click
“Bn triple enlace “Bn
(@)
13

Dimero de B-lactama (15)

14 (83%)
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