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Расширенный поиск новых анальгетиков среди 4-гидрокси-2-оксо-1,2-
дигидрохинолин-3-карбоновых кислот, их аналогов и многочисленных производных 
выявил N-(3-пиридилметил)-4-гидрокси-6,7-диметокси-2-оксо-1,2-дигидрохинолин-
3-карбоксамид (1). Мощное обезболивающее действие и низкая токсичность 
послужили вескими аргументами для его выбора в качестве структуры-лидера. 
Помимо углубленных фармакологических испытаний этого соединения мы 
продолжили поисковые исследования среди его близких структурных аналогов 
2, модифицированных в бензольной части хинолонового ядра:  
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2:  a R = 6-OMe; b R = 7-OMe; c R = 6-F; d R = 6,7-F2; e R = 6-Cl; f R = 7-Cl;  

g R = 6-Br; h R = 6,8-Br2; i R = 6-I 
 
Проведенное на модели ”уксусных корчей” тестирование этой группы 

веществ показало, что при пероральном способе введения в дозе 20 мг/кг все 
они являются высокоактивными анальгетиками, не уступающими и даже пре-
восходящими известные препараты – пироксикам, анальгин, диклофенак и на-
буметон. Следовательно, есть все основания считать, что заместители в хино-
лоновом ядре в целом слабо влияют на анальгетический эффект 4-гидрокси-2-
оксо-1,2-дигидрохинолин-3-карбоксамидов. Тем не менее, амид 1 свои лиди-
рующие позиции все же сохранил. В частности установлено, что удаление од-
ной метоксигруппы из его молекулы (амиды 2a,b) влечет за собой некоторый 
спад активности. Аналогичный эффект вызывают галогены в бензольной части 
молекулы (амиды 2c-i), поэтому их присутствие также следует признать неже-
лательным. Исключение составляет лишь 6-бром-производное 2g, оказавшееся 
даже немного активнее структуры-лидера. Но в целом усиление активности 
оказалось совсем незначительным. К тому же, в этом случае нужно считаться с 
возможным повышением токсичности из-за наличия в молекуле атома галогена. 


