
1-メチルアミノ-2-トリフルオロアセチルナフタレンを出発原料と

する新規含フッ素ジヒドロベンゾキナゾリン類の合成 

（神戸大院工）○野澤 真佑子・中川 爽馬・岡田 悦治 
Synthesis of Novel Fluorine-Containing Dihydrobenzoquinazolines Starting from 
1-Methylamino-2-trifluoroacetylnaphthalene (Graduate School of Engineering, Kobe 
University) ○Mayuko Nozawa, Souma Nakagawa, Etsuji Okada 
 
1-Methylamino-2-trifluoroacetylnaphthalene 3 reacted cleanly with aqueous ammonia and 
aromatic aldehydes such as benz-, p-anis-, p-tolu- and p-chlorobenzaldehydes to give novel 
fluorine-containing 1,2-dihydrobenzo[h]quinazolines 4 with the formation of their 
regioisomers, 1,4-dihydrobenzo[h]quinazolines 5, in high combined yields.  Depending on 
the type of p-substituted benzaldehydes used 1,2-dihydrobenzo[h]quinazolines 4 was found to 
be yielded exclusively without any formation of their regioisomers 5.  
Keywords ： Dihydrobenzoquinazolines; Three Components Condensation Reaction; 
Trifluoromethyl Group; Aldehydes; Ammonia 
 

含フッ素 1,2-ジヒドロベンゾ[h]キナゾリン１(Ar=Ph)は興味ある生物活性を示
すことが分かっている。含フッ素ジヒドロベンゾキナゾリン類１は、1-メチルアミノ

-2,4-ビストリフルオロアセチルナフタ
レン２(2,4-ジアシル体)と芳香族アルデ
ヒド類およびアンモニア水との三成分縮
合反応により収率良く合成することがで
き、このことについては、本年会で別に
報告している。本講演では、表題化合物
３(2-モノアシル体)から１(6-トリフルオロ
アセチル体)の類縁体４(6-無置換体)の
合成を試みた際に得られた興味ある結果
について報告する。 

３1)とベンズアルデヒド(10 eq)およびアンモニア水(10 eq)との三成分縮合反応（at 
50 ℃ for 96 h in MeCN）はきれいに進行し、目的の含フッ素 1,2-ジヒドロベンゾキ
ナゾリン４(Ar=Ph: 64%）が主生成物として得られたが、その位置異性体５(1,4-ジヒ
ドロ体：Ar=Ph: 23%）も副生した。p-クロロベンズアルデヒドおよび p-トルアルデヒ
ドとの反応においても、1,2-ジヒドロ体と 1,4-ジヒドロ体の双方が生成した。とこ
ろが、p-アニスアルデヒド(10 eq)との反応[with NH3 (10 eq) at 50 ℃ for 48 h in 
MeCN]では、1,4-ジヒドロ体５は全く生成せず、1,2-ジヒドロ体４(Ar=p-MeOC6H4）
だけが 84%の高収率で得られた。ジアシル体２と芳香族アルデヒドの反応では、いず
れの場合も1,4-ジヒドロ体は全く生成しなかったので本反応結果は非常に興味深い。 
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