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Introducao

As aldiminas sdo substancias de grande
relevancia medicinal, por apresentarem atividade
antiviral, antimalarica, antibacteriana e antifl]ngical.

A unidade 1,3-benzodioxélica é um grupo
farmacofdrico presente em muitos produtos naturais
e ndo-naturais bioativos®. Este trabalho visou a
sintese de aldiminas contendo uma unidade 1,3-
benzodioxodlica para fins de estudo da importancia
deste grupo para a atividade antifiingica destes
compostos.

Resultados e Discussao |

Os compostos 1-5 foram obtidos por meio da
irradiacdo (M.O.) de solugdes etandlicas contendo
aldeidos e aminas aromaticas (1:1, mol/mol) em
reator Discover CEM® (Esquema 1). Os compostos
foram caracterizados por andlises de I.V. e RMN de
'H e ®C. Os rendimentos foram na faixa de 43 a
89%.
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R1=R2=R3=H (1) (62%)
R'=R%2=-0OCH,0-, R®=H (2) (89%)

R! = R? = -OCH,0-, R® = 0-OH (3) (80%)
R!=R%2=-OCH,0-, R®= m-OH (4) (43%)
R!=R2=.0CH,0-, R® = p-OH (5) (80%)

Esquema 1. Sintese de aldiminas empregando-se
irradiacdo de micro-ondas.

Os valores de concentracdo minima (CIM)
necessaria para inibir completamente o crescimento
de espécies de Cryptococcus, Aspergillus e Candida
sdo apresentados na Tabela 1. A auséncia de grupo
hidroxila na estrutura da aldimina (2) que continha
uma unidade 1,3-benzodioxélica comprometeu a
atividade da substancia (Tabela 1). A aldimina 3,
que contém um grupo -OH em orto, foi altamente
ativa contra C. neoformans, sendo 2 vezes mais
potente que o controle positivo fluconazol. Este
composto foi seletivo contra C. glabrata e também
muito potente contra C. gatti. Diminuicdo da
poténcia foi observada para as aldiminas 4 e 5 nas
quais o grupo hidroxila se encontra em meta ou
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para, respectivamente. A posicado da hidroxila para
os derivados contendo a unidade 1,3-benzodioxdlica
foi importante para a atividade antifungica destes
compostos contra C. glabrata, C. gatti e C.
neoformans (Tabela 1).

Tabela 1. Valores de CIM (pg/mL) para os
compostos-teste.
Compostos

Espécies de Candida 1 2 3 4 5 Flu
C. albicans ATCC18804 > 256 >128 >128 >128 128 2
C. tropicalis ATCC 750 >256  >256 256 >256 >256 2
C. krusei ATCC 20298 >256 >256 128 >256 >256 32
C. parapsilosis 20019 >256 > 256 256 >256 > 256 1
C. glabrata ATCC 90030 >256 >256 32 > 256 128 1

Espécies de Aspergillus
A. fumigatus ATCC 16913 64 >128 >128 >128 > 128 64
A. flavus IMI 190443 64 > 256 256 >256 >256 >64
A. clavatus* 64 > 256 64 >256 >256 64
A. niger* 256 > 256 128 >256  >256 <64
Espécies de Cryptococcus

C. gattii ATCC 24065 >256 >128 16 >128 64 8
C. neoformans ATCC24067 >256 > 256 8 > 256 32 16

*Isolados clinicos. Flu, controle positivo fluconazol.

Conclusodes

As aldiminas 1-5 foram obtidas em bons
rendimentos empregando-se a irradiacdo de micro-
ondas como uma forma de aquecimento. A aldimina
3 foi a mais potente contra C. glabrata, C. gattii e C.
neoformans sendo, portanto, um protétipo molecular
para a preparacao e avaliagao de novas aldiminas.
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