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Obwohl das Ringsystem des Imidazof5,l-alisochinolins schon seit langem in Form von partiell
hydrierten Derivaten bekannt ist (1,2) und auch neuerdings wieder bearbeitet wird (3), ist die
Grundverbindung dieses Systems anscheinend bisher nicht beschrieben worden.

Zweck dieser Mitteilung ist lUber die Synthese des Imidazol5,l-a]isochinolins und einige
seiner in 3-Stellung substituierte Analoge zu berichten. Diese Verbindungen sind leicht und

in guten Ausbeuten nach folgendem Reaktionsgchema zughinglich:
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Das als Ausgangsmaterial benbtigte l-Aminomethyl-Isochinolin ist durch katalytische Hydrie-
rung (5% Pd auf Aktivkohle) in nahezu quantitativer Ausbeute aus l-Cyanoisochinolin erh#itlich.

Es wurde, da die freie Base sehr luftempiindlich ist, als Dihydrochlorid charakterisiert

lichen S#ureamid hergestellt. Ringschulss zum Imidazol5,l-alisochinolin wurde unter Erwhrmung

mit FPA, POClsz in Toluol oder Erhitzen in Essigsaureanhydrid und wenig HsSO4 erzielt. Uber Aus-
beuten und analytische Daten, sowie einige Konstanten gibit Tabelle 1 Auskunft. Die Verbindungen
wurden weiter durch ihre IR-Spektren (keine C=0 Banden, keine HH-Banden) und NMR-Spektren char-
akterisiert und ihre Strukturen sicher gestellt. Uber weiters Einzelheiten, sowie liber Hhnliche

neue Heterozyklen wird in Klirze berichtet werden.
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TABELLE 1
~
>
N
CHoNHCOR
(T)
Analysen

Verb, R Brutto c ber ber N oer

Typ Formel Schmp. gef. gef. N gef.
) H C11HaNp 11hk-115° 78.55 k.79 16.16
79.38 5.15 15.78
I CHs C1 oHz o0 130-131° 71.98 6.04 13.79
T1.76 5.91 15.38
II Cls CaoHi olp 120-122° 79.09 5.53 15.38
78.98 5.59 15.29
) c(CHa)a CisHiela 120-111° 80.32 7.19 12,49
80.83 7.09 11.95
I E‘ Co1HpqNa0 153-154° 78.11 7.55 8.7k
77.86 7.51 8.36
II E‘ Ca1Haalo 162-163° 83.40 7.33 9.26
83.21 7.59 9.21
I Cells Ca7Hy 4N20 130-~131° T7.84 5.38 10.68
78.75 5.51 10,98
II Cels Cy7H1oN2 175° 83.58 4.95 .47
83.38 T 11.38

a) Diese Verbindungen wurden erhalten, ohne dass die zugeh¥rigen Amide (Typ-I Verbindungen)
gereinigt wurden.
b) Diese Verbindung rief bei verschiedenen Personen heftige allergische Hautreaktionen hervor!

Beschreibung der Versuche

1-Acylaminomethylisochinoline: Eine wissrige I8sung von 6 g (0.026 Mol) l-Aminomethylisochinolin-

Dihydrochlorid wird mit einer L8sung des entsprechenden SHuerechlorids (0.026 Mol) gemischt und
eine Aufschwemmng von 6.2 g Ne-Bicarbonat in 60 ml Eiswasser unter heftigem Rlihren hinzugegeben.
Nech etwa 30 Minuten wird die Chlf.-L8sung sbgenhoben, lber MgSO,; getrocknet und abdestilliert.
Der verbleibende Rilckstand wird aus Methanol umkrystallisiert. Die Ausbeuten betragen 85 - 90%

der Theorie (Einzelheiten s. Tabelle).
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3-Alkyl(arly)imidazo[5, l-alisochinoline: Etwa 3 g (0.0l Mol) des‘entsprechenden 1-Acylaminomethyl-

isochinolins werden unter Ausschluss von Feuchtigkeit mit 8 g POCls in ca. 50 ml. Toluol fiir

10 - 12 Stunden am RUckfluss erhitzt. Danach wird die nunmehr braunschwarze, viskose I8sung in
eine Eis - konz. Ammoniak Mischung gegossen. Nach Hinzufligen von mehr Toluol wird die organische
Schicht abgetrennt, getrochnet und abdestilliert. Es hinterbleiben die gewlinschten Verbindungen,
die aus Cyclohexan umkristtallisiert oder chromatographisch gereinigt werden kénnen. Die Aus-
beuten betragen etwa 85 - 90% der Theorie (Einzelheiten s. Tabelle).
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