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Introduccioén

Los 2-aribenzoxazoles constituyen una clase
importante de compuestos heterociclicos ya que
estan presentes en sustancias_ con propiedades
biolégicas importantes (Figura 1)."

OCH3

Ay, 0 o

Antimicrobiano Antitumoral

Fig 1. Sustancias derivadas de 2-arilbenzoxazoles con propiedades biolégicas.

Asi mismo, los compuestos 1,2,3-triazoles han
mostrado un amplio rango de aplicaciones
farmacéuticas, entre las que encontramos
anticancerigenos, antibidticos 'y antimicoticos
(Figura 2).?

Antibiético

Antimicético
Fig 2. Sustancias con propiedades biolégicas que contienen 1,2,3-triazoles

El presente trabajo se extiende hacia la sintesis de
2-aril-5-(1,2,3-triazoil)-benzoxazoles a partir de la
funcionalizacién de 2-arilbenzoxazoles mediante
una reaccion de tipo “click”.

Resultados y discusién

La preparacién del compuesto 3 se llevé a cabo
utilizando las condiciones descritas en nuestro
grupo de trabajo’. Este compuesto se sometié a una
serie de transformaciones para obtener la azida 4
derivada del 2-arilbenzoxazol como se muestra en
el esquema 1.

NO, 1 PhB(OH); (10% mol)
]@/ 2) 3 equiv. NaCN
MeOH, 4 h, t.a.
1 2

o o)
C% \

N NO, N N3

OH OMe

3
Esquema 1. Formacién de la azida derivada del 2-arilbenzoxazol

1) CHyl/K,CO5
2) Hp,PdiC, 60 psi
3)i. NaNO,, ii. NaNs

La funcionalizacion del compuesto 4 se llevé a cabo
mediante una reaccion tipo click con diferentes

alquinos terminales empleando CuSO, y NaCN
para obtener los compuestos 6a-e con buenos
rendimientos quimicos (Esquema 2).

Q_< :©\ DNF H,0, i-Pr, EtN : D\
NaCN25%mol

CuSO; 30% mol

4 a-e 6 a-e

—r
5| rR 6 | R
a H a H (67%)
b 4-Cl b 4-Cl (85%)
c 4-OMe c 4-OMe  (85%)
d 4F d 4-F (67%)
e 3-Cl e 3-Cl (63%)

Esquema 2. Ruta de sintesis para la preparacién de 2-aril-5-(1,2,3-triazoil)-
benzoxazoles
Estos compuestos fueron caracterizados por
espectroscopia IR asi como mediante RMN de una
y dos dimensiones. En el espectro de ‘H se observa
una sefial simple caracteristica del anillo de 1,2,3-
triazol en un rango de 8.07 a 8.20 ppm.

Para el compuesto 6¢ la estructura se determiné
inequivocamente por difraccion de rayos X de
monocristal (Figura 3), donde se puede apreciar que
el anillo de 1,2,3-triazol, se encuentra fuera del

plano que contiene el esqueleto del 2-
arilbenzoxazol.
vé pY
.& Lt
@ '
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Fig 3. Diagrama ORTEP (50% de probabilidad) para el compuesto 6c

Conclusiones

Se desarroll6 una metodologia eficiente para la
sintesis  2-aril-5-(1,2,3-triazoil)-benzoxazoles con
buenos rendimientos quimicos, mediante una
reacciéon de tipo “click”, utilizando CuSO, como
catalizador y NaCN como agente reductor
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