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Three components condensation reaction of 4-halo-1-methylamino-2-trifluoroacetyl- 
naphthalenes 3, aqueous ammonia and aromatic aldehydes such as benz-, p-anis-, p-tolu- and 
p-chlorobenzaldehydes gave novel 4-trifluoromethylated 6-halo-1,2-dihydrobenzo[h]- 
quinazolines 4 and their regioisomers, 1,4-dihydrobenzo[h]quinazolines 5, in excellent 
combined yields.  
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 含フッ素複素環化合物はフッ素原子を持たない通常の複素環化合物に比べ、その生
物活性の増大や、予想外の新たな機能の発現が大いに期待されるため、近年、大きな
注目を集めており、その簡便合成法の開発が活発に行われている。一方、我々は、強
力な電子求引性基であるトリフルオロアセチル基で活性化されたナフタレン環上（例
えば、１）のジメチルアミノ基が各種求核試薬（NuH）で容易に置換され、Me2N-Nu
交換体２を収率良く与える事を報告している 1)。今回、本新規 SNAr 反応生成物の一
つである３（Nu=MeNH, X=Cl,Br in ２）を新たな含フッ素合成ブロックとして用い、 
新規トリフルオロメチル化ジヒドロベンゾキナゾリン類（４，５）を簡便に合成する
事が出来たので報告する。 

 
 

 
 
 

 
 

 
３(X=Br)と p-クロロベンズアルデヒド(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 72 h in MeCN）はクリーンに進行し、目的のトリフル
オロメチル化 1-メチル-1,2-ジヒドロベンゾキナゾリン４(38%：Ar=p-ClC6H4, X=Br）
とその位置異性体の 1,4-ジヒドロ体５(42%：Ar=p-ClC6H4, X=Br）の混合物を与える
事が分かった。ビス(トリフルオロアセチル)体３(X=COCF3)の場合には、1,4-ジヒド
ロ体５(X=COCF3)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。他の芳
香族アルデヒド類との反応においても、同じような傾向が見られた。 
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