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Seccién del Congreso: Quimica Organica
INTRODUCCION.

La leishmaniasis es una enfermedad de gran importancia a nivel mundial debido a que
continua ocasionando una significativa morbilidad y mortalidad en distintas regiones de
Asia, Africa y Latinoamérica', desarrollandose principalmente en areas rurales de
climas tropicales y subtropicales. La Organizacién Mundial de la Salud estima que
cerca de 350 millones de personas estdn en riesgo de contraer la enfermedad,
presentandose alrededor de 2 millones de nuevos casos anualmente. Esta cifra puede
estar alejada de la realidad debido a que en muchos de los paises donde la
enfermedad hace presencia, su reporte clinico no es de obligatorio cumplimiento,
ademas de presentarse una gran cantidad de casos asintomaticos’. En Colombia la
situacion es preocupante, el nimero de casos de leishmaniasis registrados se ha
incrementado en los ultimos afios. Durante la década de los 90 se notificaron en
promedio 6.500 nuevos casos al afio, y en la ultima década la cifra alcanzé los 14.000
casos, lo cual muestra un incremento notorio de los reportes durante los ultimos
tiempos.

METODOLOGIA.

La reaccion general empleada fue una condensacion tipo Perkin entre el heterociclo
8-hidroxiquinaldina y los aldehidos aromaticos: 2-hidroxi-4-metoxibenzaldehido, 3-
etoxi-4-hidroxibenzaldehido, 4-metoxibenzaldehido y 3-metoxibenzaldehido,
respectivamente. Los rendimientos estuvieron entre el 33.4 - 57.6%. Los compuestos
sintetizados se aislaron y purificaron  mediante la aplicacion de técnicas
cromatograficas y las estructuras se corroboraron mediante experimentos de
resonancia magnética nuclear en una y dos dimensiones. A los derivados quinolinicos
sintetizados se les evaluaron las actividades leishmanicida y citotéxica. Para la primera
se utilizaron amastigotes intracelulares de Leishmania (viannia) panamensis (cepa
UA140 pirGFP) empleando citometria de flujo, por su parte, la actividad citotéxica se
desarrollé sobre la linea celular U-937 empleando el micrométodo enzimatico MTT.

RESULTADOS.

La reaccién entre 8-hidroxiquinaldina y aldehidos aromaticos permitio la sintesis de 4
compuestos del tipo 2-arilquinolinas o estirilquinolinas, ellos son: (E)-2-(2-(8-
hidroxiquinolin-2-il)etenil)-3-metoxi fenilacetato (1), (E)-2-etoxi-4-(2-(8-hidroxiquinolin-
2-il)etenil) fenilacetato (2), 2-[ (E)-2-(4-metoxi fenil)etenillquinolin-8-ol (3) y 2-[ (E)-2-(3-
metoxifenil)etenil] quinolin-8-ol (4). De las cuatro 2-arilquinolinas sintetizadas solo el
compuesto 2 tiene un alto potencial leishmanicida manifestado en una baja
concentracion efectiva 50 (CEsq 0.2 ug/mL), aunque este compuesto presenta una


mailto:gsantafe@correo.unicordoba.edu.co

XXXI Congreso Argentino de Quimica
25 al 28 de Octubre de 2016 ~Asociacién Quimica Argentina

Sanchez de Bustamante 1749 — Ciudad de Buenos Aires — Argentina
The Journal of The Argentine Chemical Society Vol. 103 (1-2) January — December 2016 ISSN: 1852 -1207
Anales de la Asociacion Quimica Argentina AAQAE 095 - 196

considerable toxicidad (2.8 pug/mL), su capacidad leishmanicida supera ampliamente
sus efectos toxicos, esto se aprecia en el valor de indice de selectivadad (1S=14).

CONCLUSIONES.

La reaccién planteada entre 8-hidroxiquinaldinas y aldehidos aromaticos permite la
sintesis de compuestos del tipo 2-arilquinolinas o estirilquinolinas, con rendimientos
aceptables. Los resultados obtenidos con el compuesto (E)-2-etoxi-4-(2-(8-
hidroxiquinolin-2-il)etenil) fenilacetato (2), permiten proponerlo como una sustancia
promisoria, es decir es un potencial agente leishmanicida. Por su parte los compuestos
1y 3 mostraron una toxicidad superior a su actividad leishmanicida y el compuesto 1
exhibié una baja toxicidad y baja actividad leishmanicida.
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