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 В присутствии аминоуксусной или 3-аминопропионовой кислоты заме-
щенные в бензольном кольце 2-метил-4-хлорхинолины в среде ДМФА 
образуют смесь соответствующих замещенных 4-N,N-диметиламино- и                
4-гидрокси-2-метилхинолинов. Установлено, что последние не образуются 
при использовании ароматических аминов и аминокислот, в частности 
анилина,  п-толуидина,  антраниловой  и  п-аминобензойной  кислот. 

Ключевые слова: 2-метил-4-хлорхинолин, ароматическая аминокислота, 
анилин, п-толуидин. 

 
Известно, что аминокислоты широко применяются в медицине для 

лечения и профилактики токсических поражений печени, при полинефритах, 
дерматозах, атеросклерозе мозговых сосудов. Полученные на их базе лекар-
ственные препараты имеют седативные свойства, снимают чувства тревоги, 
страха и эмоциональное напряжение, повышают воздействие антистрессовых 
и антидепрессивных препаратов [1]. 
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Схема 1. 
 

С целью синтеза новых производных аминокислот в ряду реакций нук-
леофильного замещения бенз-замещенных 2-метил-4-хлорхинолинов (I, a–д) 
изучено  их  взаимодействие  с аминоуксусной и 3-аминопропионовой кисло-
тами (см. схему 1). Ранее нами было показано, что нуклеофильное замещение 
4-хлор-хинолинов разными нуклеофилами удачно осуществляется в этаноле в 
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присутствии соляной кислоты [2–4]. Установлено, что указанное взаимодей-
ствие в этаноле в присутствии каталитического количества соляной кислоты 
не протекает, а при 3–4-часовом кипячении в среде ДМФА в присутствии 
пиридина приводит к получению смеси соответствующих замещенных 4-N,N-   
-диметиламинохинолинов (II, а–д) и 2-метил-4-гидроксихинолинов (III, а–д) [5], 
являющихся результатом гидролиза 4-хлорхинолинов (схема 1). 

Для доказательства того, что указанное превращение протекает только 
в присутствии алифатических аминокислот, нами исследовано взаимодействие 
соответствующих замещенных 4-хлорхинолинов с ароматическими амино-
кислотами (антраниловая, п-аминобензойная кислоты) и аминами (анилин и 
п-толуидин) в тех же условиях. Во всех случаях были получены соответст-
вующие замещенные 4-фениламино- (IV, а и б), 4-(4-метилфениламино)-  (IV, 
в и г) и 4-(карбоксифениламино)-2-метилхинолины (V, a–к), полученные 
ранее в среде этанола [2–4]:   
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Схема 2.  
 

Экспериментальная часть. Спектры ЯМР 1H зарегистрированы на  
приборе Mercury–300 Varian NMR в ДМСО-d6. Чистоту полученных соедине-
ний контролировали методом ТСХ на пластинах Silufol UV-254, проявитель – 
пары йода.  

Взаимодействие замещенных в бензольном кольце 2-метил-4-хлор-
хинолинов с аминоуксусной и 3-аминопропионовой кислотами.  

(А) Смесь 0,01 моль соответствующего замещенного 2-метил-4-хлорхи-
нолина (I, а–д) [4, 6, 7], 0,75 г (0,01 моль) аминоуксусной кислоты и 0,8 мл 
пиридина в 30 мл ДМФА кипятили 4 ч. Затем под уменьшенным давлением 
отгоняли ДМФА, к остатку прибавляли 30 мл воды, отфильтровывали и 
подщелачивали фильтрат до рН 10. Образовавшийся осадок отфильтровыва-
ли (II, a–д). Водный раствор нейтрализовывали до рН 7 и образовавшийся 
осадок, представляющий собой результат гидролиза 4-хлорхинолинов (I, a–д),  
отфильтровывали (III, a–д) [5]. 

(Б) Смесь 0,01 моль соответствующего соединения I (а–д), 1,36 г (0,01 моль) 
3-аминопропионовой кислоты, 0,8 мл пиридина в 30 мл ДМФА кипятили 4 ч. 
Затем реакционную смесь обрабатывали аналогично методу А.  

Полученные по методикам А и Б соединения II, a–д и III, а–д не дают 
депрессии температуры плавления. 

2-Метил-4-диметиламинохинолин (II, a). Выход 0,32 г (17%) (А) и             
0,30 г (16%) (Б). Тпл 1380С. Rf  0,54 (спирт–толуол, 1:1). Спектр ЯМР 1Н, δ, 
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м.д.: 2,55 с (3Н, NCCH3); 2,96 с (6Н, N(CH3)2); 6,60 с (1H, аром.); 7,30–7,70 м 
(4Н, аром.). Найдено, %: C 77,64; H 7,21; N 15,13. C12H14N2. Вычислено, %:           
C 77,42;  H 7,53;  N 15,05. 

2-Метил-4-гидроксихинолин (III, а). Выход 1,03 г (65%) (А) и 1,21 г               
(76 %) (Б) [5]. 

2,6-Диметил-4-диметиламинохинолин (II, б). Выход 0,60 г (30%) (А) и 
1,30 г (65%) (Б). Тпл 99–1000С. Rf 0,56 (спирт–толуол, 1:2). Спектр ЯМР 1Н, δ, 
м.д.: 2,52 с (3Н, CH3); 2,55 с (3Н, NCCH3); 2,96 с (6Н, N(CH3)2); 6,62 с (1H, 
аром.); 7,35–7,71 м (3Н, аром.). Найдено, %: C 78,13; H 7,91; N 14,09. 
C13H16N2. Вычислено, %: C 78,0;  H 8,0;  N 14,0.  

2,6-Диметил-4-гидроксихинолин (III, б). Выход 1,14 г (66%) (А) и 0,43 г 
(25%) (Б) [5]. 

2,8-Диметил-4-диметиламинохинолин (II, в). Выход 0,66 г (33%) (А) и 
0,58 г (29%) (Б). Тпл 1500С. Rf 0,57 (спирт–толуол, 1:2). Найдено, %: C 78,09; 
H 7,89; N 14,15. C13H16N2. Вычислено, %: C 78,0;  H 8,0; N 14,0. 

2,8-Диметил-4-гидроксихинолин (III, в). Выход 1,10 г (63%) (А) и 1,20 г 
(69%) (Б) [5]. 

2-Метил-6-метокси-4-диметиламинохинолин (II, г). Выход 0,56 г (26%) 
(А) и 0,26 г (12%) (Б). Тпл 1730С. Rf  0,44 (спирт). Найдено, %: C 72,02; H 7,32; 
N 13,11. C13H16N2О. Вычислено, %: C 72,22; H 7,41; N 12,96.  

2-Метил-6-метокси-4-гидроксихинолин (III, г). Выход 1,25 г (66%) (А) 
и 1,61 г (85%) (Б) [5]. 

2-Метил-8-метокси-4-диметиламинохинолин (II, д). Выход 0% (А) и 
0,09 г (4%) (Б). Тпл 131–1320С. Rf  0,42 (кислотн. спирт). Найдено, %: C 72,05; 
H 7,46; N 12,85. C13H16N2О. Вычислено, %: C 72,22;  H 7,41;  N 12,6. 

2-Метил-8-метокси-4-гидроксихинолин (III, д). Выход 1,72 г (91%) (А) 
и 1,68 г (89%) (Б) [5]. 

Взаимодействие замещенных в бензольном кольце 2-метил-4-хлор-
хинолинов с анилином и п-толуидином. 

(А) Смесь 0,01 моль соответствующего замещенного 2-метил-4-хлор-
хинолина (I, а и б), 0,93 г (0,01 моль) анилина (или 1,07 г (0,01моль)                           
п-толуидина) и 0,80 мл пиридина в 30 мл ДМФА кипятили 4 ч. Затем под 
уменьшенным давлением отгоняли ДМФА, к остатку прибавляли 30 мл воды, 
фильтровали и фильтрат подщелачивали до рН 10. Образовавшийся осадок 
отфильтровывали (IV, a–г).  

(Б) Смесь 0,01 моль замещенного 2-метил-4-хлорхинолина (I, а и б), 
0,93 г (0,01 моль) анилина (или 1,07 г (0,01 моль) п-толуидина) и 1 мл конц. 
соляной кислоты в 50 мл спирта нагревали на водяной бане 8–10 ч. Затем 
спирт отгоняли, к остатку прибавляли 30 мл воды, фильтровали и фильтрат 
подщелачивали до рН 9. Образовавшийся осадок отфильтровывали. 

Полученные по методикам А и Б соединения IV, a–г не дают депрессии 
температуры плавления. 

2-Метил-4-фениламинохинолин (IV, a). Выход 2,27 г (97%) (А) и 2,32 г 
(99%) (Б). Тпл 77–780C. Rf 0,60 (спирт–толуол, 1:1): Найдено, %: C 82,14;             
H 5,86;  N 11,89.  C16H14N2. Вычислено, %:  C 82,05;  H 5,98;  N 11,97.  

2-Метил-4-(4-метилфениламино)хинолин (IV, б). Выход 2,38 г (96%) 
(А) и 2,40 г (97%) (Б). Тпл 175–1760C. Rf  0,60 (спирт–толуол, 1:1). Спектр 
ЯМР 1Н, δ, м.д.: 2,70 с (3H, NCCH3); 3,00 с (3H, CH3); 6,50–8,30 м (9H, аром.); 
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10,20 с (1H, NH).  Найдено,  %:  C 82,18;  H 6,52;  N 11,31. C17H16N2.  Вычис-
лено, %: C 82,26;  H 6,45;  N 11,29.  

2,6-Диметил-4-фениламинохинолин (IV, в). Выход 2,43 г (98%) (А) и 
2,43 г (99%) (Б). Тпл 88–890C. Rf 0,65 (спирт–толуол, 1:1). Спектр ЯМР 1Н, δ, 
м.д.: 2,60 с (3H, NCCH3); 2,90 с (3H, CH3); 6,50–8,70 м (9H, аром.); 10,30 с 
(1H, NH). Найдено, %: C 82,35; H 6,58; N 11,14. C17H16N2. Вычислено, %:             
C 82,26;  H 6,45;  N 11,29.  

2,6-Диметил-4-(4-метилфениламино)хинолин (IV, г). Выход 2,49 г (95%) 
(А) и 2,51 г (96%) (Б). Тпл 211–2120C. Rf  0,63 (кислотн. спирт). Спектр ЯМР 1Н, 
δ, м.д.: 2,50 с (3H, NCCH3); 2,60 с (3H, 4-CH3); 2,95 с (3H, 6-CH3); 6,60–8,20 м 
(8H, аром.); 10,50 с (1H, NH). Найдено, %:  C 82,56; H 6,79; N 10,74. C18H18N2. 
Вычислено, %:  C 82,44;  H 6,87;  N 10,69.  

Взаимодействие замещенных в бензольном кольце 2-метил-4-хлор-
хинолинов с 2-амино- и 4-аминобензойными кислотами (V, a–к).  

Смесь 0,01 моль соответствующего замещенного 2-метил-4-хлорхино-
лина (I, а–д), 1,51 г (0,011 моль) 2-аминобензойной кислоты (или 4-амино-
бензойной кислоты) и 0,80 мл пиридина в 30 мл ДМФА кипятили 4 ч. Затем 
под уменьшенным давлением отгоняли ДМФА, к остатку прибавляли 30 мл 
воды и образовавшийся осадок отфильтровали. Осадок растворяли в разбав-
ленной щелочи, отфильтровывали, фильтрат подкисляли до рН 1–2 и полу-
ченный осадок отфильтровывали (V, a–к) [2, 3].  

Хлористоводородная соль 4-(2-карбоксифениламино)-2-метилхинолина 
(V, а). Выход 2,86 г (91%). Тпл 212–2130C  [2]. 

Хлористоводородная соль 4-(4-карбоксифениламино)-2-метилхинолина 
(V, б). Выход 2,95 г (94%). Тпл 299–3010C (разл.) [2]. 

Хлористоводородная соль 4-(2-карбоксифениламино)-2,6-диметилхино-
лина (V, в). Выход 3,24 г (93%). Тпл 206–2080C [3]. 

Хлористоводородная соль 4-(4-карбоксифениламино)-2,6-диметилхино-
лина (V, г). Выход 3,12 г (95%). Тпл 242–2440C (разл.) [3]. 

Хлористоводородная соль 4-(2-карбоксифениламино)-2,8-диметилхино-
лина (V, д). Выход 3,17 г (91%). Тпл 2000C [3]. 

Хлористоводородная соль 4-(4-карбоксифениламино)-2,8-диметилхино-
лина (V, е). Выход 3,09 г (94%). Тпл 291–2930C (разл.) [3]. 

Хлористоводородная соль 4-(2-карбоксифениламино)-2-метил-6-меток-
сихинолина (V, ж). Выход 3,24 г (93 %). Тпл 283–2850C (разл.).   

Хлористоводородная соль 4-(4-карбоксифениламино)-2-метил-6-метокси-
хинолина (V, з). Выход 3,12 г (95 %). Тпл 253–2550C (разл.) [3].  

Хлористоводородная соль 4-(2-карбоксифениламино)-2-метил-8-мето-
ксихинолина (V, и). Выход 3,24 г (93%). Тпл 222–2240C (разл.).  

Хлористоводородная соль 4-(4-карбоксифениламино)-2-метил-8-метокси-
хинолина (V, к). Выход 3,12 г (95%). Тпл 251–2530C (разл.). 
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²ÙÇÝ³ù³ó³Ë³ÃÃíÇ Ï³Ù 3-³ÙÇÝ³åñáåÇáÝ³ÃÃíÇ Ý»ñÏ³ÛáõÃÛ³Ùμ 

μ»Ý½-ï»Õ³Ï³Éí³Í 2-Ù»ÃÇÉ-4-ùÉáñËÇÝáÉÇÝÝ»ñÁ ¸Øü²-Ç ÙÇç³í³ÛñáõÙ ³é³-
ç³óÝáõÙ »Ý Ñ³Ù³å³ï³ëË³Ý ï»Õ³Ï³Éí³Í 4-N,N-¹ÇÙ»ÃÇÉ³ÙÇÝá- ¨ 4-ÑÇ¹-
ñûùëÇ-2-Ù»ÃÇÉËÇÝáÉÇÝÝ»ñÇ Ë³éÝáõñ¹: Ð³ëï³ïí³Í ¿, áñ í»ñçÇÝÝ»ñë ã»Ý 
ëï³óíáõÙ ³ñáÙ³ïÇÏ ³ÙÇÝÝ»ñÇ ¨ ³ÙÇÝ³ÃÃáõÝ»ñÇ, Ù³ëÝ³íáñ³å»ë` 
³ÝÇÉÇÝÇ, å-ïáÉáõÇ¹ÇÝÇ, ³Ýïñ³ÝÇÉ³ÃÃíÇ ¨ 4-³ÙÇÝ³μ»Ý½áÛ³Ï³Ý ÃÃíÇ 
Ý»ñÏ³ÛáõÃÛ³Ùμ: 
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TRANSFORMATIONS  OF  BENZ-SUBSTITUTED  2-METHYL- 
-4-CHLOROQUINOLINES  IN  THE  PRESENCE  OF  AMINO  ACIDS 

 
S u m m a r y  

 
Benz-substituted 2-methyl-4-chloroquinolines in DMF and in the presence 

of aminoacetic or 3-aminopropionic acids form the mixture of substituted 4-N,N-             
-dimethylamino and  4-hydroxy-2-methylquinolines.  It is established, that the last 
compounds are not formed while using aromatic amines and amino acids, 
particularly aniline, p-toluidine, antranilic and aminobenzoic acids.  
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