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Erfindungsanspruch:

1. Verfahren zur Herstellung von substituierten 1,2,3,4-Tetrahydro-6H-1,2,4-triazino(3,4-b]chinazolin-
4-onen, gekennzeichnet dadurch, daB halogen- und/oder arylsubstituierte 2-Hydrazino-3,4-
dihydrochinazoline der allgemeinen Formel 1 mit in 2-Stellung monohalogenierten aliphatischen
Monocarbonséuren umgesetzt werden.

Verfahren nach Punkt 1, gekennzeichnet dadurch, daf die Umsetzung des substituierten Hydrazins

der allgemeinen Formel 1 mit einer 2-Halogen-alkansiure bei Temperaturen zwischen 80°C und

125°C durchgefiihrt wird.

3. Verfahren nach Punkt 1, gekennzeichnet dadurch, daR die Rekation in einem unpolaren
Lésungsmittel, bevorzugt Toluen, durch 5stiindiges Erhitzen unter RiickfluR durchgefiihrt wird.

4. Verfahren nach Punkt 1, gekennzeichnet dadurch, daB das zur Verwendung kommende
Lésungsmittel in handelsiiblicher Art Verwendung findet und die Endstoffe in hoher Reinheit
anfallen.

5. Verfahren nach Punkt 1, gekennzeichnet dadurch, daR die als Endprodukte entstehenden 1,2,4-
Triazino[3,4-b]chinazolin-4-one der aligemeinen Formel 2 entsprechen, wobei R!, R und R® die
angegebene Bedeutung haben.

g

Hierzu 1 Seite Formeln

Anwendungsgebiet der Erfindung

Die Erfindung betrifft ein Verfahren zur Herstellung von substituierten 1,2,3,4-Tetrahydro-6H-1,2,4-tirazino[3,4-b]chinazolin-4-on-
hydrochloriden der aligemeinen Formel 2, die in glatter Reaktion und guten Ausbeuten durch Umsetzung von 2-
Halogenalkansauren mit 2-Hydrazino-3,4-dihydrochinazolinen erhalten werden. Diese Verbindungen sind als organisch-
chemische Zwischenprodukte fiir die Zubereitung potentiell biologisch aktiver Priparate einsetzbar.

Charakteristik der bekannten technischen Lésungen

Die erfindungsgemaR beschriebenen substituierten 1,2,3,4-Tetra hydro-6H-1,2,4-triazino[3,4-bchinazolin-4-one der allgemeinen
Formel 2 und deren Hydrochloride sind noch nicht bekannt, es existiert somit noch kein Verfahren zu ihrer Herstsllung.

Ziel der Erfindung

Ziel der Erfindung ist es, ein Verfahren zur Herstellung potentiell biologisch aktiver substituierter 1,2,3,4-Tetrahydro-6H-1,2,4-
triazino(3,4-blchinazolin-4-one bzw. deren Hydrochloride zu finden, da derartige Verbindungen bisher nicht zugénglich sind.

Darlegung des Wesens der Erfindung

a) Losung der technischen Aufgabe

ErfindungsgemiR wird die Aufgabe dadurch gelést, daB ein einfaches, Gkonomisch glinstiges und leicht durchfiihrhares
Verfahren zur Synthese bisher nicht zugénglicher substituierter 1,2,3,4-Tetrahydro-6H-1,2,4-triazino(3,4-bichinazolin-4-one
gefunden wurde und ein niitzlicher Effakt durch die beschriebene Verwendung von handelsiiblichem Toluen als Losungsmittel
und direkt einsetzbaren a-Halogercarbonséuren eintritt.

b) Merkmale der Erfindung

Entsprechend der Erfindung erfolgt die Lésung der Aufgabe dadurch, daf alkyl-, aryl- oder halogensubstituierte 2-Hydrazino-3,4-
dihydrochinazoline der allgemeinen Formel 1 mit 2-Halogenalkansauren zu den entsprechend substituierten 1,2,3,4-Tetrahydro-
6H-1,2,4-triazino|3,4-b]chinazolin-4-onen der allgemeinen Formel 2, die aus den Hydrochloriden mit NaHCO,-Lésurig darstelibar
sind, durch 5stlindiges Erhitzen in einem inerten Lésungsmittel, bevorzugt Toluen, umgesetzt werden.

Ausfiihrungsbeispiele

Beispiel 1
6-Phenyl-1,2,3,4-tetrahydro-6H-1,2,4-triazino[3,4-b]chinazolin-4~on-hydrochlorid (2a)

0,249 (0,001 mol) 2-Hydrazino-4-phenyl-3,4-dihydrochinazolin (1a) wezden mit 0,19 (0,001 mol) Monochloressigsaure in 20mi
wasserfreiem Toluen 5 Stunden unter Riickflufs erhitzt. Nach beendeter Reaktion déstilliert man das Lésungsmittel im Vakuum
am Rotationsverdampfer ab, nimmt das zuriickbleibende gelbe Ol in wenig Ethanol oder i-Propanol durch kurzes Erwiirmen bis
zur volistdndigen Losung auf und saugt das beim Abkiihlen anfallende Produkt ab. Zur Vervollstandigung der Fallung kann mit
etwas Wasser vardiinnt werden. ’




Ausbeute: 72 % der Theorie
Schmelzpunkt: 223-226°C (Ethanol)
Die freie Base erhlt man auf die tibliche Art durch Alkalisieren mit NaHCO4-Lésung.

Belspiel 2
3-Methyl-6-phenyl-1,2,3,4-tetrahydro-6H-1,2,4-triazino[3,4-b}-chinazolin-4-on-hydrochiorid (2b)
Analog Beispiel 1 aus 2-Hydrazino-4-phenyi-3,4-dihydrachinazolin {1a) und 2-Chlor- -propionséure
Ausbeute: 65% der Theorie

Schmelzpunkt: 211-214°C (Ethanol)

Beisplel 3
8-Chlor-6-phenvyl-1,2,3,4-tetrahydro-6H-1,2,4-trin.ino[3,4-b]chinazolin-4-on-hydrachlorid {2¢)

Analog Beispiel 1 aus 6-Chlor-2-hydra7ino-4-phenyl-3,4-dihydrochinazolin (1 b) und Monochloressngsaure
Ausbeute: 69% der Thaorie

Schmelzpunkt: 231-233°C (Ethanol)

Beisplel 4

8-Chlor-3-methyl-6-pheny!-1,2,3,4- tetrahydro -6H-1,2,4-triazino(3,4-b]chinazolin-4-on- hydrochlond (2d)
Analog Beispiel 1 aus 6-Chlor-2-hydrazino-4-phenyl-3,4-dihydro-chinazolin (1b) und 2- -Chlor-propionséure
Ausbeute: 78% der Theorie

Schmelzpunkt: 218-221°C (Ethanol)

-2- 263 061



Rﬂ

-3
Formelbild
- r?
s
H R3-CH-COOH .
A ”
1a - b
1 | R} _R2
a H C6H5
b| o1 CgHg
2 R R° RS
a H C6H5 H
b H O O,
c oL OgHy  H
a Ccl O CH,
&




	BIBLIOGRAPHY
	CLAIMS

