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Introducao

As 1,4-naftoquinonas, naturais e sintéticas sdo uma classe
de compostos de grande interesse, pois apresentam
atividade antitumoral, moluscicida, bactericida, fungicida,
anti-inflamatéria, anti-helmintica, anti-malarial, entre
outras, além de inibicao das topoisomerases **

Resultados e Discussao

Durante a sintese do norlapachol 1, intermediério
importante na produgcdo de diversas substéncias em
estudo em nosso grupo de pesquisas como agentes
capazes de combater a tuberculose®, observou-se a

condensacao entre aldeidos alifaticos e a lausona, foram
obtidos em bons rendimentos através de um procedimento
modificado simples (utilizacdo de &cido acético como
solvente), em alguns casos com excelente seletividade
(entrada 1 e 3). A reacdo com o furfuraldeido produziu
uma quantidade muito grande de subprodutos,
provavelmente devido a maior reatividade deste
heterociclo, e nédo foi possivel a purificacdo dos produtos
formados. Os dimeros obtidos serdo submetidos ao teste
de inibicdo da enzima topoisomerase humana Il.

Tabela 1. Condicdes de reagdo para obtengcdo dos
dimeros.

formacdo de um subproduto bastante polar através de

inspecao por cromatografia em camada delgada analitica

(CCDA) na reacao de condensacdo da lausona 3, com

isobutiraldeido, utilizando beta-alanina/acido acético como

catalisadores. Através de purificacdo por cristalizacdo a

substancia foi identificada com o auxilio de ressonancia

magnética nuclear (RMN) de *H e *C, e mostrou tratar-se

do dimero 2, inédita na literatura. Moléculas analogas a 2

s&o conhecidas por apresentarem propriedades anti-HIV®.

Dada sua facilidade de obteng¢é@o resolvemos sintetizar

uma série homdloga, sendo alguns dos dimeros obtidos

inéditos na literatura.

Tem
Entr. Aldeido (g) P Cond. ?((9‘;)(; 5?;)(;
1 n-Butiraldeido 0,33 A Tracos(*) 80
2 n-Butiraldeido 24 B 10 36
3 Isobutiraldeido 16 A Tragos(*) 90
4 Isobutiraldeido 24 B 30 58
5 Formaldeido 6 A - 75
6 Acetaldeido 1 A 38 62
7 Hexanaldeido 0,5 A 31 69
8 Benzaldeido 13,5 A - 44
9 Anisaldeido 1 A - 94
10 4-Nitro-benzaldeido 1,25 A - 98
11 4-Hidroxi-benzaldeido 1 A - 83
12 4-Fluor-benzaldeido 1,25 A - 98
13 2-Etil-butiraldeido 1,25 A 52 33
14 Furfuraldeido 0,1 A *% *%
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Figura 1 . Reagdo do isobutiraldeido com a lausona 3.

A metodologia original foi alterada, sendo o solvente
benzeno (condicdo B) substituido pelo &cido acético
(condicéo A). O resultado foi que a condi¢cdo A mostrou-se
seletiva para a formacado dos dimeros 2, como mostra a
tabela abaixo (todas as reacdes foram realizadas a 50 °C).
Os aldeidos arométicos apresentando grupamentos
retiradores de elétrons (entradas 10 e 12) apresentaram
rendimentos melhores do que o benzaldeido (entrada 8),
mas nao significativamente melhores do que os aldeidos
aromaticos com grupamentos doadores (entradas 9 e 11).
Ressalte-se a seletividade da condicdo A na obtencao dos
dimeros de aldeidos alifaticos (entrada 1 versus 2 e 3
versus 4) quando comparada a condigéo inicial B.

Conclusobes

Uma série de dimeros de 1,4-naftoquinas, que foram
inicialmente identificados como subprodutos na reacéo de
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(*): observado em CCDA
(**): grande quantidade de produtos
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