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lioro Yiiglichkoiten dar Syntho8o voa N-8ryl8mb8titaiortom 

2-Thioxo-l-oxo-3,4-dihydto-~-l,~-~nrouz~o 

J. Born&t und ?. Kriatih 
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Zar Zoit 8ind koino Mothodom iibor dim Du8tolluo.g van I-8ryl8&8titaiu- 

1-Thioso-4-oxo-3,4-dilydro-2H-l,~-bonrouzino8 bQLmnt, l buohl mm iibor 

bioloai8cho Wirk8mkoit 8adoron Dorir8to dor Eouox8rino in dar Litor8- 

mObrOr0 HiEWOi80 f-On k8PII 'OS. 6. I8por mad P. Richtot borichtom ibor 

81k8li8ahO SpltunJ do8 I-PhOmyldOrivatO8 , OhW 8OiBO Syntho80 LI bO8okOi- 

bon. Wir h&on do8h8lb o&no no00 l llgomeino Yothodo iiir dio D8r8tOllUB# dlo- 

8or Vorbiadwon W8gO8rbOitOt. A.18 liWS_torial au8Oror bth8d8 diO8to 

d88 m8trilru8h do8 88liCJ18krWthylO8tOr8 /8/, d88 1811 Dit l inOr Ithori- 

8chen Lii8w ran Thiofe8Sen VOr8otZt und 8m dom l nt8tohotion thio8oylchlo- 

rid /b/ n it 8rONti8Chon bin 8Uf &8ryl8Ub8titUiOrtO~ Monrthiomrothur /8/ 

iiborfiihrt. D8n8ch rird dio 

trockonon ChlOrW888Or8tOff 

li8iert. 
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T8b.11. 

Eigensch8ftsn dar I-8ryl8ub8tituierten %Tioxo-4-oxo-3,4-dihydro- 

-2H~l.!bhmzaxrzins __. -,- __-________ 

Bruttoformsl Sclrp. Ausb. 
Ber. +A +x,.x rn8X 

R- /Nol.Ger./ OC 
Cef. 

x N S 1ogC: loge 

Pbenyl- C15%N03S /287.3/ 112-114 75 4.87 11.16 
282 
4,30 - 0 5.02 lo,@@ 

4-Brom- Clyz6B;? 145-147 78 3,82 8.76 288 - phenyl- . 3.73 8.53 4,33 

2 

5 I,-Dimothyl- C17%:%$3 110-111 65 8.48 @,71 300 @,58 4‘25 - 5 amfnophenyl- , 8.38 

% I-Nitro- *r phenyl- Cl;23;N$5S 138-139 43 8.43 @,65 329 4.13 - . 8,3@ 9.76 

2 
d 

2-Naphtyl- 
"1Q%;Ni;S 106-108 64 4.15 Q.50 274 302 

, 4.23 @,53 4,48 4,30 

Phenyl- C14HQN02S 5.49 12,56 276 300 
/255,3/ 

218-219 65 
5,52 12,60 4.35 3.75 

5 
'I-Brom- 

"I;&rN>S 8 263-264 65 
4,lQ @,5@ 275 300 

phsnyl- 4.03 9.61 4.01 3.93 

2 j4-Dimethyl- Cl~~@;N$S 283-284 63 @,3@ 10.75 267 300 
d' N' uinophenyl- * @,48 lo,67 4.60 4,Ol 

: 
z 4-Ritro- 
81 phenyl- 

C1;Fo20$ 279-280 70 
* 

x.3; 274 303 
l 

g.;t 
, 4,40 4.01 

mI 

;2-Nophtyl- "1#;5"$ 254-255 68 304 3.88 I . fag * ga; * 275 4.48 
_c 

'Konzentrstion 3 bi8 5.10-" M in Dioxon 

Die Re8ktion de8 NetriUM8lZe8 /8/ n it Thiofo8gen verlluft bezii@ich der 

hohen RsoktivitPt van Thio8cylchlorid /b/ nur unter 8t8rken 1Eiihlen und et&n- 

digen uber8chU88 van Thiofoegsn. Im Gegentsil, rare im Rsoktion8gemi8oh d88 

N8triUM8lZ /8/ im ~bsrechu8s. wiirde dsr entetehende Thio8cylchlorid /b/ ZU 

Bi8/2-C8rbomethoxyphenylerter/ der Thiokohlonelure veraetzt. Im F8lle, wo bei 
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drr Resktion won thioacylchlorid /b/ l it Itheriachea Amin-Liiaung @in Arin- 

iiberachuea vorhanden ist, folgt eine zur disubstituierten Thioharnatoff fch- 

rend8 Amonolyse d8a prim&r entotehenden Yonothiourethona. 

Die Cycliaation der Yonothiourethanen /c/ verltiuft in l rwllhntsm Medium 

bei Roumterperatur einige rage lang, robei da8 cyclisierte Endprodukt sich 

8ua d8m Reaktion8gemi8ch t8ilWeia8 ausecheidet. Di8 8rWlhnt8 Rdaktion un~8- 

rer Yeinung nach verltiuft nach dam Recheaioma AAc2. 

Di8 Rethode i8t fiir N-alkyl8UbPtitUi8rt8 D8riVat8 nicht g88ignOt, da 

c8 infolge der h;heren Baaizitllt de8 N-Alkylaticketoffs der Yonothiourstha- 

nbn ir R88ktionSg8QisCh leichter zu seiner Protonisierung im V8rgl8iCh 6it 

d8m SPU8r8tOffatom d8r Carbonylgruppe koat. u8d8r noch die Verw8ndung 8in8r 

atarksn Base /z.B. Eolium-tert.-butylat, Phenyldiazometh8n/, bei der rir di8 

Abspaltung des Rseserstoffotomea PUB Stickstoff erwarteten und die infalgr 

dea eine erh"ohte Nukleophilitlt d88 entstehenden N-Anion8 verursachen sollte, 

gab einen Erfolg. Bei der Cyclisation ist n&mlich d8r Elektronendofizit auf 

deo Carbonyl-Kohlenstoff und nicht die Nuklsophilitlt d88 angreifend88 Atom8 

entscheidend, da dies8 durch eine anido-imido Tsutomerie mehr oder wrniger 

kompensiert warden kenn. 
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