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ABREVIATURAS 

AcOEt  Acetato de etilo. 

ccf Cromatografía en capa fina. 

J  Constante de acoplamiento. 

δ  Desplazamiento químico . 

δH   Desplazamiento químico de hidrógeno . 

δC  Desplazamiento químico de carbono.  

DBU 1,8-Diazabiciclo [5.4.0] undec-7-eno. 

DDQ 2,3-Dicloro-5,6-Diciano-1,4-Benzoquinona. 

DCM Diclorometano 

Eq. Equivalente.  

EM  Espectrometría de masas. 

DEPT   Experimento de Transferencia de polarización. 

g  Gramos. 

Hz Hertz. 

h Horas. 

IR Infrarrojo. 

M +   Ion molecular. 

MHz  MegaHertz. 

mg  miligramo. 

mL  mililitro. 
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mmol   milimol.  

NBS N-bromosuccinimida. 

DMF N,N-dimetilformamida. 

m/z  Relación masa/carga.  

P. F  Punto de fusión.  

ppm   Partes por millón 

RMN 1H  Resonancia Magnética Nuclear de Hidrógeno.   

RMN 13C   Resonancia Magnética Nuclear de Carbono-13.  

s   Señal simple. 

d  Señal doble. 

dd  Señal doble de doble. 

t  Señal triple. 

m  Señal múltiple. 

q Señal cuádruple.  
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RESUMEN 

En este trabajo se describe la obtención de (4-sulfonil-1,2,3-triazil)benzoimidazol-2-onas 39 

empleando reacciones de cicloadición (3+2) azida-enolato, donde se hizo reaccionar diversas 

azidas orgánicas con la benzoimidazol-2-ona 37. A través de la reacción de cicloadición de 

Diels-Alder entre metilvinilcetona y un dieno exo-heterocíclico 32 se generó un carbociclo 

de 6 miembros con la presencia de una cetona en posición 6, formándose la correspondiente 

tetrahidrobenzoimidazol-2-ona 34. Esta estructura se oxidó para llegar a formar la 

benzoimidazol-2-ona 35, la cual se halogenó en posición alfa al grupo carbonilo (36) para 

poder llevar a cabo la formación de la β-cetosulfona 37 la cual fue activada para llevar a cabo 

la cicloadición (3+2) y generar el producto final 39 (Esquema 1).   

 

Esquema 1. Sintesis de (4-sulfonil-1,2,3-triazil)-benzoimidazol-2-onas 39. 
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ABSTRACT 

In this work the preparation of (4-sulfonyl-1,2,3-triazyl) benzimidazole-2-ones 39 using 

azide-enolate cycloaddition reactions, where various organic azides were reacted with 

benzimidazole-2-one 37. Through the reaction of Diels-Alder cycloaddition between methyl 

vinyl ketone and an exo-heterocyclic diene 32, a 6-membered carbocycle was generated with 

the presence of a ketone in position 6, forming the corresponding tetrahydrobenzimidazole-

2-one 34. This structure was oxidized to form the benzimidazole-2-one 35, which was 

subsequently halogenated in alpha position to the carbonyl group 36 in order to be able to 

carry out the formation of the β-ketosulfone 37 which was activated to carry out the 

cycloaddition and generate the final product 39 (Scheme 1). 

 

Scheme 1. Synthesis of (4-sulfonyl-1,2,3-triazyl) -benzimidazole-2-ones 39. 
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I. INTRODUCCIÓN 

Los antimicóticos del grupo de los triazoles son los más utilizados actualmente para el 

tratamiento de infecciones micóticas, por esta razón, el estudio de este tipo de antifúngicos 

ha aumentado considerablemente en relación al resto de antimicóticos. El miconazol 1 es un 

fármaco de uso comercial que se ha empleado para el tratamiento de estas infecciones, siendo 

así que se han reportado análogos triazólicos del miconazol 2 los cuales han presentado 

actividad antifungica1 (Figura 1). 

 

Figura 1. Análogo triazólico del miconazol 

Por otro lado, los dienos del tipo 4,5-dimetilén exo-Imidazolidin-2-ona (Figura 2) han sido 

poco estudiados, sin embargo tienen un gran potencial sintético ya que a partir de ellos se 

pueden obtener tetrahidroimidazolonas a través de reacciones de Diels-Alder, las cuales por 

posterior oxidación generan las bencimidazolonas, y estas muestran una gran actividad 

biológica (Figura 2) 
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Figura 2. Dieno del tipo 4,5-dimetilen-exo-imidazolidin-2-ona 

Las sulfonas son ampliamente usadas como disolventes, polímeros y agentes 

biofarmacéuticos. Varias moléculas de fármacos que contienen grupos sulfona se utilizan 

para el tratamiento de la lepra, dermatitis herpetiforme, y la tuberculosis.2 

En base a lo anterior, este trabajo se centró en la obtención de derivados de (4-sulfonil-1,2,3-

triazil)benzoimidazol-2-onas mediante una síntesis lineal, involucrando reacciones de 

cicloadición Diels-Alder y (3+2) azida-enolato. 

 

Figura 3. Estructura general de derivados de (4-sulfonil-1,2,3-triazil)bencimidazol-2-onas. 
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II. MARCO TEÓRICO 

A. Triazoles 

Se ha descubierto que los heterociclos que contienen nitrógeno, como los 1,2,3-triazoles, han 

despertado gran interés desde el descubrimiento de su importante actividad biológica entre 

los que destacan compuestos anti-bacterianos3 3, anti-cancerígenos4 4, anti-VIH5 5, para 

tratamiento del trastorno de Parkinson 6 6 y anti-parasitarios7 7,  (Figura 4).  

 

Figura 4. Ejemplos de 1,2,3-triazoles como agentes farmacológicos 

Las estructuras de triazoles forman parte de una gran variedad de compuestos activos 

biológicamente de los cuales existen fármacos de uso comercial que contienen estos anillos 

y que se utilizan como antifúngicos8.  

En la década de los 90´s surge la familia de los triazoles con la aparición del Fluconazol, 

Itraconazol, Posaconazol, entre otros. Los antifúngicos triazolicos tienen el mismo 

mecanismo de acción que los imidazoles de similar o más amplio espectro, pero con menos 

efecto sobre la síntesis de esteroles humanos, siendo esto una gran ventaja. Tanto imidazoles 
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como triazoles inhiben el proceso de C-14 α-desmetilación del lanosterol de la membrana 

citoplasmática fúngica al unirse a la enzima C-14-α-desmetilasa, que lleva a la acumulación 

de C-14-α-metil esteroles y reducen la concentración de ergosterol, esencial para la 

integridad de la membrana citoplasmática fúngica causando que su efecto sea fungistático 9. 

El concepto de agente antimicótico o antifúngico incluye a aquellas sustancias que tienen la 

capacidad de producir una alteración en la estructura de la célula fúngica en diferentes 

niveles, que consiga inhibir su desarrollo alterando su viabilidad o capacidad de 

supervivencia, lo que facilita el funcionamiento de los sistemas de defensa del huésped9 

 

 Métodos de Síntesis de Triazoles 

Existen diversos métodos de síntesis de triazoles, entre los que destacan la reacción de una 

anilina con azida de sodio a 0°C por 2 h para la formación de la azida aromatica y 

posteriormente se mantiene a reflujo para la obtención de la azida en tolueno como disolvente 

(Esquema 2).11 

 

Esquema 2. Síntesis de triazoles mediante una anilina.  
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En otro método se hace reaccionar una azida con un alquino empleando como catalizador 

una sal de cobre.12 

 

Esquema 3. Síntesis de triazoles mediante catálisis 

 

B. Heterociclos de cinco miembros. 

Los heterociclos son compuestos en los que uno o más átomos de carbono del anillo son 

reemplazados por un heteroátomo. Dentro de los anillos de 5 miembros con dos 

heteroátomos, se tiene a los 1,3-azoles como el imidazol y el oxazol, mientras que el triazol 

tiene 3 heteroátomos; y entre los 1,2-azoles se encuentran el pirazol, el isoxazol y el 

isotiazol.17  

 

Las imidazolidin-2-onas13 son compuestos de alto interés sintético cuya estructura se 

caracteriza por ser un heterociclo de 5 miembros conteniendo nitrógenos unido por un grupo 

carbonilo (Figura 5). 

 

Figura 5. Núcleo base de imidazolidin-2-onas. 



II. MARCO TEÓRICO 

 

Página | 12 

Las benzoimidazolonas o bencimidazolonas, son compuestos heterocíclicos formados por la 

fusión de un anillo bencénico y un imidazol y son junto con las imidazolidin-2-onas anillos 

que presentan una amplia variedad de actividades biológicas que van desde anticonvulsivo14, 

antiviral14, en el tratamiento de la esquizofrenia 15 e inhibidores de la proteína cinasa 16. 

(Figura 6). 

 

Figura 6. Ejemplos de imidazolidin-2-onas con actividad biológica. 
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C. Métodos de síntesis de imidazolidin-2-onas y bencimidazol-2-onas 

Existen varios métodos para la preparación de las imidazolidin-2-onas, entre los que se 

encuentran la reacción entre un α-nitrilo urea en medio básico o empleando un ácido débil, 

para llevar a cabo la obtención de los derivados 4-iminoimidazolidin-2onas.18 

 

Esquema 4. Obtención de imidazolidin-2-onas a partir de ureas sustituidas. 

Un segundo método involucra una ciclación entre 1,3-dicetonas cíclicas, aldehídos y urea 

usando un líquido iónico.19 

 

Esquema 5. Obtención de imidazolidin-2-onas a partir de compuestos dicarbonilicos. 
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Un tercer método lleva a cabo una reacción de condensación de un éster con 1,2-

fenilendiamina utilizando radiación de microondas.20 

 

Esquema 6. Obtención de bencimidazol-2-onas a partir de esteres. 

En el último método se obtienen 1,3-dihidrobencimidazol-2-ona N-sustituida a partir de N-

(2-halofenil) ureas utilizando yoduro cuproso como catalizador. 21 

 

Esquema 7. Obtención de bencimidazol-2-onas a partir de ureas. 

 

D.  Reacción de cicloadición de Diels-Alder. 

La reacción de adición entre alquenos o alquinos con dienos 25 se conoce como cicloadición 

de Diels-Alder y es de las más importantes. Los dienos son un tipo de moléculas que en su 

estructura contienen dos dobles ligaduras conjugadas y son ricos en electrones, conteniendo 
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4 electrones π, mientras que los dienófilos 26 son dobles o triples ligaduras que contienen 2 

electrones π. El producto de una cicloadición de este tipo es un tetrahidrociclohexeno 27. El 

mecanismo de reacción es concertado y de un solo paso como se observa en el Esquema 8 

 

Esquema 8. Mecanismo de reacción para la cicloadición de Diels-Alder 

Los dienos del tipo 4,5-dimetilen exo-imidazolidin-2-onas N-substituidas se pueden utilizar 

con buenos resultados en reacciones de Diels-Alder 22, 23 utilizando fuentes de energía no 

convencionales como son microondas y tubos de presión a alta temperatura, mismos que 

resultan interesantes para la síntesis de compuestos poliheterocíclicos del tipo 

tetrahidrobenzoimidazol-2-onas. 

Una ventaja de la reacción Diels-Alder es que es estereoespecífica, es decir, la estereoquímica 

del dienófilo del que se parte se mantiene durante la reacción, obteniéndose un solo producto 

estereoisomérico.   

La reactividad de esta reacción de cicloadición depende de la energía de separación de los 

orbitales de frontera HOMO (Highest Occupied Molecular Orbital) y LUMO (Lowest 

Unoccupied Molecular Orbital) de sus componentes, generalmente en este tipo de reacción, 

el orbital HOMO del dieno interacciona con el LUMO del dienófilo (Figura 7).  
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Figura 7. Interacciones HOMO/LUMO para la cicloadición de Diels-Alder. 

Como en todas las reacciones la diferencia energética es importante, por lo tanto, entre más 

baja es la diferencia de energía entre el HOMO y el LUMO, más baja es la energía del estado 

de transición de la reacción, por lo tanto, puede producirse la transferencia electrónica (Figura 

8). Los sustituyentes electroatractores bajan la energía entre el HOMO y el LUMO, mientras 

que los electrodonadores incrementan la energía. 24,25,26 

 

Figura 8. Diagrama de orbitales moleculares.  
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E. Sulfonas como potentes farmacóforos en la química medicinal 

Las sulfonas son compuestos químicos donde el átomo central es azufre, el cual está unido a 

dos oxígenos por dobles enlaces y a dos átomos de carbono por dos enlaces sencillos. Son 

representadas por la formula general R-SO2-R', donde R y R' son grupos orgánicos alquilo o 

arilo. 

La química de sulfonas ha sido explorada por su importancia como intermedios sintéticos 

para la producción de una amplia gama de moléculas química y biológicamente activos. Los 

investigadores han determinado muchas actividades terapéuticas de compuestos que 

contienen una sulfona, incluyendo antibacterianos, antifúngicos, antimaláricos, inhibidores 

de la proteasa de cisteína, anti-VIH, anti-proliferativa, anti-cáncer, antagonista de los 

receptores de tiroides, antiinflamatorio, etc. (Figura 9)28. 

 

Figura 9. Ejemplos de compuestos que contienen una sulfona con actividad biológica. 
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F. Reacciones de Cicloadición 1,3-dipolares. 

La reacción de cicloadición 1,3-dipolar o reacción de Huisgen es un método muy utilizado 

para la creación de sistemas heterocíclicos de cinco miembros, donde un 1,3-dipolo reacciona 

con un dipolarófilo (Esquema 9).29 

 

Esquema 9.  Reacción de cicloadición 1,3-dipolar. 

Un 1,3-dipolo se define como una especie que puede ser representada mediante una 

estructura octete zwitteriónica y que da lugar a cicloadiciones 1,3-dipolares con sistemas 

insaturados, denominados dipolarófilos, experimentando en ellas la pérdida de las cargas 

formales.30 

Se pueden distinguir dos tipos de 1,3-dipolos que participan en estas reacciones: de tipo alilo 

que se caracterizan por poseer cuatro electrones en tres orbitales p paralelos y perpendiculares 

al plano del dipolo, y el átomo central puede ser N, O o S y tipo propargilo/alenilo que poseen 

además un orbital π extra ortogonal al orbital molecular del dipolo y en su caso el átomo 

central sólo puede ser un átomo de nitrógeno (Esquema 10).  
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Esquema 10. Tipos de 1,3-dipolos. 

El ozono es un derivado 1,3-dipolar de tipo alilo, mientras las azidas son del tipo 

propargilo/alenilo cuya descomposición se encuentra muy favorecida termodinámicamente, 

aunque debido a su elevada estabilidad cinética pueden ser aisladas.31  

 

La cicloadición 1,3-dipolar está permitida en condiciones térmicas. Dependiendo de las 

energías relativas de los orbitales en el 1,3-dipolo y el dipolarófilo, la interacción más fuerte 

puede darse por interacción entre el HOMO del dipolo y el LUMO del dipolarófilo o 

viceversa.32 

 

Figura 10. Interacciones HOMO/LUMO para la cicloadición  1,3-dipolar.
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III. OBJETIVOS 

Con base en lo anteriormente mencionado, en este trabajo de investigación se plantearon los 

siguientes objetivos. 

 Objetivo general  

Preparar derivados de (4-sulfonil-1,2,3-triazolil)benzoimidazol-2-onas mediante una síntesis 

lineal, involucrando reacciones de cicloadición Diels-Alder y (3+2) azida-enolato. 

 Objetivos particulares 

 Preparar el dieno exo-heterocíclico derivado de imidazolidin-2-ona N-sustituida a 

partir de la reacción entre bisimina y trifosgeno. 

 Realizar la cicloadición de Diels-Alder, entre metil vinil cetona y el dieno exo-

heterocíclico para la obtención de tetrahidrobenzoimidazol-2-ona. 

 Obtener las benzoimidazol-2-ona a través de una reacción de oxidación.  

 Sintetizar mediante reacciones de cicloadición (3+2) azida-enolato derivados de (4-

sulfonil-1,2,3-triazil)-benzoimidazol-2-onas. 
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IV. JUSTIFICACIÓN 

En la química orgánica siempre se ha buscado llevar a cabo la síntesis viable de compuestos 

novedosos que puedan ser evaluadas como posibles fármacos. Es así que la síntesis de 

moléculas con más de un grupo funcional biológicamente activo, es de gran interés, debido 

a que pueden actuar de manera conjunta los rasgos estructurales sobre dos distintos blancos 

biológicos o sobre uno potenciando la actividad biológica.  

Las bencimidazolonas presentan una amplia variedad de propiedades farmacológicas como 

son antiviral, antitumorales, inhibidores de la proteína cinasa, en el tratamiento de la 

esquizofrenia y otros. Mientras que los triazoles son un variado grupo de compuestos que 

también han demostrado actividades biológicas como antifúngicos. Por otro lado, las 

sulfonas son compuestos que presentan una amplia variedad de actividades biológicas que 

va desde antiinflamatoria, anticancerígena, anti-VIH. 

Por lo tanto, la formación de triazoles que incorporen una bencimidazol-2-ona y una sulfona, 

nos lleva a la obtención de una molécula que pudiese tener distintas aplicaciones, tanto 

farmacológicas como sintéticas, lo cual conduce a la generación de un nuevo conocimiento 

en el área de química orgánica.  
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V. RESULTADOS Y DISCUSIÓN DE RESULTADOS 

En el Esquema 11 se describe la metodología utilizada para la síntesis de 4,5-dimetilen exo-

Imidazolidin-2-ona N-sustituídas 32, a partir de la bis-imina 30, la cual se obtuvo al hacer 

reaccionar la 2,3-butanodiona (28) con p-anisidina (29) en metanol como disolvente durante 

24 horas, observando la formación de un precipitado amarillo el cual se recolectó por 

filtración, obteniéndose un producto puro con un rendimiento del 71%. En el espectro de 

RMN 1H (Espectro 1) para la bis-imina 30, se observa una señal simple que integra para seis 

hidrógenos que corresponden a H-1,4 en 2.18 ppm. En 3.82 ppm, se observa una señal simple 

que corresponde a los hidrógenos del grupo metoxilo, mientras que los hidrógenos 

aromáticos se observan en 6.96-6.73 ppm. En el espectro de RMN 13C (Espectro 2) se 

observa una señal a 15.4 ppm de los metilos C-1,4, a 55.4 ppm los metoxilos y los carbonos 

aromáticos se observan de 114.2 a 144 ppm.  

 

Esquema 11. Síntesis de 4,5-dimetilen exo-Imidazolidin-2-ona N-sustituída 32. 

Consecuentemente se hizo reaccionar la bis-imina 30 con trifosgeno (31) en presencia de una 

base orgánica, para liberar el trifosgeno y utilizando tolueno como disolvente a 0°C durante 

4.5 horas, obteniéndose 32 en buen rendimiento (88%) (Esquema 11).  Los análisis de los 

espectros de RMN 1H (Espectro 4) muestran la desaparición de la señal simple en 3.82 ppm, 
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de los metilos, apareciendo en cambio una señal doble, que corresponde a los hidrógenos 

vinílicos en 4.77 ppm como una señal doble (J = 2.3 Hz) que corresponden a H-6a y H-7a, 

en 4.26 ppm se observa una señal doble con una J = 2.3 Hz que corresponde a los H-6b y H-

7b. Los hidrógenos aromáticos y los metoxilos se encuentran sin cambio apreciable. En el 

espectro de RMN 13C (Espectro 5), se observa a 55.5 ppm la señal de los carbonos del 

metoxilo; apareciendo a 82.5 ppm, los carbonos de los metilenos C-6,7. Por otro lado se 

aprecia la señal en 140.7 ppm corresponde a los carbonos C-4,5. El carbono del grupo 

carbonilo se observa a 154.0 ppm. Es de notar la desaparición de la señal de los metilos en 

15.4 ppm. El compuesto se corrobora con el ion molecular [M/Z]+ = 322 en el espectro de 

masas (Espectro 6). 
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Posteriormente, se obtuvo la tetrahidrobenzoimidazol-2-ona 34 realizando la reacción de 

cicloadición de Diels-Alder entre el dieno imidazolidin-2-ona 32 y la metil vinil cetona (33) 

empleando un eterato de trifloruro de boro en DCM anhidro por 20 minutos, obteniéndose el 

cicloaducto con un rendimiento excelente del 90% (Esquema 12). En el espectro de RMN 

1H (Espectro 7) es de notar la señal simple a 2.13 ppm, la cual integra para 4H y corresponde 

al H-6b y al metilo de la cetona. Los hidrógenos de los metilenos H-4a, y H-7 se observan 

como una señal múltiple a campo alto, en 2.39 – 2.26 ppm, mientras que el H-6a está en 1.76 

– 1.65 ppm. Por otro lado, en RMN 13C (Espectro 8) aparece una señal a 209.50 ppm (C-10) 

que corresponde al grupo carbonilo de la cetona. El carbono del metilo de la cetona se 

encuentra en 24.82 ppm (C-11) y aparecen tres señales de carbonos con hibridación sp2, en 

20.6 ppm (C-7), 22.7 ppm (C-6) y 28.3 ppm (C-4). En el Espectro 9 se observa el ion 

molecular [M/Z]+ = 392 lo que confirma la estructura del compuesto. 

 

Esquema 12. Síntesis de tetrahidrobenzoimidazol-2-ona. 

Siguiendo con la síntesis lineal, se llevó a cabo una reacción de oxidación, los compuestos 

cíclicos de seis eslabones, se aromatizan cuando se calientan en presencia de catalizadores 

de hidrogenación, como el Pt, Pd o con sustancias fácilmente reducible como Se, S, Cloranil 

(Tetracoloro-benzoquinona) y DDQ (Dicloro- Diciano-Quinona). En este caso, la 

tetrahidrobenzoimidazol-2-ona 34 se oxidó empleando DDQ en diclorometano como 
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disolvente para la obtención de un sólido blanco (80%) que corresponde a la benzoimidazol-

2-ona 35 (Esquema 13).33 Mediante RMN 1H (Espectro 10) se puede apreciar que el número 

de hidrógenos aromáticos aumentó observándose entre 7.76-7.08 ppm, sin embargo los 

hidrógenos de los metoxilos y el metilo no presentan cambios. En RMN 13C (Espectro 11), 

se puede observar la desaparición de las señales correspondientes a los carbonos de los 

metilenos, en su caso, aparece un aumento en el número de carbonos aromáticos (Figura 11). 

Mediante el ion molecular [M/Z]+ = 388 (Espectro 12) se confirma que se llevó acabo la 

aromatización adecuadamente. 

 

Esquema 13. Síntesis de benzoimidazol-2-ona 35. 
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Figura 11. Espectro de RMN de 1H de la benzoimidazol-2-ona  35. 

Una vez obtenida la bencimidazol-2-ona 35 se procedió a la α-halogenación de la 

metilarilcetona la cual se llevó a cabo conforme a la metodología descrita en la literatura 

mediante el uso de NBS como agente bromante. (Esquema 14). Se obtuvo el producto 

deseado como un sólido color crema, con un P.F de 54 - 57 °C, con un rendimiento del 84%. 

La estructura fue confirmada por RMN 1H (Espectro 13) por una señal simple a 4.40 ppm, 

que integra para los 2-H y que corresponde al metileno H-11. Mientras que en RMN 13C 

(Espectro 14) el carbono del metileno (C-11) aparece en 29.52 ppm. En el Espectro 15 se 

observa [M/Z]+ = 468 que corresponde al peso molecular del compuesto 36. 
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Esquema 14. Halogenación de benzoimidazol-2-ona 36. 

Consecutivamente conforme a una metodología sintética desarrollada por el grupo de 

investigación de González-Romero37, la cual es amigable con el ambiente, se sintetizó la 

correspondiente β-sulfonil cetona (β-cetosulfona) 37 mediante el uso de nanomicelas de 

segunda generación (agentes anfifílicos o surfactantes) como el SPGS-550-M (Aldrich: 

776033)36 en solución acuosa a partir del compuesto bromado 36 en presencia de p-

toluensulfinato de sodio como agente de sulfonación a 110°C durante 12 horas (Esquema 

14). El crudo de reacción fue purificado mediante cromatografía en columna empleando 

sílica gel como fase estacionaria y una mezcla Hexano/AcOEt (7:3) como fase móvil, para 

obtener un sólido blanco con un excelente rendimiento del 95%. 

Mediante el espectro de RMN 1H (Espectro 16) fue posible identificar a campo alto, una 

señal simple en 2.44 ppm que corresponde al metilo de la sulfona (H-32), así mismo, se 

observó un aumento en los hidrógenos aromáticos presentes en este nuevo compuesto. Por 

otro lado, en RMN 13C (Espectro 17) se encuentra el C-32 a 21.144 ppm, el resto de las 

señales siguen sin cambio aparente. Mediante el ion molecular [M/Z]+ = 542 en el Espectro 

19 se corrobora la estructura del compuesto 37. 
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Esquema 15. Síntesis de la -cetosulfona 37. 

Siguiendo las metodologías descritas por el grupo de investigación de González-Romero5537, 

se llevó a cabo reacciones de cicloadición (3+2) azida-enolato para la obtención de los 

correspondientes 1,2,3-triazoles-1,4,5-trisustituidos mediante el uso de DBU como base, el 

cual permitió la activación de la correspondiente β-cetosulfona para llevar a cabo la 

subsecuente cicloadición del tipo (3+2) con distintos azido-derivados, empleando DMF 

como disolvente a 60°C por 48 h (Esquema 16). Los productos fueron purificados mediante 

cromatografía en columna.  
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Esquema 16. Reacciones de cicloadición (3+2) azida-enolato 39. 

Se emplearon cinco azidas para llevar a cabo la formación de los correspondientes triazoles, 

las cuales fueron sintetizadas por el grupo de investigación, concluyendo que estas azidas 

llevan a cabo la cicloadición 1,3-dipolar exitosamente (Figura 12). 

 

Figura 12. Azidas 38 utilizadas para la cicloadicion 1,3-dipolar. 

Como se puede apreciar en la Tabla 1 se obtuvieron cinco derivados de (4-sulfonil-1,2,3-

triazil)benzoimidazol-2-onas 39a-e  con rendimientos de bajos a moderados. También se 
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aprecian los puntos de fusión de cada uno de los productos finales. Cabe destacar que una 

ventaja de este método es la obtención de triazoles 4, 5 sustituidos a comparación del resto 

de los métodos.  

Tabla 1. Rendimientos de los 1,2,3- triazoles. 

 

Compuesto 

 

38 (R) 

 

Rendimiento (%) 

 

P. F. (°C) 

39a (metil isoquinolin-1-ona) 42 62 - 65 

39b (1-(5-bromotieno[2,3-b]piridin-2-il)etil) 52 185 - 187 

39c (4,5-difeniloxazol-2-ona) 53 112 - 115 

39d (4-metoxifenilo) 48 120 – 123 

39e (4-bromo-2-metilfenilo) 74 85 - 87 
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Para la elucidación de la estructura de los productos finales se utilizó la espectroscopia de 

RMN 1H y RMN 13. Se tomó como modelo el compuesto 39c para la discusión de resultados, 

ya que los demás derivados mostraron desplazamientos similares en los espectros. 
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En la Figura 13 se muestra el espectro de RMN-1H (Espectro 24) del compuesto 39c donde 

se aprecia el desplazamiento de los hidrógenos H-32 del grupo tosilo sin cambios, mientras 

que ahora tenemos tres grupos metoxilos H-24, 25, 39 en la estructura, los cuales se observan 

como singuletes a 3.87 y 3.82 ppm. Los H-4, 7 se encuentran a campo bajo como una señal 

doble a 7.82 ppm, mientras que el resto de los hidrógenos aromáticos se observan entre 6.90- 

7.33 ppm.  

 

Figura 13. Espectro de RMN-1H (300 Mhz, CDCl3) del compuesto 39c. 

En el espectro de RMN-13C (Espectro 25), se observa en 152 ppm el carbono correspondiente 

al carbonilo de la imidazolona C-2, en 123.9 ppm se encuentra el carbono ipso C-10, mientras 

que en 137.079 esta el C-11. El C-4 y 7 se observan a 107.89 y 110.436 ppm respectivamente, 

observándose que no hubo un gran cambio respecto al compuesto 38. El carbono del metilo 

C-32 se observa a 21 ppm. 
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Figura 14. Espectro de RMN-13C (125 MHz, CDCl3) del compuesto 39c. 

En el Espectro 26 se observa el espectro de masas por impacto electrónico donde es posible 

apreciar el ion molecular que corresponde al peso molecular del compuesto 39c, [M/Z]+ = 

542. 

En la Tabla 2 se observan los desplazamientos químicos correspondientes a los compuestos 

39 a-e en RMN de 1H y 13C, donde es posible apreciar que en general, los desplazamientos 

para el grupo metoxilo H-24 y 25 no tienen una diferencia en los cinco productos finales. La 

única diferencia notable es el desplazamiento de los H-4 y 7 del compuesto 39a, donde 

observamos que el H-4 se desplaza a campo bajo comparado con el H-7, esto debido al grupo 

carbonilo de la isoquinolina presente en su estructura.  
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Tabla 2. Desplazamientos quimicos correspondientes a los compuesto 39a-e en RMN 
1H y 13C 

 

Compuesto 

 

39a 

 

39b 

 

39c 

 

39d 

 

39e 

H-4, 7 8.60 (d, H-4), 

7.91 (d, H-7) 

7.70 (m) 7.82 (m) 7.99 (d) 7.83 (d) 

H- 24, 25 3.87 (d) 3.88 (s) 3.87 (s) 3.87 (m) 3.86 (d) 

H-32 2.45 (s) 2.56 (d) 2.40 (s) 2.55 (d) 2.41 (s) 

Harom 7.91-6.97 (m) 8.0-7.06 (m) 7.48-6.90 (m) 7.70-7.08 7.49- 6.90 (m) 

C-2 156.2 152.8 152.09 158.28 154.5 

C-10 128.9 127.3 123.9 128.39 129.4 

C-11 135.3 127.4 137.09 128.7 134.5 

C-12, 18 130.1 127.46 129.11 127.20 132.0 

C-24, 25 55.6 55.3 54.9 54.36 55.4 

C-32 21.4 23.2 21.00 22.23 21.8 

Carom 110.12-138.3 107.9-176.9 107.9-159.8 106.9-126.4 110.9-144.9 
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VI. DESARROLLO EXPERIMENTAL 

La determinación de los puntos de fusión se realizó en un aparato Melt-Temp y no se 

encuentran corregidos. 

El Tolueno anhidro se obtuvo al calentarlo a reflujo con sodio usando benzofenona como 

indicador. 

La trietilamina se calentó a reflujo en presencia de hidróxido de potasio para posteriormente 

ser destilada y mantenida bajo hidróxido de potasio.  

Para la cromatografía en capa fina se utilizaron cromatofolios de sílica gel ALUGRAM® 

SIL G/UV 254 y se revelaron con luz ultravioleta proveniente de una lámpara de luz UV 

Mineralight. La purificación de los compuestos se realizó por cromatografía en columna 

utilizando como soporte gel de sílice malla 230-400. Para el caso del dieno, el gel de sílice 

fue tratada previamente con 10% trietilamina. 

Los espectro de resonancia magnética nuclear de Hidrógeno (RMN 1H) a 300 o 500 MHz y 

de carbono 13 (RMN 13C) a 75 o 125 MHz respectivamente, se determinaron en un 

espectrómetro VARIAN-INOVA 300 MHz y VARIAN MERCURY-300. Los 

desplazamientos químicos (δ) están dados en partes por millón (ppm) y se utilizó como 

disolvente cloroformo deuterado. 

Los espectros de masas por impacto electrónico se determinaron en un Espectrómetro de 

masas Jeol, SX 102 A. 
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I. Obtención del dieno imidazolidin-2-ona 

(E, E)-N,N’-bis(4-metoxifenil)butano-2,3-diimina (30). 

 

En un matraz redondo de 200 mL se colocó un agitador magnético  y se disolvieron 1.542 g 

(12.52 mmol) de p-anisidina (29) en 50 mL de metanol, se sella el matraz. Al estar totalmente 

disuelto 29 se adiciona 0.49 g (5.6 mmol, 0.5 mL) de 2,3-butanodiona (28) con jeringa. Se 

mantuvo en agitación y a temperatura ambiente por 24 horas. Terminada la reacción se filtró 

el sólido obtenido y se hicieron lavados con metanol frio (3 x 10 mL). Se obtuvo 1.2 g (71%) 

de un sólido amarillo. 

Rf=0.50 (Hexano/ AcOEt 8:2) 

PF= 177-178°C 

RMN 1H (300 MHz, CDCl3) δ (ppm): 2.18 (s, 6H, H-1,4), 3.82 (s, 6H, H-17, 18), 6.73-6.80 

(m, 4H, H-6,10, 12,16), 6.89-6.96 (m, 4H, H-7,9, 13, 15). 

RMN 13C (75 MHz, CDCl3) δ (ppm): δ 15.4 (C-1,4), 55.4 (C-17,18), 114.2 (C-7, 9, 13, 15), 

120.6 (C-6,10,12,16), 144.0 (C-5,11), 156.3 (C-8,14), 168.5 (C-2,3). 

I. E, [m/z]+ = 296 
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1,3-bis(4-metoxifenil)-4,5-dimetilenimidazolidin-2-ona (32). 

 

En un matraz redondo de 500 mL equipado con agitador magnético,  se adicionó 1g (3.37 

mmol) de la bisimina 30  la cual fue disuelta en 200 mL de tolueno anhidro bajo atmósfera 

inerte. Una vez disuelta 30  se enfrió a 0 °C y se adicionó 1.0164 g (10 mmol, 1.4 mL) de 

trietilamina. En un vaso de precipitado de 50 mL se disolvió 1.2 g (4.04 mmol) de trifosgeno 

(31)  en 10 mL de Tolueno anhidro, una vez disuelto se adiciona al matraz de reacción gota 

a gota. Se monitoreo el término de la reacción por cromatografía en capa fina. Terminada la 

reacción se concentró al vacío. El producto se purificó por cromatografía en columna, 

empleando sílica previamente tratada con trietilamina (10%). Se obtuvo 0.9568 g (88%) de 

un sólido color crema. 

Rf=0.25 (Hexano/ AcOEt 8:2) 

PF= 174-176°C 

RMN 1H (300 MHz, CDCl3) δ(ppm): 7.34 – 7.27 (m, 4H, Ar-H), 7.03 – 6.94 (m, 4H, Ar-

H), 4.77 (d, J = 2.3 Hz, 2H, H-6a, 7a), 4.26 (d, J = 2.2 Hz, 2H,H-6b, 7b), 3.84 (s, 7H, H-

20,21). 

RMN 13C (75 MHz, CDCl3) δ (ppm): 55.5 (OCH3), 82.5 (C-6, C-7), 114.7 (C-9, 11, 15, 17), 

126.9 (C-7, 13), 128.9 (C-8, 12, 14, 18), 140.7 (C-4, C-5), 154.0 (C-2), 159.1 (C-10, 16).  

I. E, [m/z]+ = 322 
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II. Obtención del aducto de cicloadición Diels-Alder 

5-acetil-1,3-bis(4-metoxifenil)-1,3,4,5,6,7-hexahidro-2H-benzo[d]imidazol-2-ona. (34) 

 

En un matraz redondo de 10 mL equipado con agitador magnético,  se adicionó 50mg (0.15 

mmol) del dieno 32  se disolvieron en 5 mL de diclorometano anhidro, bajo atmósfera inerte 

a -78 °C empleando un baño de hielo seco y acetona. Una vez disuelto 33  se adicionó 0.037 

mL (0.45 mmol, 3eq) de metilvinil cetona (33) y eterato de trifloruro de boro (catalítico). Se 

monitoreo el término de la reacción por cromatografía en capa fina. Después de 30 minutos 

se retiró el matraz del baño frio y se adicionaron 5 mL de una solución saturada de 

bicarbonato de sodio. La fase orgánica se secó sobre sulfato de sodio anhidro. El disolvente 

se evaporó a sequedad. El producto se purificó por cromatografía en columna, empleando 

sílica previamente tratada con trietilamina (10%). Se obtuvo 54 mg (90%) de un sólido 

blanco. 

Rf=0.27 (Hexano/ AcOEt 1:1) 
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PF= 167-169°C 

RMN 1H (500 MHz,CDCl3 ) δ(ppm): 7.31 – 7.17 (m, 4H, H-13, 17, 19, 23), 6.94 – 6.82 (m, 

4H, H-14, 16, 20, 22), 3.75 (d, J = 1.4 Hz, 6H, H-24, 25), 2.81 – 2.67 (m, 1H, H-4b), 2.60 – 

2.46 (m, 1H, H-5), 2.39 – 2.26 (m, 3H, H-4a, 7), 2.13 (s, 4H, H-6b, 11), 1.76 – 1.65 (m, 1H, 

H-6a). 

RMN 13C (125 MHz, CDCl3) δ (ppm): 20.677 (C-7), 22.756 (C-6), 24.824 (C-11), 28.261 

(C-4), 47.398 (C-5), 55.513 (C-24, 25), 114.357-114.431 (C-14, 16, 20, 22), 115.999 (C-9), 

116.877 (C-8), 127.597- 127.939 (C-9, 13, 17, 23), 152.53 (C-2) 158.513 (C-15,21), 209.508 

(C-10). 

I.E, [m/z]+ = 392 
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III. Obtención de la benzoimidazol-2-ona (35) 

5-acetil-1,3-bis(4-metoxifenil)-1,3-dihidro-2H-benzo[d]imidazol-2-ona (35). 

 

En un matraz redondo de 20 mL previsto de un agitador magnético y septum se colocaron 

50mg (0.127 mmol) de tetrahidrobenzoimidazol-2-ona (34) y 86 mg (0.378 mmol, 3eq). Bajo 

atmosfera inerte se adiciono 5 mL de DCM anhidro. Se mantuvo en agitación a temperatura 

ambiente durante 24 horas. El crudo de reacción se purifico por cromatografía en columna, 

empleando alumina y sílica previamente tratada con trietilamina (10%), se empleó DCM 

como eluyente. Se obtuvo 40 mg (80%) de un sólido blanco. 

Rf=0.13 (Hexano/ AcOEt 8:2) 

PF= 211-213°C 

RMN 1H (500 MHz,CDCl3 ) δ(ppm): 7.76 (dd, J = 8.29, 1.58 Hz, 1H, H-6), 7.67 (d, J = 1.52 

Hz, 1H, H-4), 7.49 (m, 4H, H-17, 13, 19, 23), 7.08 (m, 5H, H-7, 16, 14, 20, 22), 3.89 (d, 6H, 

J = 2.80 Hz, H-24, 25), 2.59 (s, 3H, H-11). 
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RMN 13C (125 MHz, CDCl3) δ (ppm): 26.58 (C-11), 55.61 (C-24, 25), 107.98 (C-7), 108.35 

(C-4), 114.95-115.04 (C-14, 16, 20, 22), 123.88 (C-12, 18), 126.48 (C-6), 127.64-127.73 (C-

13, 17, 19, 23), 130.21 (C-5), 131.70 (C-9), 133.83 (C-8), 153.15 (C-2), 159.34 (C-15, 21), 

196.95 (C-10). 

I.E, [m/z]+ = 388 
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IV. Obtención del aducto a-halogenado. 

5-(2-bromoacetil)-1,3-bis(4-metoxifenil)-1,3-dihidro-2H-benzo[d]imidazol-2-ona (36) 

 

En un matraz redondo de dos bocas de 50 mL equipado con agitador magnético y septum, se 

colocaron 100 mg (0.0257 mmol) de la benzoimidazol-2-ona (35) y se disolvieron en 20 mL 

de acetonitrilo. Se colocó a reflujo a 60°C y se adicionaron 50 mg (0.28 mmol, 1.1 eq) y 49 

mg (0.257 mmol, 1eq) de ácido p-toluenosulfónico. Después de 48 horas se retiró el matraz 

y se hicieron lavados con una solución saturada de bicarbonato de potasio. El crudo de 

reacción se purificó mediante cromatografía en columna empleando como eluyente una 

mezcla de hexano/ acetato y sílica gel como fase estacionaria. Se obtuvo 101 mg (84%) de 

un sólido color crema. 

Rf=0.20 (Hexano/ AcOEt 8:2) 

PF= 54-57°C 
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RMN 1H (500 MHz,CDCl3 ) δ(ppm): 7.77 (dd, J = 8.42, 1.52 Hz, 1H, H-7), 7.67 (d, J = 1.54 

Hz, 1H, H-4), 7.46 (dd, J = 7.50, 3.42 Hz, 4H, H-23, 19, 17, 13), 7.07 (m, 5H, H-6, 22, 20, 

16, 14), 4.40 (s, 2H, H-11), 3.87 (s, 6H, H-25, 24). 

RMN 13C (125 MHz, CDCl3) δ (ppm): 29.52 (C-11), 55.57 (C-24, 25), 108.16 (C-7), 109.06 

(C-4), 115.00 (C-14, 16, 20, 22), 124.47 (C-6), 127.64 (C-13, 17, 19, 23), 128.13 (C-5, 17), 

130.36 (C-9), 134.47 (C-8), 153.05 (C-2), 159.41 (C-15, 21), 190.34 (C-10). 

I.E, [m/z]+ = 468 

 

  



VI. DESARROLLO EXPERIMENTAL 

 

Página | 44 

V. Formación de la -cetosulfona. 

1,3-bis(4-metoxifenil)-5-(2-tosilacetil)-1,3-dihidro-2H-benzo[d]imidazol-2-ona (37) 

 

En un tubo de presión previsto con un agitador magnético se colocaron 80 mg (0.17 mmol) 

del aducto -halogenado (36), 91 mg (0.51 mmol, 3eq) de p-toluensulfinato de sodio y una 

mezcla del surfactante SPGS-550-M y H2O (2:4). Se introdujo el tubo en una canastilla 

calentada a 110°C durante 12 horas. Terminado el tiempo de reacción se observó una 

solución de lechosa. El producto se extrajo con AcOEt y se secó con sulfato de sodio anhidro. 

Se concentró utilizando el rotavapor. El crudo de reacción se purificó mediante cromatografía 

en columna empleando como eluyente una mezcla de hexano/ acetato y sílica gel como fase 

estacionaria. Se obtuvo  89 mg (95%) de un sólido blanco. 

Rf=0.15 (Hexano/ AcOEt 7:3) 

PF= 160-162°C 
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RMN 1H (300 MHz,CDCl3 ) δ(ppm):  7.79 (dd, J = 8.39, 1.73 Hz, 1H, H-7), 7.74 (dd, J = 

9.05, 2.26 Hz, 2H, H-27, 31), 7.65 (d, J = 1.69 Hz, 1H, H-4), 7.47 (m, 4H, H-13, 17, 19, 23), 

7.33 (d, J = 8.13Hz, 2H, H-28, 30), 7.09 (m, 5H, H-6, 14, 16, 20, 22), 4.68 (s, 2H, H-11), 

3.89 (d, J = 1.21 Hz, 6H, H-25, 24), 2.44 (s, 3H, H-32). 

RMN 13C (75 MHz, CDCl3) δ (ppm): 21.144 (C-32), 55.023 (C-25, 24), 63.074 (C-11), 

107.621 (C-7), 108.746 (C-4), 114.429 (C-20, 22), 114.501 (C-14, 16), 124.885 (C-6), 

125.623 (C-5), 127.038 (C-13, 17, 19, 23), 127.940 (C-27, 31), 129.237 (C-28, 30), 129.564 

(C-8), 129.750 (C-9), 134.358 (C-18, 12), 135.147 (C-26), 144.744 (C-29), 152.472 (C-2), 

158.805 (C-15), 158.922 (C-21), 186.058 (C-10). 

I.E,  [m/z]+ = 542 
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VI. Obtención de (4-sulfonil-1,2,3-triazil)benzoimidazol-2-onas (39a-e) 

 Método general  

En un matraz redondo de dos bocas de 20 mL equipado con agitador magnético y septum, se 

colocaron 1 equivalente de la -cetosulfona 37 y 1 equivalente de la azida 38 a-e en 2 mL de 

DMF. El matraz se colocó a reflujo a 60°C. Se adicionó 2 equivalentes de DBU. Después de 

48 horas se retiró el matraz y se adicionaron 20 mL de salmuera y se extrajo con AcOEt 

(3x10 mL). La fase orgánica se secó sobre sulfato de sodio anhidro. El disolvente se evaporó 

a sequedad. El crudo de reacción se purificó mediante cromatografía en columna empleando 

como eluyente una mezcla de hexano/ acetato y sílica gel como fase estacionaria. 
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5-(4-(1,3-bis(4-methoxyphenyl)-2-oxo-2,3-dihydro-1H-benzo[d]imidazol-5-yl)-5-tosyl-

1H-1,2,3-triazol-1-yl)-2-methylisoquinolin-1(2H)-one (39a) 

 

Siguiendo el método general se hicieron reaccionar 40 mg (0.073 mmol) de la -cetosulfona 

37, 14 mg (0.073 mmol) de la azida 38a y se obtuvo 22 mg (42%) de un sólido de color 

anaranjado. 

Rf=0.16 (Hexano/ AcOEt 2:3) 

PF= 62-65°C 

RMN 1H (300 MHz,CDCl3 ) δ(ppm): 8.60 (d, J = 8.0 Hz , 1H, H-4), 7.91 (d, J = 8.2 Hz , 

1H, H-7), 7.71 (dd, J = 5.68, 3.34 Hz, 2H, H-17, 13), 7.47 (m, 7H, H-31, 27, 23, 19, 38, 39, 

40), 7.32 (m, 1H, H-35), 7.19 (d, J = 8.99 Hz, 1H, H-6), 6.97 (m, 6H, H-30, 28, 16, 14, 22, 

20), 5.87 (d, J = 7.58 Hz, 1H, H-34), 3.87 (d, J = 1.4 Hz, 6H, H-25, 24), 3.59 (s, 3H, H-43), 

2.45 (s, 3H, H-32). 

RMN 13C (75 MHz, CDCl3) δ (ppm): 21.6 (C-32), 36.7 (C-42), 55.6 (C-24, 25), 105.5 (C-

39), 110.12 (C-4), 113.0 (C-7), 114.4-138.9 (Carm), 144.9 (C-29), 154.6 (C-2), 159.4 (C-15, 

21), 164.45 (C-37).  
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5-(1-(1-(5-bromothieno[2,3-b]pyridin-2-yl)ethyl)-5-tosyl-1H-1,2,3-triazol-4-yl)-1,3-

bis(4-methoxyphenyl)-1,3-dihydro-2H-benzo[d]imidazol-2-one (39b) 

 

Siguiendo el método general se hicieron reaccionar 40 mg (0.073 mmol) de la -cetosulfona 

37, 20 mg (0.073 mmol) de la azida 38b, y se obtuvo 30.6 mg (52%) de un sólido color 

amarillo. 

Rf=0.10 (Hexano/ AcOEt 2:3) 

PF= 185-187°C 

RMN 1H (300 MHz,CDCl3 ) δ(ppm): 8.00 (t, J = 6.2, 6.2 Hz, 1H, H-39), 7.70 (m, 3H, H-

37, 7, 4), 7.49 (m, 6H, H-31, 27, 17, 13, 19, 23), 7.06 (m, 8H, H-36, 30, 28, 6, 16, 14, 20, 

22), 3.97 (d, 1H, H-33), 3.88 (s, 6H, H-25, 24), 3.49 (d, J = 11.7 Hz, 3H, H-34), 2.56 (s, 3H, 

H-32).  

RMN 13C (75 MHz, CDCl3) δ (ppm): 23.2 (C-32), 26.7 (C-34), 49.3 (C-33), 55.3 (C-24, 

25), 107.9 (C-4), 108.30 (C-7), 114.565-131.891 (Carm), 152.8 (C-2), 158.8 (C-40), 166.5 (C-

21), 176.9 (C-15).  
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1,3-bis(4-metoxifenil)-5-(1-(4-metoxifenil)-5-tosil-1H-1,2,3-triazol-4-il)-1,3-dihidro-2H-

benzo[d]imidazol-2-ona (39c) 

 

Siguiendo el método general se hicieron reaccionar 40 mg (0.073 mmol) de la -cetosulfona 

37, 11 mg (0.073 mmol) de la azida 38c y se obtuvo 26 mg (53%) de un sólido amarillo. 

Rf=0.23 (Hexano/ AcOEt 7:3) 

PF= 112-115°C 

RMN 1H (300 MHz,CDCl3 ) δ(ppm): 7.82 (m, 2H, H-7, 4), 7.48 (m, 2H, H-31, 27), 7.33 (m, 

2H, H-23, 19), 7.26 (m, 3H, H-6, 17, 13), 7.15 (m, 1H, H-38), 7.13 (d, J = 2.15 Hz, 1H, H-

34), 7.02 (m, 6H, H-22, 20, 16, 14, 37, 35), 6.90 (m, 2H, H-30, 28), 3.87 (s, 6H, H-24, 25), 

3.82 (s, 3H, H-39), 2.40 (s, 3H, H-32). 
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RMN 13C (75 MHz, CDCl3) δ (ppm): 21.009 (C-32), 54.928 (C-24, 25, 39), 107.890 (C-4), 

110.436 (C-7), 113.915 (C-35, 37), 114.201 (C-20, 22), 114.278 (C-14, 16), 116.724 (C-8), 

123.944 (C-10), 126.217 (C-19, 23), 126.532 (C-34, 38), 126.904 (C-13, 17), 126.985 (C-

31), 127.575 (C-28, 30), 127.787 (C-5), 128.885 (C-9), 129.118 (C-12, 18), 130.767 (C-33), 

137.079 (C-11), 137.855 (C-26), 144.164 (C-29), 152.095 (C-2), 158.657 (C-36), 159.826 

(C-15, 21). 

I.E, [m/z]+ = 673 
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3-(2-(4-(1,3-bis(4-methoxyphenyl)-2-oxo-2,3-dihydro-1H-benzo[d]imidazol-5-yl)-5-

tosyl-1H-1,2,3-triazol-1-yl)ethyl)-4,5-diphenyloxazol-2(3H)-one (39d) 

 

Siguiendo el método general se hicieron reaccionar 80 mg (0.0147 mmol) de la -cetosulfona 

37, 45 mg (0.0147 mmol) de la azida 38c y se obtuvo 29 mg (48%) de un sólido amarillo. 

Rf=0.55 (Hexano/ AcOEt 1:1) 

PF= 120-123 °C 

RMN 1H (300 MHz, CDCl3 ) δ(ppm): 7.99 (d, J = 11.3 Hz, 2H, H-7, 4), 7.70-7.08 (m, 12H, 

Harom), 3.87 (m, 8H, H-33, 25, 24), 3.50 (d, J = 5.71 Hz, 2H, H-34), 2.55 (d, J = 9.55 Hz, 3H, 

H-32).  

RMN 13C (75 MHz, CDCl3) δ (ppm): 22.2 (C-32), 43.8 (C-34), 48.4 (C-33), 54.4 (C-24, 

25), 106.9-126.4 (Carom), 151.9 (C-35), 157.9 (C-2), 165.6 (C-21), 175.9 (C-15). 
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5-(1-(4-bromo-2-methylphenyl)-5-tosyl-1H-1,2,3-triazol-4-yl)-1,3-bis(4-

methoxyphenyl)-1,3-dihydro-2H-benzo[d]imidazol-2-one (39e). 

 

Siguiendo el método general se hicieron reaccionar 40 mg (0.073 mmol) de la -cetosulfona 

37, 15 mg (0.073 mmol) de la azida 38e y se obtuvo 40 mg (74%) de un sólido amarillo. 

Rf=0.15 (DCM/MeOH 9:1) 

PF= 85-87°C 

RMN 1H (300 MHz,CDCl3 ) δ(ppm): 7.83 (d, 2H, H-7, 4), 7.49 (d, 2H, H-17, 13), 7.34 (dd, 

2H, H-19, 23), 7.26 (m, 2H, H-31, 27), 7.15 (dd, 2H, H-35, 37), 7.04 (m, 6H, H-6, 16, 14, 

20, 22, 38), 6.90 (d, 2H, H-30, 28), 3.86 (d, 9H, H-25, 24, 39), 2.41 (s, 3H, H-32). 

RMN 13C (75 MHz, CDCl3) δ (ppm): 17.6 (C-39), 21.6 (C-32), 55.3 (C-24, 25), 110.9 (C-

4), 113.0 (C-7), 115.3 - 144.9 (Carom), 154.5 (C-2), 159.4 (C-15, 21). 
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VII. CONCLUSIONES 

 Se obtuvieron cinco derivados de (4-sulfonil-1,2,3-triazil)-benzoimidazol-2-onas 

mediante una síntesis lineal, involucrando reacciones de cicloadición Diels-Alder y 

(3+2) azida-enolato con rendimiento regulares. 

 Se caracterizaron todos los productos intermediarios y finales mediante el uso de 

técnicas espectroscópicas unidimensionales tales como RMN 1H y 13C. Así como los 

productos intermediarios mediante espectrometría de masas.  
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IX. ANEXO I: Espectros de RMN-1H, 13C y EM. 

Espectro 1. Espectro de RMN-1H (300 MHz, CDCl3) del compuesto 30 

 

Espectro 2. Espectro de RMN-13C (75 MHz, CDCl3) del compuesto 30 
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Espectro 3. EM del compuesto 30 

 

Espectro 4. Espectro de RMN-1H (500 MHz, CDCl3) del compuesto 32
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Espectro 5. Espectro de RMN-13C (125 MHz, CDCl3) del compuesto 32 

Espectro 6. EM del compuesto 32. 
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Espectro 7. Espectro de RMN-1H (500 Mhz, CDCl3) del compuesto 34

 

Espectro 8. Espectro de RMN-13C (125 MHz, CDCl3) del compuesto 34
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Espectro 9. EM del compuesto 34 

 

Espectro 10. Espectro de RMN-1H (500 Mhz, CDCl3) del compuesto 35
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Espectro 11. Espectro de RMN-13C (125 MHz, CDCl3) del compuesto 35

  

Espectro 12. EM del compuesto 35. 
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Espectro 13. Espectro de RMN-1H (500 Mhz, CDCl3) del compuesto 36

 

Espectro 14. Espectro de RMN-13C (125 MHz, CDCl3) del compuesto 36 
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Espectro 15. EM del compuesto 36.

 

Espectro 16. Espectro de RMN-1H (300 Mhz, CDCl3) del compuesto  37
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Espectro 17. Espectro de RMN-13C (75 MHz, CDCl3) del compuesto 37. 

Espectro 18. DEPT del compuesto 37.
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Espectro 19. EM del compuesto 37 
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Espectro 20. Espectro de RMN-1H (300 Mhz, CDCl3) del compuesto 39a 

 

Espectro 21. Espectro de RMN-13C (75 MHz, CDCl3) del compuesto 39a. 
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Espectro 22. Espectro de RMN-1H (300 Mhz, CDCl3) del compuesto 39b 

Espectro 23 . Espectro de RMN-13C (75 MHz, CDCl3) del compuesto 39b 

 



IX. ANEXO I 

Página | 68 

Espectro 24. Espectro de RMN-1H (300 Mhz, CDCl3) del compuesto 39c.

  

Espectro 25. Espectro de RMN-13C (75 MHz, CDCl3) del compuesto 39c 
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Espectro 26. EM del compuesto 39c 

 

Espectro 27. Espectro de RMN-1H (300 Mhz, CDCl3) del compuesto 39d. 
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Espectro 28. Espectro de RMN-13C (75 MHz, CDCl3) del compuesto 39d 

 

Espectro 29. Espectro de RMN-1H (300 Mhz, CDCl3) del compuesto 39e. 
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Espectro 30. Espectro de RMN-13C (75 MHz, CDCl3) del compuesto 39e 
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X. ANEXO II: Artículo enviado. 
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