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Abstract 

Leishmanicidal activity of quinoline derivatives 
against promastigote form of Leishmania 
(Leishmania) amazonensis 
Quinoline compounds have been prepared and 
evaluated against L. (L.) amazonensis presenting 
EC50 of 0.15-33.35 µg/mL. 

Introdução 

Dentre os compostos heterocíclicos aromáticos 
nitrogenados, destacamos neste trabalho as 
quinolinas, que ocorrem em inúmeros produtos 
naturais e substâncias bioativas.1,2 Alguns 
compostos quinolínicos tem mostrado atividades 
leishmanicidas equivalentes àquelas obtidas com o 
fármaco Glucantime.3 Tendo em vista a necessidade 
por substâncias economicamente viáveis e menos 
tóxicas para o tratamento das leishmanioses, 
decidimos preparar uma série de compostos 
quinolínicos, que estão sendo avaliados contra 
formas promastigotas de Leishmania (Leishmania) 
amazonensis. 

Resultados e Discussão 

Inicialmente, submetemos a 8-hidroxiquinolina (1a) 

e a 5-cloro-8-hidroxiquinolina (1b) a reações com 

iodo molecular e peróxido de hidrogênio 30% (m/v), 

em água destilada como solvente, a temperatura de 

50oC por 24 horas,4 resultando nas formações de  

5,7-diiodo-8-hidroxiquinolina (2a) e de 5-cloro-7-iodo-

8-hidroxiquinolina (2b), em rendimentos idênticos de 

67% (Esquema 1). 

Esquema 1. Iodações da 8-hidroxiquinolina (1a) e 

da 5-cloro-8-hidroxiquinolina (1b). 

 

Os compostos 2a e 2b foram submetidos a reações 
de metilação,5 benzilação,5 acetilação6 e 
benzoílação,6 resultando nos compostos 3-14 em 
rendimentos de 57-95% (Esquema 2). 

Posteriormente, os compostos 1-4, 6, 7, 9, 10, 12 e 
13 foram avaliados contra formas promastigotas de 
L. (L.) amazonensis. A 8-hidroxiquinolina (1a) 

apresentou atividade leishmanicida significativa com 
CE50 de 0,15 µg/mL, valor intermediário àqueles 
obtidos para os fármacos anfotericina B e miltefosina. 
Em conformidade, submetemos a 8-hidroxiquinolina 
(1a) a reações de metilação,5 benzilação,5 
acetilação6 e benzoílação,6 resultando nos derivados 
5, 8, 11 e 14, que serão futuramente avaliados contra 
L. (L.) amazonensis (Esquema 2). 

Esquema 2. Preparações dos compostos 3-14, 
rendimentos isolados e concentrações efetivas 50%. 

 

Conclusões 

8-Hidroxiquinolina (1a) e 5-cloro-8-hidroxiquinolina 
(1b) foram submetidas a reações de iodação, 
alquilação e acilação, que apresentaram rendimentos 
de 57-95%. A 8-hidroxiquinolina (1a) apresentou 
atividade leishmanicida significativa (CE50 = 0,15 
µg/mL). As atividades leishmanicidas dos compostos 
5, 8, 11 e 14 serão determinadas em breve. 
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