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Аннотация  
В данной работе представлен синтез новых гибридных молекул на основе N-ацил-4-арил-7-гидрокси-
1,2,3,4-тетрагидрохинолинов, перспективных с точки зрения биологической активности. Ключевыми 
методами модификации исходных соединений послужили реакции O-алкилирования и O-ацилирования 
реакционноспособной гидроксильной группы в 7 положении хинолинового ядра. 

О-Алкилирование субстратов проводили с использованием алкилгалогенидов, содержащих 
различные фармакофорные фрагменты (нитрильные, амидные группы, дополнительные хинолиновые 
циклы). Реакции проводили в среде ацетонитрила в присутствии поташа. 

О-Ацилирование осуществляли хлорангидридами карбоновых кислот в сухом диоксане в присутст-
вии триэтиламина. Структура всех новых соединений была подтверждена данными ЯМР 1H спектро-
скопии и масс-спектрометрии высокого разрешения.  

Для некоторых производных была изучена ингибирующая активность в отношении ключевых 
факторов свертывания крови Xa и XIa. Два из исследованных соединений проявили активность в 
отношении фактора Xa (47% и 68%), при этом незначительно влияя на фактор XIa (92% и 83%), что 
указывает на селективность их действия и перспективность дальнейшей оптимизации структуры 
полученных гибридных молекул. 
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Abstract 
This paper presents the synthesis of new hybrid molecules based on N-acyl-4-aryl-7-hydroxy-1,2,3,4-
tetrahydroquinolines, which are promising in terms of their biological activity. The key methods for modifying 
the starting compounds were O-alkylation and O-acylation reactions of the reactive hydroxyl group at position 
7 of the quinoline ring. 

O-Alkylation of the substrates was carried out using alkyl halides containing various pharmacophore 
fragments (nitrile, amide groups, and additional quinoline rings). The reactions were carried out in acetonitrile 
in the presence of potassium carbonate. 

O-Acylation was carried out with carboxylic acid chlorides in dry dioxane in the presence of 
triethylamine. The structure of all new compounds was confirmed by 1H NMR spectroscopy and high-resolution 
mass spectrometry. 

The inhibitory activity of some derivatives against key blood coagulation factors Xa and XIa was studied. 
Two of the studied compounds demonstrated activity against factor Xa (47% and 68%), while having little effect 
on factor XIa (92% and 83%), indicating the selectivity of their action and the potential for further optimization 
of the structure of the resulting hybrid molecules. 

  


