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(67) Die Erfindung betrifft ein neues Verfahren zur Herstellung der bisher nicht bekannten substituierten
1H,6H-1,2,4-Triazolo[3,4-b]chinazoline der allgemeinen Formel 2, die als Zwischenprodukte fiir die Zubsreitung
biologisch aktiver Praparate anwendbar sind. Die Synthese erfolgt durch Umsetzung substituierter
2-Hydrazino-3,4-dihydrochinazoline der allgemeinen Formel 1 mit Schwefelkohlenstoff in einem niederen Alkohol als
Losungsmittel.
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1. Verfahren zur Herstellung von substituierten 1H,5H-1,2,4-Triazolo(3,4-b]chinazolinen der
allgemeinen Formel 2, gekennzeichnet dadurch, daf ary!- baw./und halogensubstituierte
2-Hydrazino-3,4-dihydrochinazoiine der allgememen Formel 1 mit Schwefelkohlenstoff umgesetzt
werden.

2. Verfahren nach Anspruch 1, gekennzeichnet dadurch, daf als Auegangsstoffe solche 2-Hydrazino-
3,4-dihydrochinazoline eingesetzt werden, in deren allgemeiner Formel 1 fiir R' und R? Halogen,
CsHs und Wasserstoff stehen kann.

3. Verfahren nach Anspruch 1, gekennzeichnet dadurch, daf} die Reaktion in einem niederen Alkohol,
bevorzugt Ethanol, als Losungsmittel durchgefiihrt wird. Die Konzentration des Ethanols betragt
96 %.

4. Verfahren nach Anspruch 1, gekennzeichnet dadurch, da man die Reaktion bel einer Temperatur,
die dem Siedepunkt des Losungsmittels entspricht, durchfiihrt.

Hierzu 1 Seite Formeln

Anwendungsgebiet der Erfindung

Die Erfindung betrifft ein Verfahren zur Herstellung von substituierten 1H,5H-1,2,4-Triazolo(3,4-b]chinazolinen der allgemeinen
Formal 2, die durchgéngig in 3-Stellung SH-substituiert sind und in einfacher Reaktion und hohen Ausbsuten durch Umsetzung
von aryl- bzw./und halogen-substituierten 2-Hydrazino-3,4-dihydrochinazolinen (Formel 1) mit Schwefelkohlenstoff erhalten
werden und als organisch-chemische Zwischenprodukte fir die Zubereitung potentiell biologisch aktiver Préparate anwendbar
sind.

1

Charakteristik der bekannten technischen Lésungen

Die erfindungsgemaR beschriebenen substituierten 1H,5H-1,2,4-Triazolo{3,4-b]chinazoline der allgemeinen Formel 2 sind
bisher unbekannt; es existiert somit nach kein Verfahren zu ihrer Herstellung.

Ziel der Erfindung

Ziel der Erfindung ist es, ein Verfahren zur Synthese von potentieli biologisch aktiven substituierten
1H,5H-1,2,4-Triazolo[3,4-b]chinazolinen zu finden, da derartige Verbindungan bisher nicht zugénglich sind.

Darlegung des Wesens der Erfindung

Die technische Aufgabe der Erfindung besteht darin, ein einfaches und 6konomisch giinstiges Verfahren zur Darsteilung bisher
nicht zugéinglicher substituierter 1H,5H-1,2,4-Triazolo[3,4-b]chinazoline anzugeben, das in mdglichst wenig Verfahrensschritten
und mit Einsatz leicht zugdnglicher Ausgangsstoffe bei hoher Ausbeute durchfithrbar ist.

Erfindungsgemil wird dies dadurch geldst, da chlor- und phenylsubstituierte 2-Hydrazino-3,4-dihydrochinazoline der
allgemeinen Formel 1 mit Schwefelkohlenstoff durch 4-6stiindigas Erhitzen am Rackflu in einem niederen Alkohol unter
Zugabe von KOH in einem Verfahrensschritt zu substituierten 3-Mercapto-1H,6H-1,2,4-triazolo{3,4-b]chinazolinen der
allgemeinen Formel 2 umgesetzt werden. Nach beendeter Reaktion isoliert man die gebildeten Verbindungen durch Anséuern
mit Essigsdure und kristailisiert zur weiteren Reinigung aus Methanol um.

Vorzugsweise wird dabei als Lésungsmittel handelsiibliches 96%iges Ethanol eingesetzt. Das Ausgangsprodukt der allgemeinen
Formel 1 ist dabei beisplelsweise aus einem 2-Methylthio-3,4-dihydrochinazolinhydroiodid und Hydrazinhydrat erhéitlich.

Ausfiihrungsbeispiele

Beispiel 1

3-Mercapto-5-phenyl-1H,5H-1,2,4-triazolo{3,4-bjchinazolin (2a)

0,002 mol (0,489) 2-Hydazino-4-phenyl-3,4-dihydrochinazolin {18) werden in 50 ml 96%igem Ethanol geldst und mit0,2m|
Schwefelkohlenstoff und 0,26 g KOH versetat. Die Lésung erhitzt man 5 Stunden unter Riickflu}, wobei sich bersits gegen Ende  *
der Reaktion das Kaliumsalz des gebildeten 3-Mercapto-5-phenyl-1H,5H-1,2,4-triazolo[3,4-b]chinazoline als Niederschlag
abscheidet. Nach dem Abkiihlen der L.ésung séuert man mit Essigsiure schwach an, saugt das erhalteno Produkt ab und
kristallisiert aus Methanol um.

Ausbeute: 85% der Theorie

Schmelzpunkt: ab 280°C (Zersetzung)




Beispiel 2

7-Chlor-3-mercapto-5-phenyl-1H,5H-1,2,4-triazolo[3,4-b]chirazolin (2b)

Analog baispiel 1 aus 6-Chlor-2-hydrazino-4-phenyl-3,4-dihydrochinazolin (1b).
Ausbeute: 90% der Theorie

Schmelzpunkt: ab 250°C (Zersetzung)
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