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(57) Ziel der Erfindung ist es, neue, biologisch aktive

hydrierte Pyrimido[4,5-g]chinazolin-4,9-dione der Praxis als R1 0oC 0 I
Wirkstoffe zur Verfiigung zu stellen. Erfindungsgema® wird
ein 2,5-Dioxo-cyclohexan-1,4-dicarbonséureester der 0 Co0 R1

-allgemeinen Formel | in Lésung oder Suspension in einem

organischen Ldsungsmittel mit oder ohne Zusatz einer

Base unter Erwarmen mit mindestens zwei Aquivalenten

eines aliphatischen Amidins der allgemeinen Formel Il oder

seines Salzes zur entsprechenden Verbindung der

aligemeinen Formel Il umgesetzt. Unter den Verbindungen

der allgemeinen Formel Il befinden sich fungizid wirksame
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Erfindungsanspruch:

1. Verfahren zur Herstellung von 2,7-Dialkyl-3, 4, 5, 8, 9, 10-hexahydro-pyrimido [4,5-g] chinazolin-4,5-dionen der allgemeinen
Formel Ill, dadurch gekennzeichnet, daR man einen 2,5-Dioxo-cyclohexan-1,4-dicarbonséureester der aligemeinen Formel |
in Lésung oder Suspension in einem organischen Losungsmittel mit oder ohne Zusatz einer Base unter Erwdrmen mit
mindestens zwei Aquivalenten ejnes aliphatischen Amedins der allgemeinen Formel |l oder seines Salzes umsetzt, wobei in
den allgemeinen Formeln R’ fiir Alkyl (C;~C,) und R? fiir einen aliphatischen Rest, der gegebenenfalls substituiert ist, stehen.

2. Verfahren nach Punkt 1, dadurch gekennzeichnet, da? die Verbindungen der allgemeinen Formel Il als Salze eingesetzt
werden, wobei eine Hilfsbase zugegeben wird.

3. Verfahren nach einem der Punkte 1 und 2, dadurch gekennzeichnet, daf3 die Umsetzung basisch katalysiert wird, z.B. durch
Verwendung von Alkalimetallhydriden oder -alkoholaten.

Hierzu 1 Seite Formeln

Anwendungsgebiet der Erfindung

Die Erfindung ist fiir die Land-, Garten- und Forstwirtschaft von Interesse, wo erfindungsgemag hergestellte Verbindungen z.B.
als Fungizide,einsetzbar sind.

Charakteristik der bekannten technischen Lésungen

Bekannt sind bisher Umsetzungen von 2-Oxo-cyclohexan-carbonsdurederivaten mit aromatischen Amidinen zu hydrierten
Chinazolinonen (W.L.F.Armarego: , The Chemistry of Heterocyclic Compounds®, 24. Band , Fused Pyrimidines, |. Quinazolines”,
New York, London, Sydney 1967).

Pyrimido [4,5-g] chinazolin-4,9-dione der allgemeinen Formel lil sind bisher nicht bekannt.

Ziel der Erfindung . .

Ziel der Erfmdung |st es, neue, blOlOngCh aktive hydrierte Pyrimido [4,5- g] chinazolin-4,9-dione der Praxis als Wirkstoffe zur
Verfligung zu stellen.

Darlegung des Wesens der Erfindung

Die Aufgabe der Erfindung besteht darin, ein Verfahren zur Herstellung von 2,7-Dialkyl-3, 4, 5, 8, 9, 10-hexahydro-pyrimido [4,5-g]

chinazolin-4,9-dionen der aligemeinen Formel Il zu entwickeln.

Erfindungsgemaf wird ein 2,5-Dioxo-cyclohexan-1,4-dicarbonséureester der allgemeinen Formel | in Losung oder Suspension

in einem organischen Lésungsmittel mit oder ohne Zusatz einer Base unter Erwdrmen mit mindestens zwei Aquivalenten eines

aliphatischen Amidins der allgemeinen Formel il oder seines Salzes zur entsprechenden Verbindung der allgemeinen Formel lii

umgesetzt. In den allgemeinen Formein stehen R fur Alkyl (C1—=C4) und R? fiir einen aliphatischen Rest, der gegebenenfalls

substituiert ist.

Als Substituenten kommen insbesondere Alkyl, Alkoxy, Hydroxy, COOAIlkyl, COAIlkyl, CN und Halogen in Betracht. Die

Ausgangsstoffe und die erfindungsgemaf hergestellten Verbindungen kénnen auch in den allgemeinen Formein 1, Il bzw. IIi

tautomeren Formen vorliegen.

Die Umsetzung wird im allgemeinen bei Temperaturen zwischen 50 und 180°C durchgefiihrt.

Werden Amidinsalze der aligemeinen Formel Il eingesetzt, so werden dquivalente Mengen einer Hilfsbase zugegeben .
. Esist vorteilhaft, die Reaktion. basisch zu katalysieren, z.B..durch.Verwendung von Alkalimetallhydriden-oder -alkoholaten. -~ - - -

Das erfindungsgemafe Verfahren ermdglicht erstmalig die Herstellung der Verbindungen der allgemeinen Formetl lil. Die

Verbindungen der allgemeinen Formel lll sind biologisch aktiv. Unter ihnen befinden sich solche, die eine fungizide Wirkung

zeigen.

Die Erfindung wird nachstehend durch Ausflihrungsbeispiele erldutert.

Ausfiihrungsbeispiele

Beispiel 1

Zu 0,5g Natriumethylat in 50 ml Ethanol werden 0,68 g Acetamidinhydrochlorid und 0,85g 2,5-Dioxo-1,4-
cyclohexandicarbonsiurediethylester (1:R' = C,Hs) gegeben. Es wird 6 Stunden unter RiickfluR erhitzt, abgesaugt, mit Wasser - -
gewaschen, in Ethanol aufgekocht und hei® abgesaugt.

Schn12p > 360°C, Ausbeute: 0,69 (74%d.Th.) 3,4,5,8,9, 10 -Hexahydro-2,7-dimethyl- pynmldo [4,5-g] chinazolin-4,9-dion
(lil: R* = CH,).

IR: 3300, 3150, 3100, 3000, 1655-1645, 1610cm™" (KBr)

MS: 244 (M*; 100), 216 {13), 200 (35), 178 (45), 160 (43), 149 (18), 136 (45), 108 {16)
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