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Re3eni se tykd l-substituovanych 3-(2-
«~kyanfenyl)thiomo&ovin obecného vzorce I,
kde R znamena 4-bromfenyl, 4-chlorfenyl,
4=tolyl, 4-methoxyfenyl, 4=hydroxyfenyl,
cyklohexyl, igsopropyl, terc, butyl, anili-
noskupinu a zpOsobu jejich piipravy reak-
c¢i 2-isothiokyanatobenzonitrilu s primér=-
nimi aminy v prostifedi dichlogmethan-petr=
plether pfi teplotd 0 a2 20 "C, Latky o-
becného vzorce I se pouZivaji k syntéze
N,N°=disubstituovanych, resp, N,N,N'=tri-
substituovanych N°°=(2«kyanfenyl)-guanidi-
n¢ a pro pfipravu 3=, resp, 4-substituova-
nych chinazolind, které pro své fyziolo-
gické u&inky nachédzeji uplatnéni ve farma-
cii a v zemdd&lstvi, i
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Vynédlez se tykd l-substituovanych-3-(2-kyanfenyl)thiomo&ovin obecného vzorce I

ANH— CS — NN
(1)
Ne

kde R znamend 4-bromfenyl, 4-chlorfenyl, 4=-tolyl, 4-methoxyfenyl, 4~hydroxyfenyl, cykiohexyl,
isopropyl, terc. butyl, anilinoskupinu a zpf@sob jejich pFipravy reakci 2-isothiokyanatobenzo=-
nitrily o primdrnimi aminy v prostifedi dichlormethen-petrolether pii teplotd 0 a2 20 °c.

Latky obecného vzorce I a zplsob jejich pi#ipravy nebyly doposud popsény. Z literatury
je znamo, ¥e piibuznou l-fenyl-3-(2-kyanfenyl)thiomo&ovinu lze p#ipravit bud reakci fenyliso=-
thiokyandtu s anilinem bez pFitomnosti rozpou3tidla pfi teplotd 50 t2% po dobu 20 hodin
ve vytdzku 85 % (+) nebo reakci 2-isothiokyanatobenzonitrilu s anilinem za laboratorni teplo-
ty ve gmdsi dichlormethan-petrolether (1 : 1) ve vytd#Zku 98 % ( *Taylor E. C., Ravindranathan
R. V., J. Org. Chem, 27 (1962) 2622: Pazdera P,, OndréZek D., PV 1747-88; Pazdera P., NovéZek
E., Ondrédek D,, Chem, zvesti, v tisku).

Nyni bylo nalezeno, %e latky obecného vzorce 1 lze p#ipravit reakci 2-1sothiokvanatoben-
zonitrilu g primdrnimi aminy ve gm&si dichlormethan-petrolether pifi teplotd O aZ 20 °c ve Vye
t&2ku 78 aZ 96 %.

P*iklad 1

K roztoku 2~-igothiokyanatobenzonitrilu (8 g, 0,05 mol) ve 100 cna dichlormethan-petro-
lether (1 : 1) byl p¥i teplotd 20 % pfidén roztok 4-bromanilinu (8,6 g, 0,05 mol) v S0 cma
dichlormethanu, Sm&s byla michdna 4 hodiny p#i teplotd 20 °C, potom byly krystaly odséty,
promyty dichlormethanem a vysu3eny ve vakuu.

Bilé krystaly, teplota téni 239 aZ 241 °c.
Vytéiek 1-(4-bromfeny1)-3-(kyanfenyl)thiomoéoviny 15,8 g (95,2 %). IR spektrum (KBr tableta):
YV (NH) 3 §7o 3 190, ¥ (cN) 2 230, ¥ (Cac,.) 1 600, 1 590, 1 490,1 4s0, V (nues) 1 sso,
1230 cm

P#iklad 2
2-1gothiokyanatobenzonitril (8 g, 0,05 mol) byl rozpudtdn ve 100 cm3 smdsi dichlormethan-
=petrolether (1 : 1), P*i teplotd O °Cc byl pfikapdn za michéni roztok 4=-toluidinu (5,4 g, 0,05
mol) v 50 cm3 dichlormethanu, Po 3 hodindch reakce byl produkt odsét a promyt dichlormethanen,
8114 krystaly, teplota tani 181 a2 183 °c. .
Vytéiak l=(4-tolyl)-3=(2~kyanfenyl)thiomodoviny 12,6 g (94 %). IR spektrum (KBr tableta):
V (nH) 3 280, 3 190, V (CN) 2 230, 7 (CaC,.) 1 595, 1 490, 1 450, V (NHCS) 1 555, 1 230 ca”l,

PFiklad 3

K roztoku 8 g (0,056 mol) 2-isothiokyenatobenzonitrilu ve 100 cm” smési dichlormethan-
=petrolether (1 : 1) byl pii teplotd O % pfikapdn roztok 4-anisidinu (6,2 g, 0,05 mol) v
60 cm3 dichlormethanu. Po 2 hodindch reakce byly krystaly odsaty, promyty dichlormethanem
8 vysuseny, ‘

Bil4d krystalickd latka, teplota tadni 204 a% 206 °C.
VytdZek 1-(4-mathoxyfany1)-3-(2 kyanfenyl)thiomoéoviny 13,6 g (96,1 %).
IR spektrum (K8r tableta): V (NH) 3 250, 3 180, V (cN) 2 240, T (C=C,.) 1 600, 1 590, 1 460,
7 (NHCS) 1 550, 1 220 cm™ -,

PFiklad 4 .
2-Isothiokyanatobenzonitril (8 g, 0,05 mol) rozpultdny ve 100 cm3 sm&si dichlormethan
-petrolether (1 : 1) byl p#i teplotd 20 °C pfikapén za michéni k emulzi obsahujici ve 10 cm3

3,6 g (0,05 mol) terc. butylaminu. Po 60 minutdch michéni byl produkt odsdt, promyt dichlor~
methanem a vysusden,

3
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B114 krystaly, teplota tani 163 a2 164 °C.
Vytdiek l-terc. butyl-3«(2-kyanfenyl)thiomodoviny 9,1 g (76,1 %). IR spektrum (KBr tableta)
V (NH) 3 230, 3 190, ¥ (CN) 2.220, ¥ (C=C,.) 1 605, 1 585, 1 450, V (NHCS) 1 540, 1 205,
7 (CH) 2 980, 2 880 cm™>,

Priklad 5

K roztoku 2-isothiokyanatobenzonitrilu (8 g, 0,05 mol) ve 100 en® sm3si dichlormethan-
=petrolether (1 : 2) byl pfi ®plotd O % prikapén 1sopropylam;n (2,9 g, 0,05 mol) rozpudtény
v 10 cm3 dichlormethanu,” Po 2 hodinédch reakce byl produkt odsét, promyt dichlormethanem a vy=-

susen,
B1l4 krystalickd létka. teplota téni 156 a% 158 %c.
Vytéiek l-isopropyl-3 -(2-kyanfenyl)thiomoéoviny 9,8 g (90 %). IR spektrum (xBr tableta)
V (NH) 3 280, 3 190, 7 (CN) 2 240, 7 (c=c,.) 1 600, 1 580, 1 470, V (nues) 1 ss0, 1 210,
V (cH) 2 980, 2 950 cm -1,

P*iklad 6
2-Iaothiokyanatobenzonitril (8 g, 0,05 mol) byl rozpu3tdn ve 100 cm” smdsi dichlormethan-

=petrolether (1 : 1) a pfi teplotd O °c bylo p*ikapdno 5 g (0,05 mol) cyklohexylaminu, Po

120 minutdch michéni bylo pfidédno 50 cn® petroletheru, produkt odsét a promyt dichlormethanem,
Bilé krystaly, teplota tédni 171 a 173 °c.

Vytéiek l-cyklohexyl-s-(z kyanfenyl)thiomoéoviny 11,9 g (92 %). IR spektrum (KBr tableta):

I/ (NH) 3 280, 3 200, v (CN) 2 240, I/ (c-c ) 1 800, 1 500, 1 450, v (NHCS) 1 560, 1 220,

7 (CH) 2 950, 2 860 cm~>,

Priklad 7
K roztoku 8 g (0,05 mol) 2-isothiokyanatobenzonitrilu v 75 cm” smdsi dichlormethan-
=petrolether (1 : 1) byl piikapén p#i teplotd O %¢ roztok 5,4 g (0,05 mol) fenylhydrazinu
v 50 cm3 dichlormethanu, Po 60 minutéch michédni byl produkt odsét, promyt dichlormethanem
8 vysusen,
B{14 krystalickd lstka, teplota téni 191 a3 193 °C,
Vytéiek l-anilino-a-(z-kyanfenyl)thiomoéoviny 12,1 g (90 %). IR spektrum (KBr tablets):
V(NH) 3 300, 3 240, 3 150, v (CN) 2 230, v (c=C,.) 1 600, 1 585, 1 450, 7 (NHCS) 1 540,
1 210 ca”l,
1-Substituovand 3=(2~-kyanfenyl)thiomoloviny obecného vzorce I se pouiivaji jednak
k syntéze N,N°-disubstituovanych, resp. N,N,N°-trisubstituovanych N°°=(2-kyanfenyl)guanidind,
Jednak k ptipravd 3-, resp, 4-substituovanych chinazolin@, které pro své fyziologické G&inky
nachédzeji uplatnéni zejména ve farmakologii a v zemd3d3lstvi,

3
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1. l-Substituované 3=(2-kyanfenyl)thiomoZoviny obecného vzorce I

DNH— CS —WNH
(D
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kde R znamend 4=bromfenyl, 4=chlorfenyl, 4=tolyl, 4-methoxyfenyl, 4=hydroxyfenyl, cyklohe-
xyl, isopropyl, terc, butyl, anilinoskupinu,

2, Zplsob vyroby l-substituovanych 3=(2-kyanfenyl)thiomo&ovin obecného vzorce I podle
bodu, vyznaleny tim, 2e se ponechd reagovat 2-isothiokyanatobenzonitril s primérnim aminem
obecného vzorce II,

R=NH, (11),

kde R méd vySe uvedeny vyznam, pfi teplotd O aZ 20 % v prostfedi dichlormethan-petrolether.
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