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Известно, что фрагмент тетрагидрохинолина 
входит в состав соединений являющихся антиок-
сидантами, ингибиторами коррозии металлов, а 
также проявляют широкий ряд биологической ак-
тивности [1]. С целью получения новых потенци-
ально биологически активных соединений нами 
изучена реакционная способность 2-метил-4-ани-
лино-1,2,3,4,-тетрагидрохинолинов, имеющих в 
своей структуре две реакционно способные ами-
ногруппы: эндо- и экзоциклическую, в реакциях 
ацилирования и карбомаилирования.

Взаимодействие исходных 4-анилино-2-метил-
тетрагидрохинолинов 1, полученных по известной 
методике [2] конденсацией замещенных анилинов 
с ацетальдегидом при 0 °С в среде этанола, с ацил-
хлоридами и изоцианатами осуществлялось в 
различных условиях. 

Оказалось, что в отсутствии основных акцеп-
торов хлороводорода ацилирование протекает 
медленно и сопровождается значительным осмо-
лением реакционной массы. При проведении ре-
акции в абсолютном тетрагидрофуране в присутс-
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1 — R1 = H (a), Me (b); 2 — R1 = H, R2 = CH3 (a), R1 = CH3, R
2 = CH3 (b), R1 = H, R2 = C2H5 (c) R1 = CH3, R

2 = C2H5 (d); 
3 — R1 = H, R3 = C2H5 (a), R1 = CH3, R

3 = C2H5 (b), R1 = H, R3 = C6H5 (c) R1 = CH3, R
3 = C6H5 (d); 4 — R1 = H, R2 = CH3, 

R4 = CH3 (a), R1 = H, R2 = CH3, R
4 = C2H5 (b); 5 — R1 = H, R2 = CH3 , R

3 = C2H5 (a), R1 = H, R2 = CH3, R
3= C6H5 (b)
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твии пиридина, в качестве акцептора выделяюще-
гося хлороводорода, при низких температурах и 
эквимольном соотношении реагентов ацилирова-
ние идет исключительно по эндо-атому азота. В 
результате с выходами 35—50% получены моноа-
цилпроизводные 2. 

Селективное карбамоилирование удалось осу-
ществить только при взаимодействии 4-анилино-
2-метилтетрагидрохинолинов 1 с изоцианатами в 
тетрагидрофуране при низких температурах и со-
отношении реагент-субстрат 1:1. Взаимодействие 
также протекает по эндо-атому азота и приводит к 
образованию мочевин 3 с выходами 40—60%.

Установлено, что экзо-атом азота 4-анилино-2-
метилтетрагидрохинолинов 1 подвергается элект-
рофильной атаке только при температурах выше 
100 °С при кипячении реагентов в диоксане или 

толуоле. В результате при взаимодействии с ацил-
хлоридами получены диацилпроизводные 4 с вы-
ходами, доходящими до 70%. Взаимодействие 
моноацилпроизводных 3 с изоцианатами приводит 
к образованию с высокими выходами (65—85%) 
мочевин 5.

Полученные соединения 2-5 представляют 
собой легкокристаллизующиеся бесцветные ве-
щества с четкими температурами плавления. 
Структура соединений 2-5 подтверждается данны-
ми элементного анализа, 1H ЯМР спектроскопии и 
масс-спектрометрии.
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