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  آى ٍ هـتمبت َىهشٍسی ثش تبسیخسِ ٍ وبسثشد پیشاصٍل -1-1

ای اٍلیي ثبس وِ ثشذ ثبؿای هیتشٍػیىل پٌح ػضَی ثب خَاف ثشخؼتِیه عجمِ هْن اص تشویجبت ّپیشاصٍلَى 

اص  .ّب داسای خَاف داسٍئی هتٌَػی ّؼتٌذهـتمبت پیشاصٍلَى .(1) وـف ؿذ  وبًشتَػظ  1883دس ػبل 

ّوسٌیي  . اؿبسُ وشد هبعآ ضذ ٍ ضذ التْبة ضذ ٍسم هفبكل، تت ثش، ّب هی تَاى ثِخولِ خَاف داسٍئی آى

ّبی هْن دس ضذٍاػظٍ ثِ ػٌَاى  (2) دٌّذتـىیل هییجبت فؼبل صیؼتی سا ّب ّؼتِ ػبختبس ثؼیبسی اص تشوآى

ثؼتشیتّب ػبػتٍد ىاّب ثِ آصٍ دی اوؼیذاػیَى ؿیویبیی پیشاصٍلَى .(3) آلی وبسثشد داسًذ تشویجبت ػٌتض

ّؼتٌذ ٍ اًَاع ا صّب آلشطیًِ پیشاصٍلَىػفبهتأ .(4) آلذس فشاّن هی وٌذصایی دیلضی هٌبػجی سا ثشای ضلمِّب

ّب گضاسؽ ؿذُ اص آى (7) پَػتیّبی ضؼبػیت ٍ (6) 3آگشاًَلَػیتَص ،(5) 2وؼیضخبًجی ؿبهل آًبفلاػَاسم 

 . ّب دس وـَسّبی هختلف هطذٍد ؿذُ اػتیدِ اػتفبدُ ثبلیٌی اص پیشاصٍلَىدس ًت .اػت

 7پیشیيػَل ،6 پیشیيآًتیایضٍپشٍپیل  ،5یيشپیآهیٌَ ،(1-1 ؿوبی)  4پشیيآًتی ذّب هبًٌهـتمبت پیشاصٍلَى

ثؼیبس هَسد   NSAIDتْبة غیش اػتشٍئیذیلاًذ دس داسٍّبی ضذ ادس ؿىل ًـبى دادُ ؿذُ وِ (2-1 ؿوبی)

 .(8) ثبؿٌذّبی ضذ دسد ٍ ضذ تت هیاًذ ٍ داسای خبكیتدُ لشاس گشفتِاػتفب

  

                                                             
1- Knorr  

2- Anaphylaxis  

3- Agranulocytosis 

4- Antipyrine  

5- Aminopyrine  

6- Isopropylantipyrine  

7- Sulpyrine 
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N
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H3C
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              R=N(CH3)2 آهیٌَ پیشیي                     

               R=CH(CH3)2 :   آًتی پیشیيایضٍپشٍپیل 

  

              R=N(CH3)      Na:   ل پیشیيػَ

 

 

 

 

 

 ATآًتی پیشیي

 (1-1 ؿوبی)

 

 

 

 

 

 

 

 

(2-1 ؿوبی)  

1اى-5-پیشاصٍلیي-2-فٌیل-1-هتیل-3ت هـتمب
ّبی رة سادیىبل خْت هتَلف وشدى ٍاوٌؾبخثِ ػٌَاى یه  

ثِ ػلاٍُ ایي  (9) وٌٌذػول هی گشددخًَی هیایدبد ون تخشیت غـبیی ٍ وِ ػجت 2تیَداپشٍوؼی صًدیشی 

تشویجبت  ،(12) ّبًگیٌِس ،(11) ّبی هبیغوشیؼتبل ،(10) ّبوؾدس تْیِ هطلَلاتی هبًٌذ ضـشُ تشویجبت

 .گیشًذاػتفبدُ لشاس هی هَسد (14) دهبیی ٍ پلیوشّبی پبیذاس (13) سًگی ػىبػی

                                                             
1- 3-Methyl-1-phenyl-2-pyrazolin-5-one   

2- Preoxidative 

N

N
H3C

H3C

O

R
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N

N

Ph

O

H3C

O

R

ذ ثب هتیل تَاًهیثِ ػٌَاى یه گشٍُ هْن  اى-5-پیشاصٍلیي-2-فٌیل-1-هتیل-3گشٍُ وشثًَیل دس تشویجبت 

تجذیل ؿَد وِ ایي تشویجبت ثِ ػٌَاى ضذ لبسذ ٍ ضذ ثبوتشی دس ٍ ثِ ایویي پیشاصٍلَى ٍاوٌؾ دّذ آهیي 

 .(15) (3-1 ؿوبی) گیشًذهَسد اػتفبدُ لشاس هیتْیِ داسٍّب 

 

N

N

Ph

N

 

 (3-1 ؿوبی)

ٍ  (16) دلیل داؿتي هشاوض پش الىتشٍى وئَسدیٌبػیَى ثِدس اًَاع تشویجبت  ّبپیشاصٍلَى-آػیل-4هـتمبت 

ّویي دلیل ثِ عَس ٍػیغ دس  ثِ. (17) ؿًَذّبی اًَل ٍ وتَى ثِ وبس ثشدُ هیتَاًبیی تجذیل ؿذى ثِ فشم

 .(18) (4- 1ؿوبی) هَسد اػتفبدُ لشاس هی گیشًذ ایتدضیٍِ ّبی هختلف ثیَلَطیىی ٍ ثبلیٌی صهیٌِ

 

  

 

 

 (4-1 ؿوبی)
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O
+

N

N

+
[TEAA]

R.T

O

N

N NH2

N
N

N
O

 ّبی پیشاصٍلَى هشٍسی ثش ٍاوٌؾ -1-2

ٍ ضلال POCL3 ّبی هختلف دس ضضَس اٍى ٍ آهیذ-5-پیشاصٍلیي-2-فٌیل-1هتیل-3هبیش ثیي ٍاوٌؾ ٍیلض

ٍاوٌؾ . دلیمِ اًدبم گشفتِ اػت 30-60دس هذت صهبى  C60°هتبى دس ؿشایظ سفلاوغ دس دهبی ولشٍدی

-1ؿوبی ) (19)ثبؿذ هتیلیٌیَم هیّبی ّبلَداس وشدى تشویجبت آسٍهبتیىی فؼبل ثب ًوهفشهیل ؿبهل هبیشٍیلض

5.) 

N
N

O

+ H NR1R2

O N
N

O

H

O

POCl3

CH2CL2

NR1R2= NMe2, NEt2, NPr2, NBu2 

(5-1 ؿوبی)   

 ]c] 3,2-ّیذسٍپیشاًَدی-1،4-فٌیل-1-هتیل-3-ػیبًَ-5-آسیل-4-آهیٌَ-6ٍاوٌؾ ػِ خضئی ثشای ػٌتض 

ى دس ٍا-5-پیشاصٍلیي-2-فٌیل-1هتیل-3هبلًَیتشیل ٍ  آسٍهبتیه، ّبییذپیشاصٍل اص عشیك ٍاوٌؾ ثیي آلذّ

دلیمِ اًدبم  20دس هذت صهبى  (TEAA)اػتبت آهًَیَماتیلفبدُ اص وبتبلیضٍس هبیغ یًَی تشیاتبق ٍ ثب اػتدهبی 

 ضذ ،(21) ّب ضذ ػشعبىپیشاصٍل ]c] 3,2-طیىی دی ّیذسٍپیشاًَّبی ثیَلَاص خولِ فؼبلیت .(20) گشفتِ اػت

 .(6-1 ؿوبی) تَاى ًبم ثشدسا هی (23) ٍ ضذ التْبة (22) هیىشٍة

 

 

 

 

(6-1 ؿوبی)  
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-4-آهیٌَ-2ى ثشای ػٌتض ٍا-5-پیشاصٍلیي-2-فٌیل-1-هتیل-3هبلًَیتشیل ٍ ، یذٍاوٌؾ ثیي ػبلؼیلیل آلذّ

ّبیی اػت وِ دس آى پیشاصٍل ثِ ػٌَاى یه ّب یىی دیگش اص ٍاوٌؾوشٍهي-ّیذسٍطى-4-ایل-4-پیشاصٍل

دس دهبی اتبق اًدبم ؿذُ  ٍ دس ضلال اتبًَلولشایذ ایي ٍاوٌؾ ثب اػتفبدُ اص ایٌذیَم .وٌذًَولئَفیل ػول هی

-ضذ هیىشٍة،ضذ ٍیشٍع،ّبی ثیَلَطیىی هبًٌذ ضذّب داسای فؼبلیتوشٍهيّیذسٍطى-4 ّوسٌیي .(24) اػت

.(25) (7-1 ؿوبی) ثبؿٌذَهَس هیتی ٍ ضذثبوتش  

CHO

+

N

N

+

O NH2

N

OH

NN

Ph

OH

InCl3

EtOH,r.t

N
N

O

 

(7-1 ؿوبی)  

یذ ٍ هبلًَیتشیل ثِ ٍػیلِ آلذّآسیل اى،-5-پیشاصٍلیي-5-هتیل-3ثیي هبیىل  ًبطلًبٍذم تبً یافضایـٍاوٌؾ 

 -(ایل-4-هتیل پیشاصٍل-3-ّیذسٍوؼی-5) -3ثِ تـىیل هطلَل  ّبدس الىل ثشهیذالىتشٍلیض دس ضضَس ػذین

ّبی ثیوبسیدس دسهبى ػٌتضؿذُ هَسد ًظش  تشویت. (26) گشددهٌدشهی %97-%75پشٍپیًٌَیتشیل ثب ساًذهبى -3

(.27( )8-1ؿوبی )گیشدػشٍلی هَسد اػتفبدُ لشاس هی للجی   

O
+ +

Electrolysis,0.03 F/mol

ROH, NaBr
N

N
O

CN

CN

N
N

O

R= Me, Et

N

N

 

(8-1 ؿوبی)  
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  (ال-5-پیشاصٍل-ّیذسٍطى1-فٌیل-1-هتیل-3)ثیغ ( هتیليآسیل)-4′4ٍ ضّبی ػٌتثش سٍؽ هشٍسی -1-3

-هتیل-3)ثیغ ( هتیليآسیل ) -4′و4 ؿبهلاٍى -3-پیشاصٍل-ّیذسٍطى-3-دی ّیذسٍ-2ٍ4یىی اص هـتمبت 

 افؼشدگیضذ، ( 12) التْبةهبًٌذ ضذّبی صیؼتی عیف ٍػیؼی اص فؼبلیت( ال-5-پیشاصٍل-ّیذسٍطى1-فٌیل-1

 ّوسٌیي ،ذًگیشسا دس ثش هی (31) وٌٌذُ تشؿطبت هؼذُػَاهل تطشیهٍ  (30) ثشتت ،(29) ثبوتشیضذ ،(28)

  .ؿًَذثِ وبس ثشدُ هی( 32) ّبوؾّب ٍ لبسذوؾآفت ،ّبوؾضـشُتْیِ دس 

 :ّبی هؼوَل ثشای تْیِ ایي تشویجبت ػجبستٌذ اصٍاوٌؾ

غیش  α,βثِ ػٌَاى ًَولئَفیل ثِ یه وشثًَیل  پیشاصٍلَى-5-فٌیل-1-هتیل-3هبیىل وِ دس آى افضایؾ  ٍاوٌؾ

اتبق ٍ ٌّگبهی وِ ایي ٍاوٌؾ دس دهبی  .وٌذپیشاصٍلَى ضولِ هی-5-فٌیل-1-هتیل-3-آسیلیذیي-4اؿجبع 

ولشٍفشم لال دس ضاًدبم آى ثبؿذ ٍلی ساًذهبى ثبلایی هی گیشد داسایهی ٍى ضلال ثِ ٍػیلِ ػبئیذى اًدبمثذ

 .(33) (9-1 ؿوبی) ذثبؿون هی ساًذهبى ثب هطلَلاتداسای 

N

N

Me

OH

Ph

+
N

N

HC

O

Ph

Ar

OH HO

N

NN

N

PhPh

Grinding

rt, s.f

Ar

 

(9-1 ؿوبی)  
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HN

N
O

Ph

+ _
N

N

Ph

HC

O

Ar

+

Ar

CH

N

NN

N

HOOH

Ph Ph

Ar

CH

N

NHN

N

OO

H

Ph Ph

_

+

:پیـٌْبدی ثشای ایي ٍاوٌؾ هىبًیؼن  

 

 

 

 

 

 

 2 صهبى هذت دس اتبًَلدس ضلال ثب سفلاوغ  ٍ ػذین اتَوؼیذ وبتبلیضٍسثب اػتفبدُ اص  فَق ّوسٌیيٍاوٌؾ 

 .(34) (10-1 ؿوبی) ُ اػتًیض اًدبم ؿذػبػت 

N

N

Me

OH

Ph

+
N

N

HC

O

Ph

Ar

OH HO

N

NN

N

PhPh

NaOC2H5

refluxe

Ar

 

(10-1 ؿوبی)  

اص ٍاوٌؾ  (ال-5-پیشاصٍل-ّیذسٍطى1-فٌیل-1-هتیل-3)ثیغ(آسیل هتیلي)-4′و4هطلَل ي گضاسؽ دس ّوی

ثب سفلاوغ اػتَاػتبت ٍ فٌیل ّیذساصیي ]ثٌضیل(-ایل-4-اٍى-5-پیشاصٍلیي-2-فٌیل-1هتیل-3)-α[-ثیي اتیل

 .(34) (11-1 ؿوبی) ُ اػتؿذػبػت ػٌتض  10 صهبىهذت  دسدس ضلال اتبًَل 
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O

COOEt

Ph

N

N

O

Ph

+ RNHNH2
EtOH

refluxe

R=Ph,H
OH HO

N

NN

N

Ph

RPh 

(11-1 ؿوبی)  

 

آسیل ) -4′و4هطلَل ّبی هختلف ذیپیشاصٍلَى ٍ آلذّ-5-فٌیل-1-هتیل-3 ًبًٍبطل هبیىل ثیياص ٍاوٌؾ 

 .(12-1 ؿوبی) آیذثذػت هی دس ؿشایظ هختلف (ال-5-پیشاصٍل-ّیذسٍطى1-فٌیل-1-هتیل-3)ثیغ(هتیلي

 :اصّب ػجبستٌذ ثشخی اص ایي ٍاوٌؾ 

 

.

.

SDS, H2O, reflux

PEG-SO3H, H2O, reflux

CAN, H2O, r.t

SBSSA, EtOH, reflux

Electrolysis, EtOH, NaBr

SSA, EtOH/ H2O, 70°C

cellulose sulfuric acid, EtOH/ H2O, reflux

AP-SiO2, CH3CN, r.t

N

N

Ph

O+

OH HO

N

NN

N

R

PhPh

RCHO 2

R= aryl, heteroaryl, alkyl

 

 (12-1 ؿوبی)

 

 :ػجبستٌذ اصآة  ضلال ّبی اًدبم ؿذُ دسٍاوٌؾ

 .(35)اًدبم ؿذُ اػت  دلیمِ 60دس هذت صهبى  فلاوغس ثب که  (SDS)ػَلفبتػیلددٍ اػتفبدُ اص ػذین -1

ٍ ثب وِ وبتبلیضٍسی لبثل ثبصیبفت اػت ( گلیىَلاتیلي)ػَلفًَیه ػبپَست ؿذُ ثش سٍی پلیاػیذ اػتفبدُ اص  -2

 .(36)اًدبم ؿذُ اػت  دلیمِ 30-120سفلاوغ دس هذت صهبى



 

11 
 

-N لغجی هبًٌذّبی غیشضلال ثل ضل هی ثبؿذ ٍ دسّبی لغجی هبًٌذ آة لبضلالایي وبتبلیضٍس دس ثؼیبسی اص 

 .ثبؿذویًضل  لبثل اتشهتیلثَتیل -t اتش،اتیل، دیّگضاى

 .ثبؿذهیعَلاًی  ٍ هذت صهبى ثبلادهبی  1ٍ2ّبی ثِ سٍؽاًدبم ٍاوٌؾ اص خولِ هؼبیت 

-آهًَیَمدس ضضَس وبتبلیضٍس ػشیه دلیمِ 10-25دس هذت صهبى  اًدبم ٍاوٌؾ دس آة دس دهبی اتبق ٍ-3

 .(37) ػوی اػتوِ وبتبلیضٍسی اسصاى ٍ غیش (CAN) 1ًیتشات

 .ًـبى دادُ ؿذُ اػت 13-1ؿوبیدس هىبًیؼن پیـٌْبدی ثشای ایي ٍاوٌؾ  

OH

R

OH

R

N

N
HO

Ph
N

N

R

HO

O

Ph

Ce (iv)

Ce (iv)

N

N

R

O

Ph

Ce (iv)

N

N
OH

Ph

R

N

NN

N

HOO
Ph Ph

H
R

N

NN

N

HOOHPh Ph

-Ce (iv)

-H2O

Ce (iv)

+

Ce (iv)

 

 (13-1 ؿوبی)

  

                                                             
1- Ceric ammonium nitrate 


