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1

Przedmiotem wynalazku jest sposéb wytwarza-
nia nowych 4-fenylo-2(1H)-chinazolinonéw o o0gél-
nym wzorze 1, w ktérym R, oznacza atom wodoru,
fluoru, chloru lub bromu, R, oznacza nizsza grupe
alkilowg zawierajgcg 1—5 atomoéw wegla, grupe
allilowg, metallilowg lub propargilowg, R; oznacza
atom wodoru, chlorowca, grupe wodorotlenows,
nizsza grupe alkoksylowg zawierajagcg 1—4 atomow
wegla, nizszg grupe alkilowg zawierajgca 1—4 ato-
moéw wegla lub grupe tréjfluorometylows, a R,
oznacza atom wod-oru; chlorowca, grupe wodoro-
tlenowa, nizszg grupe alkilowg zawierajaca 1—4
atomow wegla lub nizszg grupe alkoksylowa za-
wierajgcg 1—4 atomoéow wegla.

Wedlug wynalazku zwigzki o wzorze ogélnym 1,
w ktérym podstawniki majg znaczenie wyzej po-
dane, otrzymuje sie a) przez reakcje zwigzkow
o o0gblnym wzorze 2, w ktérym R;, Ry, Ry i Ry
maja podane Wyzej znaczenie, z karbaminianem
alkilowym, w ktérym grupa alkilowa zawiera 1—5
atoméw wegla, w obecnosci Kkatalitycznych ilosci
kwasu Lewisa, albo przez reakcje zwigzkéw
0 wzorze oglélnym 3, w ktérym R,, Ry i R, maja
podane wyzej znaczenie, a Me oznacza atom metalu
alkalicznego, ze zwigzkami o wzorze ogélnym 7,
w ktérym R, ma podane wyzej znaczenie, a Hal
oznacza atom chloru, bromu lub jodu, w obojet-
nym w warunkach reakcji rozpuszczalniku orga-
‘nicznym, albo b) w przypadku wytwarzania Zwiaz-
k6w o wzorze ogélnym 1, w ktérym Ry, Ry i R,
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majg podane WyZej znaczenie, a Ry, oznacza grupe
metylows, utlenia sie w obojetnym w warunkach
reakcji rozpuszczalniku organicznym zWiazki
0 wzorze ogélnym 5 lub 6 w ktérych to wzorach
R,;, Rs, R, i Hal majg podane wyzej znaczenie
albo c¢) w przypadku wytwarzania zwigzkéw
o wzorze oglélnym 1, w ktérym R, ma podane
wyzej znaczenie, R, oznacza nizszg grupe alkilowg
zawierajacg 1—5 atoméw wegla, Ry oznacza atom
chlorowca, nizszg grupe alkilowg zawierajacg 1—4
atoméw wegla, grupe wodorotlenowg lub grupe
tréjfluorometylowsa, a R, oznacza atom wodoru,
atom chlorowca, grupe wodorotlenowa lub niiszg
grupe alkilowg zawierajacg 1—4 atoméw wegla,
przy czym oo najmniej jeden z podstawnikéw R,
lub Ry musi oznaczaé¢ grupe wodorotlenowyq, pod-
daje si¢ hydrolizie w $rodowisku kwasnym zwigzki
o wzorze ogbélnym 1, w ktérym R, ma podane
wyzej znaczenie, R, oznacza nizsza grupe alkilowg
zawierajgcag 1—5 atoméw wegla, Ry oznacza atom
chlorowca, nizsza grupe alkoksylows zawierajacg
1—4 atoméw wegla, mnizszg grupe alkilowg zawie-
rajagca 1—4 atoméw wegla, grupe wodorotlenowsg
Iub grupe tréjfluorometylowsg, a R, oznacza atom
wodoru, atom chlorowica, grupe wodorotlenowg niz-
szg grupe alkilowg zawierajgcg 1—4 atoméw wegla
lub nizsza grupe alkoksylowsg zawierajgcg 1—4 ato-
méw wegla, przy czym co najmniej jeden z pod-
stawnikéw Ry lub R, musi oznaczaé grupe alkoksy-
lowg zawierajgcg 1—4 atoméw wegla.
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Reakcje wytwarzania zwigzkéw o wzorze ogél-
nym 1 podane w punkcie a) prowadz si¢ korzyst-
nie w nastepujacy sposéb.

Zwigzki o wzorze ogllnym 2, w ktérym pod-
stawniki maja wyzej podane znaczenie, poddaje sie
reakcji z karbaminianami alkilowymi, korzystnie
z karbaminianem etylowym, w obecnosci katali-
tycznych tlodci kwasu Lewisa, na przyktad chlorku
cynkowego, W temperaturze 160—200°C w ciggu od
30 minut do 2 godzin. Reakcje mozna prowadzié
w obecnoéci obojetmego w warunkach reakcji roz-
puszczalnika organicznego, na przykdad o-dwuchlo-
robenzenu, lub bez rozpusaczalnika, przy czym w
tym ostatnim przypadku nadmiar karbaminianu
przejmuje funkcje rozpuszczalnika.

Po zakoficzeniu reakcji mieszanine preakcyjng
chlodzi sie do temperatury pokojowej i traktuje
mieszaning skladajaca sie z wody i z obojetnego
w 'warunkach reakcji rozpuszczalnika organicznego,
na przyklad chlorku metylenu. Po oddzieleniu, wy-
suszeniu i odparowaniu fazy organiczmej otrzymuje
sie po przekrystalizowaniu czyste zwigzki o wzorze
og6lnym 1.

Opisang powyzej reakcje zwigzkéw o wzorze
og6lnym 2 z karbaminianami alkilowymi stosuje
sie zwlaszcza do wytwarzania zwigzkéw o wzorze
ogbélnym 1, w ktérym podstawnik przy atomie azo-
tu w pierScieniu (R;) stanowi rozgaleziong grupe
alkilowa, przy czym atom wegla, od ktérego roz-
poczyna sie rozgalezienie, jest zwigzany bezpo$red-
mio z atomem azotu w pier$cieniu.

Zwiazki o wzorze ogélnym 3, w ktérym pod-
stawniki maja wyzej podane znaczenie, korzystnie
w postaai soli potasowych lub sodowych, poddaje
sie reakcji ze zwigzkami o wzorze ogdélnym 7,
w ktérym podstawniki majg wyzej podane zna-
czenie, korzystnie w postaci jodkéw, w obojetnym
w warunkach reakcji rozpuszczalniku organicz-
nym, na przyklad w dwumetyloacetamidzie, dwu-
etyloacetamidzie, dwumetyloformamidzie,
tlenku dwumetylowym lub dioksanie.

Reakcje prowadzi si¢ w temperaturze 20—100°C,
przy czym Korzystnie rozpoczyna sie ja w tempe-
raturze pokojowej w rciggu 1—4 godzin i konczy
w temperaturze wrzenia. Po zakonczeniu reakcji
odparowuje sie lotne skladniki z mieszaniny reak-
cyjnej i otrzymang pozostalo§é przenosi ma 16d.
Oftrzymany przy tym osad odsacza sie, a nastepnie
rozpuszcza w obojetnym 'w warunkach reakeji Toz-
puszczalniku, ma przyklad w chlorku metylenu. Po
odparowaniu rozpuszczalnika i przekrystalizowaniu
uzyskuje sie¢ zwigzki o wzorze ogélnym 1 w stanie
czystym.

Reakcje wytwarzania zwigzkéw o wzorze ogél-
nym 1 wedlug punktu b) prowadzi si¢ korzystnie
w nastepujacy spesoéb.

Zwigzki 0 wzorze ogélnym 5, w ktérym podstaw-
niki maja wyzej podane znaczenie, lub wwigzki
0 wzorze 0gblnym 6, w ktéorym podstawniki majg
wyzej podane znaczenie, rozpuszcza sie W obojet-
nym.w warunkach reakcji rozpuszczalniku orga-
nicznym, na przyklad w oczyszczonym- dioksanie
lub acetonie i dodaje do otrzymanych noztworéw
w temperaturze pokojowej moztwory wodne mnad-
manganianu sodowego lub potasowego. Po zakori-
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czeniu reakcji rozklada sie nadmiar $rodka utle-
niajgcego przez dodanie technicznego dioksanu
i/lub kwasu mréwkowego i/lub tiosiarczanu so-
dowego. Nastepnie saczy sie, przesacz odparowuje
sig, a pozostalo§é traktuje sie mieszaning sklada-
jaca si¢ z wody i z obojetnego w warunkach
reakcji rozpuszczalnika onganicznego, na przyklad
chlorku metylenu. Faze¢ organiczng oddziela sie,
przemywa wodnym roztworem alkaliéw i wodg,
suszy i odparowuje. Po rozpuszczeniu pozostalosci
w obojetnym w warunkach meakcji rozpuszczalniku
organicznym, na przyklad w octanie etylu, otrzy-
muje sie zwigzki o wzorze ogélnym 1 w stanie czy-
stym przez wytrgcenie, na przyklad eterem etylo-
wym.

Proces wytwarzania zwigzkéw o wzorze agélnym
1 wedlug punktu c¢) prowadzi sie korzystnie w na-
stepujacy sposéb.

Zwigzki o wzorze ogblnym 1, w ktérym podstaw-
niki majg znaczenie podane w punkcie c), ogrze-
wa si¢ z wodnym roztworem kwasu bromowodo-
rowego lub z roztworem bromowodoru w kwasie
octowym do temperatury 60—110°C, korzystnie do
temperatury 'wrzenia. Po zakonczeniu reakcji alka-
lizuje si¢ mieszanine reakcyjng przez dodanie od-
powiedniej substancji zasadowej, na przyklad
wodnego roztworu wodorotlenku amonowego, i ek-
strahuje za pomoca rozpuszczalnika organicznego,
obojetnego w warunkach reakcji, na przyklad
octanu etylowego. Wyekstrahowane przy tym
zwigzki o ogélnym wzorze 1 wydziela sie nastep-
nie przez odparowanie rozpuszczalnika i oczyszcza
przez przekrystalizowanie.

Stosowamne jako substancje wyj$ciowe w punkcie .
a) zwigzki o wzorze ogdélnym 3 sa nowe. Otrzy-
muje si¢ je na przyklad przez reakcje zwigzkow
o wzorze ogélnym 4, w ktérym R;, Ry i R, maja
podane wyzej znaczenie, ze zwigzkami metalu al-
kalicznego, korzystnie potasu lub sodu, na przyklad
z wodorkiem sodu lub z alkoholanami metali al--
kalicznych, takimi jak metylan sodu lub potasu,
etylan sodu lub potasu itd., w obojetnym w wa-
runkach reakcji Tozpuszczalniku organicznym, na
przyklad w dwumetyloacetamidzie, dwuetyloaceta-
midzie, dwumetyloformamidzie, sulfotlenku dwu-
metylowym lub dioksanie, w temperaturze pokojo-
wej. Otrzymane w ten sposéb zwiagzki o wzorze
og6lnym 3 albo wydzela sie nastepnie i oczyszcza
w znany spos6b, albo korzystnie stosuje jeszcze
w roztworze do reakcji wedlug punktu a).

Stosowane jako substancje wyjSciowe w punkcie
b) zwigzki o wzorze ogélnym 6 sg nowe. Otrzy-
muje sie je na przyklad w ten sposéb, ze zwigzki
o wzorze ogélnym 5 rozpuszcza sie w obojetnym
w warunkach reakcji rozpuszczalniku organicznym,
na przyklad w nizszym alkoholu, takim jak me-
tamol lub etanol, lub w mieszaninach tych niz-
szych alkoholi z innymi obojetnymi w warunkach
reakcji rozpuszczalnikami onganicznymi, takimi jak
chlorek metylenu lub chloroforrn, lub w wodzie
i traktuje $rodkami redukujacymi, takimi jak bo-
rowodorki, na przyklad borowodorek sodowy, w
temperaturze 20—80°C.

Po zakonczeniu medukeji rozklada sie nadmiar
substancji redukujacej w znany sposéb, na przy-
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klad przez dodanie kwasu octowego, i odparowuje
sie rozpuszczalnik. Pozostalo§é traktuje si¢ miesza-
ning skladajaca sie z obojetnego w warunkach
reakcji rozpuszczalnika  organicznego, na przyklad
chlorku metylenu, i wodnego roztworu alkaliéw,
a nastepnie przez oddzielenie, wysuszenie i odpa-
rowanie warstwy organicznej wydziela si¢ zwigzki
o wzorze ogélnym 6, ktére oczyszcza si¢ W znany
sposdb albo stosuje dalej w stanie surowym. Ze
wzgledu na niewielkg trwalo$é zwigzkéw o ogdl-
nym wzorze 6 wskazane jest poddanie tych
zwigzk6w jest najszybszej dalszej obrdbee.

Stosowane jako substancje wyjsciowe zwiqzki
o wzorze ogélnym 6 sg nowe. Otrzymuje si¢ je
w ten sposdb, ze zwiazki o wzorze ogélnym 9, w
ktérym R, ma podane wyzej znaczenie, poddaje
sie w temperaturze pokojowej w obojetnym w wa-
runkach reakcji rozpuszczalniku organicznym, na
przyklad eterze etylowym, reakcji ze zwigzkami
o0 wzorze 0og0lnym 12, w ktérym Rg i R; majg po-
dane wyzej znaczenie, a Hal’ oznacza atom chloru
lub bromu, albo ze zwigzkamj o wzorze ogélnym
13, w ktorym R; i R, majg podane powyzej zna-
czenie, i produkt reakcji rozklada sie woda.

Otrzymane przy tym zwigzki o ogélnym wzorze
10, w ktérym Ry, R; i R, majg podane wyzej zna-
czenie, rozpuszcza sie nastgpnie w obojetnym
w warunkach reakcji rozpuszczalniku organicz-
mym, na przyklad w dioksanie lub acetonie, i za-
daje otrzymany roztwér w temperaturze pokojowej

roztworem wodnym odpowiedniego S$rodka wutle-

niajgcego, na przyklad nadmanganianu sodowego
lub potasowego, i w ten sposéb drogg utlenienia
otrzymuje si¢ zwigzki wzorze ogélnym 11. Zwigzki

o wzorze og6lnym 11 poddaje sie¢ nastgpnie reakcji

ze zwigzkami o wzorze ogélnym 8, w ktérym Hal
ma podane wyzej znaczenie, korzystnie z jodkiem
metylu, w temperaturze 20—45°C w obojetnym
w warunkach reakcji rozpuszczalniku organicznym,
takim jak chloroform lub aceton, albo w nadmia-
rze zwigzkéw o wzorze 8.

Korzystnie reakcje prowadzi sie bez rozpuszczal-
nika przez dzialanie jodku metylu w ciggu 1—4
godzin w temperaturze. pokojowej, a nastepnie
w temperaturze wrzenia jodku metylu. Jezeli na-
tomiast do reakcji stosuje sie gazowy 'w tempera-
turze pokojowej halogenek metylu, celowe jest
prowadzenie reakcji w obecnosci obojetnego
w warunkach reakecji rozpuszczalnika organicznego,
na przyklad chloroformu lub acetonu.

Stosowane jako substancje wyjsciowe w punkcie
c¢) zwigzki 0 wzorze ogélnym 1 stanowig szczegdl-
ny przypadek zwigzkow o wzorze ogdélnym 1 i moz-
na je wytwarzaé¢ tak, jak inne zwigzki o wzorze
ogblnym '1, na preyklad wedlug sposobu podanego
w punkcie a), jezeli R, oznacza grupe alkilowg
zawierajgcg 1—5 atoméw wegla, albo wedlug spo-
sobu podanego w punkcie b), jezeli Ry oznacza
grupe metylows.

Zwigzki o wzorze ogblnym 1 otrzymywane wed-
tug punktu c) mozna réwniez wytwarzaé wedlug
sposobu opisanego w punkcie a), albo wedlug spo-
sobu opisanego w punkacie b), jezeli R; oznacza
grupe metylowa. Najkorzystniej wytwarza sie je
jednak sposobem opisanym w punkcie ¢).
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6
Zwigzki o wzorze 1 otrzymywane wedlug punktu -
b) mozna ‘otrzymywaé obok najkorzystmiej stoso-
wanego sposobu opisanego w punkcie b), takze

- sposobem podanym w punkecie a),. o ile R, oznacza

grupe metylows. Stosowane jako substancje wyjs-
ciowe zwigzki-© waorze ogélnym 2 s3 albo znane,
a]lbotezmoma;ewytwarzaéwmanymosébze
zwigzkéw dostepnych w handlu.

Stosowane jako substancje wyjSciowe zwigzki
o wzorze ogélnym 4 sg albo znane, albo mozna
je wytwarza¢ sposobem opisanym w japoriskim
opisie patentowym nr. 20865/65. Podobnie niekfére
zwigzki o  wzorze 11 sg albo znane, albo moima
je wytwarza¢ sposobem opisanym w J. Chem. Soc.
1927, (1952).

Zwiazki o wzorze ogélmym 1 otrzymywane spo-
sobem wedlug wynalazku odznaczajg sie dzala-
niem farmakologicznym stwierdzonym na zwierze-
tach. Zwigzki te wykazujq zwlaszcza dzialanie
hamujace procesy zapalne, dzialanie przeciwgo-
rgczkowe i przeciwbdlowe.

Dzienna dawka zwigzkéw o Wwzorze ogé]:nym 1
wynosi 5—20mg na ‘1kg masy ciala, przy czym
mozna jq podawaé w 2—4 porcjach lub w postaci
0 opdéznionym dzialaniu. Dla wiekszo$ci ssakéw
wystarczajaca dawka wynosi 300—600 mg dziennie.
Postacie muzytkowe do podawania wewnetrznego
zawierajg 75—300 mg zwigzkéw o wzorze ogélnym
1 w mieszaninie ze stalym lub cieklym noénikiem
farmaceutycznym.

Zwigzki wytwarzane sposobem wedlug wynalaz-
ku mozna stosowaé jako leki same albo w odpo-
wiedniej formie leku do podawania doustnego lub
pozajelitowego. W celu sporzadzenia odpowiednich
form leku przerabia si¢ je z obojetnymi  pod
wzgledem farmakologicznym nieorganicznymi - lub
crganicznymi substancjami pomocniczymi.

Jako substancje pomoenicze stosuje sic na przy- -
klad do tabletek i drazetek cukier mlekowy, skro-
big, talk, kwas stearynowy itd.,, do syropé6w roz-
twory sacharozy, cukru inwertowanego, ' glikozy
i innych, a do preparatéw w postaci zastrzykéw
wode, alkohole, gliceryne, oleje roflinne itd. Poza
tym sporzadzane w ten sposéb leki moga zawieraé
odpowiednie $rodki konserwujace, stabilizujgce,
zwilzajace, slodzace, barwigce, ulatwiajgce romulz-
czenie, zapachowe itd.

Zwigzki o wzorze 1 mozna na przyklad stoso-
waé¢ w postaci tabletek do podawania doustnego
o nastepujgcym skladzie: 1—3%, Srodka wigzgcego,
np. tragakantu, 3—10%, skrobi, 2—10%, talku, 0,25—
1%, stearynianu magnezu, odpowiednia ilo§é. ‘sub=
stancji czynnej i do i100%, wypelmacza, na ptzy-
klad laktozy.

W  ponizszych przykladach ktére Wyjaémn)q
blizej sposéb wedlug wynalazku, mnie ograniczajgc
jego zakresu, wszystkie temperatury: podano w
stopniach Celsjusza i s3 one korygowane. -

Przyklad I. 1-Metylo-4-fenylo-1H-chinazoli-
non-2 . ‘ '

a) Jodek 1-metylo—<4-fenylochinazoliniowy
Roztwér 2g 4-fenylochinazoliny w 10ml jodku
metylu stawia si¢ w temperaturze pokojowej przez
noc, a nastepnie ogrzewa w ciggu 8 godzin pod
chlodnicg zwrotng. Otrzymang mieszanine chlodzi
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sie, odsacza krystaliczny osad i przemywa go ete-
rem etylowym. Otrzymany jodek 1-metylo-4-feny-
lochinazoliniowy: topi sie w temperaturze .200—
201°. :

" 'b) 1-metylo<4~fenylo-1H-chinazolinon-2 .
-.Do - zawiesiny 5,7¢  jodku 1-metylo-4-fenylochi-
nazoliniowego w 30ml ‘0czyszczonego dioksanu do-
daje sie powoli moztwoér 4g nadmanganianu pota-
sowego W 150ml wody. Mieszanine reakcyjng
pozostawia sie w ciggu 15 minut w temperaturze
pokojowej i dodaje: 10 ml dioksanu oraz 25ml 1%,
- roztworu wodnego tiosiarczanu sodowego, przy
czym nadmiar nadmanganianu rozklada sie, a utwo-
rzony jod - redukuje. Otrzymamng mieszanine saczy
sie, a przesacz zageszcza pod proéznig do objetosci
100 ml. Nastepnie dodaje sie 80 ml chlorku mety-
lenu i 80 ml wody. Faze organiczng oddziela sie
i przemywa najpierw za pomoca 50ml 29, wod-
nego roztworu weglanu sodowego, a nastepnie za
pomocg 40 ml wody, po czym suszy si¢ poztwor
nad siarczanem sodowym i odparowuje pod proéz-
nig. Pozostalo§é rozpuszcza sie w .10ml octanu
etylu, do otrzymamego roztworu dodaje si¢ 8ml
eteru etylowego i wodsacza otrzymany przy tym
krystaliczny osad. Otrzymuje sie 1-metylo-4-fenylo-
+1H-chinazolinon-2 o temperaturze topnienia 142—
143°

Przykltad II. 1-Metylo-4-fenylo-1H-chinazoli-

non-2.

a) 1-metylo-4-fenylo-1,2,3,4-czterowodorochina-

Do roztworu 18g jodku 1-metylo-4-fenylochina-
zoliniowego w 500 ml absolutnego etariolu i 250 ml
chlorku ‘metylenu dodaje’ sie w temperaturze po-
kojowej malymi porcjami 6g borowodorku sodo-
wego. Po uplywie 45 minut dodaje si¢ 3 ml kwasu
octowego w celu mozlozenia nadmiaru borowodorku
sodowego. Nastepnie odparowuje sie¢ roztwér pod
préznia, -a pozostalo$é¢ traktuje 180 ml chlorku me-
tylenu i 10 ml 5n roztworu wodnego wodorotlenku
sodowego. Faze organiczng oddziela sie, ‘przemywa
250 ml wody, suszy nad siﬂarcza-nem'sodowym i od-
parowuje, przy czym otrzymuje sie¢ 1l-metylo-4-fe-
nylo-1,2,3,4-czterowodorochinazoling w postaci ole-
- db) l-metylo-4-fenylo-1H-chinazolinon-2

Do roztworu 12g 1-metylo-4-fenylo-1,2,3,4-czte-
rowodorochinazoliny w 500 ml oczyszczonego diok-
sanu dodaje sie powoli roztwér 13,2g nadmanga-
nianu potasowego w 250 ml wody. Po zakonczeniu
dodawania mieszanine reakcyjng pozostawia sie
na 10 minut w temperaturze pokojowej i dodaje
sie 25 ml technicznego dioksanu w celu usuniecia
nadmiaru nadmanganianu. Nast¢pnie sgczy sie
ofrzymang mieszanine, przesacz zageszcza pod
préznig do objetosci 100 ml i dodaje 120 ml chlorku
metylenu i 150 ml wody. Faze organiczng oddziela
sie, przemywa mnajpierw 150ml 2%, wodnego roz-
tworu weglanu sodowego, a potem 100 ml wody,
suszy sie siarczanem sodowym i odparowuje pod
préznia. Pozostalo§é rozpuszcza sie w 30 ml octanu
etylu, do: otrzymanego roztworu dodaje si¢ 15ml
eteru etylowego i odsgcza otrzymamy krystaliczny
osad, otrzymujge 1—metylo-4-fenyMH-chinvazolinon
o bemperaturze topnienia- 142—143°.
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Przyktad III. 1-Metylo-4-fenylo-1H-chinazo-
linon-2.

Mieszaning 1g 0-metyloaminobenzofenonu, 2g
uretanu etylowego i 20mg chlorku cynkowego
ogrzewa sie w ciggu 1,25 godziny w temperaturze
180—190° (temperatura laZni olejowej), chlodzi do
temperatury pokojowej i zadaje 100 ml mieszaniny
chlorku metylenu i wody (1:1). Faze onganiczng
oddziela sig, suszy nad bezwodnym siarczanem so-
dowym, saczy, po czym odparowuje sie rozpusz-
czalnik. Po przekrystalizowaniu pozostalo$ci z octa-
nu etylu otrzymuje sie 1-metylo-4-fenylo-1H-china-
zolinon-2 o temperaturze topnienia 141—143°.

Przyklad 1IV. 1-Etylo-4-fenylo-1H-chinazoli-
non-2 :

0,75 g wodorku sodowego w postaci 509, zawie-
siny w oleju mineralnym dodaje sie w tempera-
turze pokojowej do roztworu 2,2g 4-fenylo-1H-chi-
nazolinonu-2 w 50 ml dwumetyloacetamidu. Otrzy-
mang mieszanine zawierajacg s6l sodowg 4-fenylo-
-1H-chinazolinonu-2 miesza sie w ciggu 15 minut
w temperaturze pokojowej, po czym dodaje sie
4ml jodku etylu. Nastepnie miesza sie w ciggu
30 minut w temperaturze pokojowej i ogrzewa
jeszcze w ciggu 30 minut w temperaturze 60°
celem doprowadzenia reakcji do kornca. Mieszanine
odparowuje sie pod préznig, usuwajac rozpuszczal-
nik w jak najwiekszym stopniu, po czym pozo-
stalo$é przenosi sie¢ ma 100g lodu. Osad odsacza
sie i rozpuszcza w 50 ml chlorku metylenu, a otrzy-
many roztwér suszy nad sianczanem sodowym. Po
odparowaniu pod préznig i przekrystalizowaniu
oleistej pozostalo$ci z octanu etylu otrzymuje sie
1-etylo-4-fenylo-1H-chinazolinon-2 o temperaturze
topnienia 183—185°.

Przyklad V. 1-Metylo-4-fenylo-6-chloro-1H-
-chinazolinon-2 s

0,75 g wodorku sodowego w postaci 509, zawie-
siny w oleju mineralnym dodaje sie w temperatu-
rze pokojowej do roztworu 2,56 g 4-fenylo-6-chloro-
-1H-chinazolinonu-2 w 100ml dwumetyloformami-
du. Ofrzymang mieszanine zawierajgcg zwigzek
sodowy 4-fenylo-6-chloro-1H-chinazolinonu-2 mie-
sza sie 'w ciggu 15 minut w temperaturze pokojo-
wej, a nastepnie dodaje sie 4ml jodku metylu,
miesza w ciggu 30 minut w temperaturze pokojo-
wej, odparowuje pod préznig, tak, aby w jak
najwiekszym stopniu usungé rozpuszczalnik i po-
zostalo§¢ przenosi sie na 100g lodu. Wytrgcony
osad odsacza sie i rozpuszcza w 50 ml chlorku
metylenu. Otrzymany roztwér suszy sie nad siar-
czanem sodowym i odparowuje sie rozpuszczalnik
pod préznig. Po przekrystalizowaniu oleistej po-
zostalo§ci z octanu etylu otrzymuje sie 1/-|mety10-
-4-fenylo-6-chloro-1H-chinazolinon-2 o temperatu-
rze topnienia 223—224°,

Postepujagc w sposéb opisany w przykladzie V,
lecz zastepujgc stosowany w tym przykladzie
4-fenylo-6-chloro-1H-chinazolinon-2 rownowazng
iloScig 4-fenylo-1H-chinazolinonu-2, poprzez odpo-
wiednig s6l sodowa, przy zastapieniu stosowanego
tam jodku metylu réwnowazng ilosScig jodku n-pro-
pylu uzyskuje sie 1-n-propylo-4-fenylo-1H-china-
zolinon-2 o temperaturze topnienia 131°, przy uzyciu
rownowaznej iloSci bromku n-butylu otrzymuje
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si¢ l-n-butylo-4-fenylo-1H-chinazolinon-2 o tempe-
raturze topnienia 103—l104° [po przekrystalizowaniu
z mieszaniny octanu etylu i ebteru etylowego (1:1)]
przy uzyciu réwnowaznej ilo$ci bromku n-amylu
otrzymuje sie 1-n-amylo-4-fenylo-1H-chinazoli-
non-2 o temperaturze topnienia 121—122°, przy
uzyciu réwnowaznej iloSci jodku allilu otrzy-
muje sie 1-allilo-4-fenylo-1H-chinazolinon-2 o tem-
peraturze topnienia 159—160°, a przy uzyciu jodku
propargilu otrzymuje sie 1-propargilo-4-fenylo-1H-
-chinazolinon-2 o temperaturze topnienia 181° (po
przekrystalizowaniu z etanolu).

Przyklad VI. 1-Metylo-4-(p-chlorofenylo)-1H-
-chinazolinon-2

a) 4-(p-chlorofenylo)-chinazolina

Do eterowego roztworu p-chorofenylolitu, otrzy-

- manego przez reakcje 0,96 g p-bromochlorobenzenu

w 10 ml absolutnego eteru etylowego z 3,1 ml 0,6
molarnego roztworu n-butylolitu. w heksanie
w ciggu 30 minut w ‘temperaturze pokojowej, do-
daje sie 0,65 g chinazoliny w 10ml absolutnego ete-
ru etylowego i mieszanine miesza w ciggu 10 mi-
nut. Otrzymang s6l litowa wnozklada sie przez
wytrzasanie mieszaniny reakcyjnej z 10 ml wody,
po czym oddziela sie faze orgamiczng, suszy nad
bezwodnym siarczanem sodowym, sgczy i odparo-
wuje przesgcz pod préznia. Po przekrystalizowaniu
pozostalosci z octanu etylu otrzymuje sie 4-(p-chlo-
rofenylo)-3,4-dwuwodorochinazoline o temperatu-
rze topnienia 166—167°.

Do roztworu 5g 4-(p-chlorofenylo)-3,4-dwuwodo-
rochinazoliny 'w 200 ml suchego dioksanu dodaje
sie w temperaturze pokojowej porcjami 60 ml wod-
nego roztworu nadmanganianu potasowego (5,27 g
nadmanganianu potasowego w 100 ml wody). Na-
stepnie rozklada sie nadmiar nadmanganianu przez
wkraplanie kwasu mréwkowego do odbarwienia
roztworu. Wytrgeony nieorganiczny osad odsacza
sie, a przesgcz odparowuje sie pod préznig. Na-
stepnie traktuje si¢ pozostalo§é 100 ml mieszaniny
chlorku metylenu i wody (1:1), oddziela faze orga-
niczng, suszy nad bezwodnym siarczanem sodowym,
saczy i przesacz odparowuje pod préznig. Po prze-
krystalizowaniu p-oggstaloéui z eteru etylowego
otrzymuje sie 4-(p-chlorofenylo)-chinazoline o tem-
peraturze topnienia 122—123°.

b) Jodek 1-metylo-4-(p-chlorofenylo)-chinazoli-
niowy

Roztwdér 4,5g 4-(p-chlorofenylo)-chinazoliny w
556 ml jodku metylu pozostawia si¢ w ciggu 16
godzin w temperaturze pokojowej, a nastepnie
ogrzewa sie w ciggu 18 godzin pod chlodnicg
zwrotng. Otrzymang mieszanine chlodzi sie, od-
sgcza wytracony krystaliczny osad i przemywa sie
go eterem etylowym, otrzymujagc jodek l-metylo-
-4-(p-chlorofenylo)-chinazoliniowy o temperaturze
topnienia 222—225°,

Postepujac w wyzej opisany sposéb przez reakcje
jodku metylu z 4-(p-metoksyfenylo)-chinazoling
otrzymuje sie jodek 1l-metylo-4-(p-metoksyfenylo)-
-chinazolinowy o temperaturze topnienia 228—232°
(po przekrystalizowaniu z etanolu), przez reakcje
jodku metylu z 4-(2,6-dwumetoksyfenylo)-chinazo-
ling wotrzymuje sie jodek 1-metylo-4-(2,6-dwume-
toksyfenylo)-chinazoliniowy o temperaturze top-
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nienia 198—202° z rozkladem (po przekrystalizowa-
niu z octanu etylu), przez reakcj¢ jodku metylu
z 4-(m-chlorofenylo)-chinazoling otrzymuje sig
jodek 1-metylo-4-(m-chlorofenylo)-chinazoliniowy,
o temperaturze topnienia 200—210°, przez reakcje
jodku metylu z 4-(m-tréjfluorometylofenylo)-china- .
zoling, oftrzymuje sie jodek 1-metylo-4-(m-tréjfluo-
rometylofenylo)-chinazolinowy i-przez reakcje jod-
ku metylu z 4-(2,3-dwumetylofenylo)-chinazoling,
otrzymuje sie jodek d1-metylo-4-(2,3-dwumetylofe-
nylo)-chinazoliniowy o temperaturze topniemnia
208—210°. )

c) 1-metylo-4-(p-chlorofenylo)-1,2,3,4-czterowodo-
rochinazolina

Do roztworu 6,7g jodku 1l-metylo-4~(p-chlorofe-
nylo)-chinazoliniowego w 200 ml absolutnego al-
koholu etylowego i 100 ml chlorku metylenu do-
daje sie malymi porcjami w temperaturze
pokojowej 3,5g borowodorku sodowego. Po uply-
wie 45 minut wprowadza si¢ 1,5 ml kwasu octowego
w celu rozlozenia nadmiaru borowodorku sodowe-
go. Nastepnie odparowuje si¢ rozpuszczalnik pod
préznig i traktuje pozostalo§é 100ml chlorku
metylenu i 5ml 5n wodnego roztworu wodoro-
tlenku sodowego, po czym oddziela sie faze orga-
niczng, plucze sie ja 250 ml wody, suszy nad
siarczanem sodowym i odparowuje, otrzymujgc
1-mety10-4-(p—chlomfenylo)-1,2,3,4-cztemWodoro-
chinazoline w postaci oleju.

Postepujac w wyzej opisany sposéb, lecz zaste-
pujac stosowany tam jodek 1-metylo-4-(p-chloro-
fenylo)-chinazoliniowy réwnowaznymi ilo§ciami
zwigzkéw otrzymanych wedlug przykiadu VI b),
otrzymuje sie 1-metylo-4-(p-metoksyfenylo)-1,2,3,4-
-czterowodorochinazoling w postaci oleju, 1-mety-
lo-4-(2,6-dwumetoksyfenylo)-1,2,3,4-czterowodoro-
chinazoling o temperaturze topnienia 157° (po
przekrystalizowaniu z octanu etylu), 1-metylo-4-
-{m-chlorofenylo)-1,2,3,4-czterowodorochinazoline w
postaci woleju, 1l-metylo-4-(m-tréjfuorometylofeny-
lo)-1,2,3,4-czterowodorochinazoline w postaci oleju
i 1-metylo-4-(2,3-dwumetylofenylo)-1,2,3,4-czterowo-
dorochinazoline w postaci oleju.

d) 1-metylo-4-(p-chlorofenylo)-1H-chinazolinon-2

Do roztworu 0,5g 1-metylo-4-(p-chlorofenylo)-
-1,2,3,4-czterowodorochinazoliny w 20ml oczysz-
czonego dioksanu dodaje sie powoli roztwér 0,625¢g
nadmanganianu potasowego w 12ml wody Po za-
koficzeniu dodawania pozostawia - si¢ mieszanine
w ciggu 10 minut w temperaturze pokojowej, po
czym dodaje sie 5 ml technicznego dioksanu w celu
usuniecia madmiaru nadmanganianu. Otrzymang
mieszanine saczy sie, a  przesacz zageszcza sie pod
prézniag do objeto$ci 10 ml. Pozostalo§é przemosi sie .
do mieszaniny lodu z wodg, otrzymang mieszanine
saczy sie i osad plucze ‘woda, otrzymujac 1l-mety-
lo-4-(p-chlorofenylo)-1H-chinazolinon-2 o tempera-
turze topnienia 195°. : ‘

Postepujgc w analogiczny sposéb, lecz zastepujac
stosowang w tym przykladzie 1-metylo-4-(p-chlo-
rofenylo)-1,2,3,4-czterowodonochinazoline réwno-
waznymi. iloSciami zwigzkéw otrzymanych w przy-
kiladzie VI ¢), otrzymuje si¢ 1-metylo-4-(p-metok-
syfenylo)-1H-chinazolinon-2 o temperaturze topnie- -
nia 184° (po przekrystalizowaniu z octanem etylu),

~
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1-metylo-4-(2,6-dwumetoksyfenylo)-1H-chinazo-
linon-2 o temperaturze topnienia 166—167° (po
przekrystalizowaniu z octanu etylu), 1-metylo-4-
-(m-chlorofenylo)-1H-chinazolinon-2 o temperaturze
topnienia 156—198° [po oczyszczeniu przez wytrg-
cenie thomwodorku z acetonu, wydzielenie wal-
nej:gasady i mekrystahmwame jej z mieszaniny
eteru. etylowego i eteru naftowego (1:1)], 1-metylo-
an-ﬁmﬂuQ;ognotylotenylo) 1H—.ch1nazohnon-2
o temperaturze topnienia 165—167° [po przekrysta-
hzowmnu Z, mxeszanmy octanu. etylu i eteru ety-
lowego {1: 1)] oraz 1l-metylo—4-(2,3-dwumetylofeny-
lo)-1H-chinazolinop-2. a : temperaturze topmienia
186—188° (po przekrystalizowaniu z octanu. etylu).

Przyklad VI 1-metylo-4-(o-chlorofenylo)-6-
chilope-1k-chinazolinon-2

Postgpuigc wedlug przykladu V, lecz zasigpujac
ltopowaWA w tym przykladzie 4-fenylo-6-chloro-1H-
-chipazolinon-2, dwumetyloformamid i wodorek
sodowy réwnowaznymi ilosciami 4-(o-chlorofeny-
Jo)-6-chlore-1H-chinazolinonu-2, dwumetyloaceta-
midu i metanolanu sodu otrzymuje sie¢ 1-metylo-
-4-t(o-chlorofenylo)-6-chloro-1H-\uhmazolmon-2 ')
temperaturze topmnienia 191—194°.

- Przyktad VII. 1-Metylo4-(p-hydroksyfeny-
lo)~1H-~chinazolinon-2

..Mieszanine 3 g 4-(p-metoksyfenylo)-1-metylo-1H-
chinazolinonu-2. . i 20ml 48%, wodnego roztworu
kwasu bromowodorowego ogrzewa sie¢ w ciggu 20
godzin pad chlodnicg zwrotng, a nastepmie zateza
pod prézniq i doprowadza pH do wartosci 9 za
pomocg 2n roztworu wodnego wodorotlenku amo-
nowego. Zasadowa mieszaning ekstrahuje si¢ trzy-
krotnie porcjami po 30 ml octanu etylu, polaczone
ekstrakty suszy sie nad bezwodnym siarczanem
sodowym i odparowuje pod préinig. Po przekry-
stalizowaniu pozostaloéci z octanu etylu ofrzymuje
si¢ 1-metylo-4-(p-hydroksyfenylo)-1H-chinazolinon-2
o tempenraturze fopnienia 291—293°.

Przyklad IX. 1-ﬂzopropylo-‘l-fenylo-lH-chima—
zolinon-2

Mieszanine 21 g surowego o-izopropyloaminoben-
zofencmu, 40 g uretanu etylowego i 1,5¢ chlorku
cynkowego ogrzewa si¢ w ciggu 4 godzin w tem-
peraturze 180—200° (temperatura azni olejowej),
Po czym chlodzi do temperatury pokojowej i do-
daje. 200 ml chlorku metylenu. Otrzymang miesza-
ning, przesacza si¢ i przesacz ekstrahuje si¢ dwu-
krotnie porcjami po 100 ml wody. Faze organiczng
suszy si¢ nad bezwodnym siarczanem sodowym
i odparowuje pod préznig. Po przekrystalizowaniu
pozostaloéci z octanu etylu otrzymuje si¢ 1-izopro-

pylo-4-fenylo-1H-chinazolinon-2 o = temperaturze
topnienia 140°.

Przyklad X. 1-Izobutylo-4-fenylo- 1H china-
zolinon-2 .

Mleszamne 21 g surowego o-uzobutyloanundben
zofenonu, 40 g uretanu etylowego i 1,5¢ chlorku
cynkowego ogrzewa si¢ w ciggu 4 godzin w tem-
peraturze 180—200° (temperatura lazni olejowej),
po.. czym chlodzi . sie do temperatury pokojowej
i dodaje 200ml chlorku metylenu. Otrzymang
mieszaning przesacza si¢ i przesacz przemywa dwu-
krotnie por¢jami po 100 ml wody. Faze organiczng
suszy sie¢ nad bezwodnym siarczanem sodowym
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i odparowuje pod préiznia. Po przekrystalizowaniu
pozostaloSci z mieszaniny octanu etylu i eteru ety-
lowego (1:1) otrzymuje si¢ 1-izobutylo-4-fenylo-
-1H-chinazolinon-2 o temperaturze topnienia 120—
122°, )

Przyklad XI. 6-Chloro-1-izopropylo-4-fenylo-
-1H-chinazolinon-2

Mieszaning 10g 5-chloro- 2-1zopropyl-oamanobem—
zofenonu, 20 g uretanu etylowego i 1g chlorku cyn-
kowego ogrzewa si¢ w ciggu 2 godzin w tempe-
raturze 180—200° (temperatura laZni olejowej), po
czym chlodzi sie do temperatury. pokojowej i do-
daje 200 ml chlorku metylenu. Otrzymang miesza-
ning przssgcza si¢ i przesgcz ekstrahuje sie
dwukrotnie porcjami po 100ml wody. Faze orga-
niczng suszy sie nad bezwodnym sianczanem sodo-
wym i odparowuje pod préznia. .Pezostalo§é
przekrystalizowuje si¢ z acetonu i suszy w ciggu
48 godzin w wysokiej prézni w temperaturze 45°
Otrzymuje si¢ 6-chloro-l-izopropylo-4-fenylo-1H-
-chinazolinon-2 o temperaturze topnienia 149—
150°..

Przyklad XII. 6-Chloro-4-(o-chlorofenylo)-1-
-izopropylo-1H-chinazaglinon-2

Mieszgmﬁne 82 g surowego 2,5-dwuchloro-2-izo-
propyloaminobenzofenonu, 17g wuretanu etylowego
i 1,5g chlorku cynkowego ogrzewa.sie w ciggu 4
godzin w temperaturze 180—200° (temperatura lazni
olejowej), po czym chlodzi si¢ do temperatury
pokojowej i dodaje 200ml chlorku metylenu.
Otrzymang mieszanine przesacza si¢ i przesgcz
ekstrahuje dwukrotnie po 100 ml wody. Faze orga-
niczng suszy sie nad bezwodnym siarczanem so-
dowym i odparowuje pod préznig. Po przeKkrystali-
zowaniu pozostalo$ci z mieszaniny eteru etylowego
i eteru maftowego (1:1) otrzymuje sie 6-chloro-4-
-(o-chlorofenylo)<1-izopropylo-1H-chinazolinon-2 o
temperaturze topnienia 147—149°.

Przyklad XIII. 6-Chloro-1-etylo-4-fenylo-1H-
-chinazolinon-2

1,5g wodorku sodowego w postaci 50%, zawie-
siny w oleju mineralnym dodaje sie do- gorgcego
roztworu 5,2 g 6-chloro-4-fenylo-1H-chinazolinonu-2
w 200 ml dwumetyloformamidu. Otrzymang mie-
szanine zawierajacq zwigzek sodowy 6-chloro-4-
-fenylo-1H-chinazolinonu-2 miesza si¢ w ciggu 15
minut w temperaturze pokojowej, po czym dodaje
si¢ 10 ml jodku etylu. Nastepnie miesza sie w ciggu
20 godzin w temperaturze 60°, zageszcza pod
préznia, przy czym rozpuszczalnik odparowuje
w jak najwiekszym stopniu, i pozostalo§é przenosi
si¢ na 100 g lodu. Wytracajacy sie staly osad od-
sgcza sig, pozostalo§é rozpuszcza sie w 50 ml chlor-
ku metylenu i otrzymany roztwér suszy sie mnad
bezwodnym sianczanem sodowym, po <czym od-
parowuje si¢ rozpuszczalnik pod préizmig. Po
przekrystalizowaniu pozostaloéci z octanu etylu
otrzymuje si¢ 6-chloro-1-etylo-4-fenylo-1H-chinazo-
linon-2 o temperaturze topmienia 163°.

Przyklad XIV. 1-Metallilo-4-fenylo-1H-china-
20linon-2

2,25 g wodorku sodowego w postaci 509, zawie-
siny w oleju mineralnym dodaje si¢ do. ogrzanego
do temperatury 40° roztworu 6,7g 4-fenylo-1H-
-chinazolinonu-2 w 150 ml suchego dwumetyloace-
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tamidu. Otrzymang mieszanine zawierajaca zwig-
2zek sodowy 4-fenylo-1H-chinazolinonu-2 miesza si¢
w ciggu 30 minut w tempermaturze 35—40° po czym
dodaje sie 6 ml chlorku metallilu. Nastegpnie mie-
sza si¢ w ciggu 3 godzin w temperaturze 80—100°,
dodaje 300 ml wody z lodem i ekstrahuje otrzy-
mang mieszanine dwukrotnie porcjami po 200 ml
octanu etylu. Polgczone ekstrakty suszy sie mad
bezwodnym siarczanem sodowym, sgczy i oddesty-
lowuje pod préznig. Po przekrystalizowaniu poze-
stalosci z 50 ml octanu etylu otrzymuje sie 1-metal-
lilo-4-fenylo-1H-chinazolinon-2 o temperaturze
topnienia 142—143°,

Przyklad XV. 1-Izopropylo-4-(p-tolilo)-2-(1H)-
-chinazolinon

Mieszanine 21g 2-izopropyloamino-4’'-metylo-
-benzofenonu, 40g uretanu i 1,5g chlorku cynku
ogrzewa sie w ciggu 4 godzin w temperaturze 180—
200° w lazni olejowej. Otrzymang mieszanine
ochladza sie do temperatury pokojowej, po czym
dodaje sie do niej chlorek metylenu. Nastepnie
saczy sie, a przesacz ekstrahuje dwukrotnie porcja-
mi po 100ml wody. Faze organiczng osusza sie
nad bezwodnym siarczanem sodu i odparowuje
pod préanig. Po przekrystalizowaniu pozostaloi
z eteru metylowego otrzymuje sie 1-izopropylo-4-
-(p-tolilo)-2(1 H)-chinazolinon w postaci z6ttych

pryzmatycznych krysztaléw o temperaturze top- -

nienia 138—140°.

Przykltad XVI. 7-Chloro-1-izopropylo-4-feny-
lo-2(1H)-chinazolinon

Mieszanine 21g 4-chloro-2-izopropyloaminoben-
zofenonu, 40g wuretanu i 15g chlorku cynku
ogrzewa sie w ciggu 4 godzin w temperaturze
180—200° w laZni olejowej. Otrzymang mieszanine
ochladza sie do temperatury pokojowej i dodaje
do niej 200 ml chlorku metylenu. Nastepnie sgczy
sig, a przesgcz ekstrahuje dwukrotnie porcjami po
100m] wody. Faze onganiczng osusza sie¢ nad bez-
wodnym siarczanem sodu i odparowuje pod
préznig. Po przekrystalizowaniu z octanu etylu
otrzymuje sie 7-chloro-1-izopropylo-4-fenylo-2(1H)-
—chinazolinon o temperaturze topnienia 165—168°.

Przyklad XVII. 1-Metylo-4-fenylo-1H-china-
zolinon-2 o

Mieszanine 5g o-metyloaminobenzofenonu, 10g
uretanu etylowego i 10 mg chlorku cymku ogrzewa
sie w ciggu 8 godzin w temperaturze 150° (tempe-
ratura lazni olejowej), nastepnie chlodzi sie¢ do
temperatury pokojowej i zadaje 300 ml mieszaniny
chlorku metylenu i wody w stosunku 1:1. Faze
organiczng oddziela sie, suszy mad bezwodnym
siarczanem sodowym, sgczy i odparowuje rozpusz-
czalnik. Po przekrystalizowaniu pozostalo$ci*z octa-
nu etylu otrzymuje sie 1-metylo-4-fenylo-1H-chi-
nazolinon-2 o temperaturze topnienia 141—143°.

Przyklad XVIII. 1-Metylo-4-fenylo-6-chloro-
-1H-chinazolinon-2

Mieszaning 2g 5-chloro-2-metyloaminobenzofe-
nonu, 4 g uretanu etylowego i 50 mg chlorku cynku
ogrzewa sie w ciggu 20 minut w temperaturze
220° (temperatura lazni olejowej), nastepnie chio-
" dzi do temperatury pokojowej i zadaje 100 ml
mieszaniny chlorku metylenu i wody w stosunku
1:1. Oddziela si¢ faze ongamiczng, suszy nad bez-

10

15

14
wodnym siarczanem sodowym, saczy i odparowuje
rozpuszczalnik. Po przekrystalizowaniu pozostatodcl
z octanu etylu ofrzymuje sie 1-metylo-4-fenylo-6-
-chtoro-1H-chinazolinon-2 o temperaturze topnle- .
nia 223—224°,

Przyklad XIX. 1-Metylo-4-fenylo-1H-chinazo-
linon-2

1g wodorku sodowego (509, zawiesina w oleju
mineralnym) dodaje si¢ w temperaturze pokojowej
do roztworu 2,9g 4-fenylo-lH-chinazolinonu-2 w
70 ml dwumetyloacetamidu.

Otrzymang mieszaning zawierajgcg zwigzek so-
dowy 4-fenylo-1H-chinazolinonu-2 miesza sie¢ W
temperaturze pokojowej w ciggu 15 minut, a na-
stepnie dodaje podczas chlodzenia lodem 5,5 ml
jodku metylu. Nastepnie miesza si¢ w ciggu 18
godzin w temperaturze 5°. Mieszanine odparowuje
sie w prézni, przy czym usuwa sie mozliwie naj-
wiecej rozpuszczalnika, a pozostalo§¢ przenosi na
100 g lodu. Nastepnie saczy sie, a wysuszony osad
przekrystalizowuje z octanu etylu otrzymujge
1-metylo-4-fenylo-1H-chinazolinon-2 o temperatu-
rze topnienia 141—143°.

Zastrzezemia patentowe

1. Sposéb wytwarzania nowych 4-fenylo-2(1H)-
-chinazolinon6w o wzorze ogélnym 1, w ktérym
R, oznacza atom wodoru, fluoru, chloru lub bromu,
R; oznacza nizszg grupe alkilowag zawierajgcga 1—5
atoméw wegla, grupe allilowa, metallilowg lub
propargilowg, R, oznacza atom wodoru lub chlo-
rowca, grupe wodorotlenows, nizszg grupe alkoksy-
lowa zawierajacg 1—4 atoméw wegla, niizszg grupe
alkilowg zawierajacq 1—4 atoméw - wegla, lub
grupe tréjfluorometylowa, a R, oznacza atom wo-
doru lub chlorowca, grupe wodorotlenows, niZsza
grupe alkilowa zawierajagcg 1—4 atoméw wegla
lub nizszg grupe alkoksylowsa zawierajacg 1—4
atoméw wegla, znamienny tym, 2e zwigzki o wzo-
rze og6lnym 2, w ktérym R,, R,, R; i R, majg po-
dane wyzej znaczenie, poddaje sie reakcji z karba-
minianem alkilowym, w ktérym grupa alkilowa
zawiera 1—5 atoméw wegla, w obecnosci katali-
tycznej ilosci kwasu Lewisa, albo zwigzki o ogél-
nym wzorze 3, w ktérym Ry, R; i R, maja podane
wyzej znaczenie, a Me oznacza atom metalu alka-
licznego, poddaje sie reakcji ze zwigzkami o Wzo-
rze ogélnym 7, w ktérym R, ma podane wyzej
znaczenie, a Hal oznacza atom chloru, bromu lub
jodu, w obojetnym w warunkach reakecji rozpusz-
czalniku organicznym, albo w przypadku wytwa-
rzania zwigzkéw o wzorze ogélnym 1, w ktérym
R,, Ry i R, majg podane wyzej znaczenie, a R,
oznacza rodnik metylowy, utlenia sie zwigzki
o og6lnym wzorze 5 lub 6 w ktérych to wzorach
R;, R;, R, i Hal majg podane Wyzej znaczenie,
w obojetnym w warunkach reakcji rozpuszczal-
niku organicznym, albo w przypadku wytwarzania-
zwigzkéw o wzorze ogélnym 1, w ktérym R, ma
podane wyzej znaczenie, R, oznacza nizszg grupe
alkilowg zawierajaca 1—5 atoméw wegla, R; ozna-
cza atom chlorowca, nizszg grupe alkilowg zawie-
rajaca 1—4 atoméw wegla, grupe wodorotlenowsq
lub grupe tréjfluorometylowg, a R, oznacza atom
wodoru, atom chlorowca, grupe wodorotlenowg lub
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nizsza grupe alkilowg zawierajaca 1—4 atoméw
wegla, przy czym co najmniej jeden z podstaw-
niké6w Ry lub R, musi oznacza¢ grupe wodorotle-
nowa, zwigzki o wzorze ogélnym 1, w ktérym R,
ma podane wyzej znaczenie, R, oznacza nizsza
grupe alkilowg o 1—5 atomach wegla, R; oznacza
atom chlorowea, mizszag grupe alkoksylowg za-
wierajgcg 1—4 atomow wegla, nizsza grupe alkilo-
wg zawierajagcg 1—4 atoméw wegla, grupe wodo-
rotlenowa lub grupe tréjfluorometylowsa, a R,
oznacza atom wodoru, atom chlorowca, grupe
wodorotlenowa, nizszg grupe alkilowg zawierajaca
1—4 atoméw wegla lub nizszg grupe alkoksylowg
zawierajacag 1—4 atoméw wegla, przy czym co naj-
mniej jeden z podstawniké6w Rg lub R, musi ozna-
czaé nizszg grupe alkoksylowg zawierajaca 1—4
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atoméw wegla, poddaje sie hydrolizie w $rodowisku
kwasnym.

2. Spos6b wedlug zastrz. 1, znamienny tym, ze
w reakcji zwigzkéw o wzorze 2 z karbaminianami
alkilowymi jako kwas Lewisa stosuje sie chlorek
cynkowy.

3. Sposéb wedlug zastrz. 1, znamienny tym, ze
jako zwiagzki o wzorze ogélnym 3 stosuje sie
zwigzki sodowe lub potasowe.

4. Sposéb wedlug zastrz. 1, znamienny tym, ze
do wutleniania stosuje sie roztwory wodne madman-
ganianu sodowego lub potasowego.

5. Spos6b wedlug zastrz. 1, znamienny tyin, ze
hydrolize w Srodowisku kwa$nym prowadzi sie za
pomocg wodnego roztworu kwasu bromowodoro-
wego lub roztworu bromowodoru w kwasie octo-

wym.




Kl. 12p,10/01

70 433

MKP C07d 51/48



Kl. 12p,10/01

70 433
R, Hal CH,Hal
WZOR 7 WZOR 8
N
R, N
N
WZOR 9

30!
o

Ry R,

WZOR 10

G

R: Ro
WZOR 11

o O

WIOR 12 WZOR 13

Zaklady Typograficzne zam. 104/M — 115 egz.

Cena 10 z1

MKP C07d 51/48



	PL70433B1
	BIBLIOGRAPHY
	CLAIMS
	DRAWINGS
	DESCRIPTION


