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 لطفش که را منان خدای وسپاس حمد
 
   ،کرد راهنمایی صراط این به مرا 

 
  و فرمود هدایتم وظلمت تاریکی در
 

 .کرد حالم شامل را خود فضل
 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 



   

 

 

م مهربانم كه وجودش دراين مجموعه را تقديم ميكنم به پ

برايم همه عشق بود و وجودم برايش همه رنج، توانش رفت 

تا به توانايي رسم و مويش سپیيدي گرفپت تپا رو سپیيد 

 بمانم.

  

، كپه به پاس سال هاي صبوريش به مادر مهربان و دلسوزم

 ناز و نيازم را پاسخگو بود و قلبم را سيراب مهرباني نمود.

 

 اشصبرش، حمايتش و ياريبه همسر عزيزم به پاس 

 هايش را جبران كنم.اميد تا بتوانم محبت

 

 و برادران دلسوزم كه با حضورشان همواره حمايتم كردند.

 

ها كه بپه مپن آموختنپد و خواهنپد ي آنو تقديم به همه

    آموخت. 
 

 

 

 

 

 

 

 

 



   

 

 قدرداني و سیاس

، جناب آقاي دكتر محمد بپاخردر  ترین مراتب تشکر وسپاس خود را تقدیم اساتيد بزرگواصميمانه

نمایم که خالصانه می جناب آقاي دكتر علي كيوانلوو   جناب آقاي دكتر  حسين نصر اصفهاني

اندد  ا  هاي خود را در تمام مراحل این پروژه نسبت به اینجانب دریغ ننمودهها و کمکترین راهنمایی

 حل  ندگی خواهانم خداوند بزرگ موفقيت و بهرو ي ایشان را در تمام مرا

 

-براي تمامی حمایتجناب آقاي دكتر سيد علينقي طاهري همچنين تشکر ویژه ا  استاد گرانقدر 

 هایی که به اینجانب ار انی داشتند  ها و راهنمایی

 

ند در پایان ا  تمامی دوستان و عزیزانی که در جهت کمک به اینجانب ا  هيچ کوششی کوتاهی ننمود

 نمایم       م جعفري، آقلی قربانيان و آقاي مهندس کلی قدردانی میبویژه سرکار خان

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 

 



   

 

 چكيده

ها بدا پيریميددین[a-1،8]ایميددا و در این تحقيق، روشی بدراي سدنتز مشدتقاد جدیددي ا  

 ( کلرید گزارش شده است II( پالادیم )فسفينفنيلبيس )ترياستفاده ا  کاتاليزگر 

-1( استفاده شدد  ترکيدب 4پيریميدین )آمينو-1ا   پيریميدین[a-1،8]ایميدا وي مشتقاد براي تهيه

پروپينيدل( -1)-8-آميندو-1( در اسدتونيتریل ترکيدب 44برميدد )( بدا پروپارژیدل4پيریميددین )آمينو

 ( را توليد کرد 48برميد )پریدینيوم

-بديس )تدريحضور کاتاليزگرهاي در  (a-e41)یدید ( با مشتقاد آریل48ا  واکنش ترکيب )

آمدين،  یدر اتيدلفرماميد و با  تريمتيلدر حلال دي یدید (I( کلرید و مس )IIفسفين( پالادیم )فنيل

 سنتز شدند  (a-e48) پيریميدین[a-1،8]مشتقاد مختلف ایميدا و Cº07جو گا  آرگون و دماي 
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 فصل اول

 
 ها[ پيریميدینa-1،8] ایميدا و
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CO2Et

Me
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N
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NBt
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-BtH
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N

Bt=benzotriazolyl

 پيريميدين[a-1،2]ايميدازو -2-2

( را 8ن )وا-5-پيریميدین[a-8،1ایميدا و]فنيل-1و همکارانش سنتز  8سا اکی 1771در سال 

هيدروکسی( -4-آمينو-1( ا  واکنش اتيل)8)ین گزارش کردند  در این روش ایميدا وپيریميد

 [ 8]ت( تهيه شده اس1پروپيوفنون )برمو-1 ( با8) کربوکسيلاد-5-پيریميدین

 

 

 

 

                                                                                           

                                                                                             (1(                              )8) 

                 (8) 

 

-8،1]ایميدا وپيریدینيلپاي-8 و همکارانش 1، کاتریسکی1771در سال همچنين 

a]8،1 و( 4پيریميدین )آمينو-1نش بين ، ا  واک8ویژه و تک ظرفی ( را به صورد جهت2) پيریميدین-

  این ترکيب داراي اندهکرد( توليد 5پيریدینيل( اتان )پايدي)-8،1-آ وليل(تريبنزوبيس)-8،1

 [ 1باشد]ري میضد ویروسی و ضد باکت خاصيت ضد قارچی،

 

 

  

 

                             (2                                             )  (5(                              )4) 

                                                           
1. Sasaki                                                                                                                                                                                                                                                                                                                                                                                                                                                                                                                                              
2. Katritzky 
3.One pot 1 
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F

CO2Et

NaHMDS, THF
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AcOH

N

O

F
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N
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F

Br +

N

N NH2
NH2

ethanol

reflux

N

N N
NH2

N

F

، که در ( تهيه شده4(، ابتدا ترکيب کتونی )1بنزواد )فلورو-4-( با اتيل0ا  واکنش پيکولين )

محصول ( 88پيریميدین )آمينودي-1،4کردن این ترکيب و سپس واکنش آن با  دارا  بروم ،مرحله بعد

 [ 8]توليد شده است (81آمين )-0-دینپيریمي[a-8،1] وایميداپيریدیل( -4)-8-فنيل(فلورو-4)-1

 

 

 

 

         

                                        (1(                      )0) 

                       (87(                               )4  )    

                                              

                                                                                                                              

 

                

                                                                                                            

                           (81)     (88) 

                         

          (87) 

 (85پيریميدین )[a-8،1]ایميدا وآمينوآلکيل- 1،8اند مشتقاد و همکارانش، توانسته4گرجيت

( 4پيریميددین )آميندو-1(  و84سيانيد )، ایزو(88لدهيدهاي )را با استفاده ا  واکنش تراکمی آ (82و )

محدر  ندوان به ع هانا  آ اسيدي سنتز کنند  این ترکيباد خواص دارویی متنوعی داشته وشرایط در 

 [ 4شود]، ضد  خم معده و ضد ویروس استفاده میقلب، ضد التهاب

 

 

                                                                                                                                

                                                           
4. Gurjit  
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R
2
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1) toluene, 50 

C

2) NH4Cl, R
2
-NC, toluane, reflux

N

N NH2

N
+

C
-

R
2

OHC R
1 MeOH/DCM N

N N

NH
R

2

R
1
+

N

N N

R
1

NH

R
2Sc(OTF)3

R
1
=4-ClC6H4, 2-ClC6H4, Ph, pyridine 

R
2
=PhCH2, Ph, C9H19

+ +

 

 

 (82)                      (85)    (84              )  (88  )      (4   )

                          

                  

( و 88) هاي، آلدهيد(4پيریميدین )آمينو-1روش دیگر با استفاده ا  واکنش ساده در یک 

سنتز شده ( را 81پيریميدین )[a-8،1]، مشتقاتی ا  ایميدا و( در حلال تولوئن80نيتریل )ایزو

 [ 5]است

 

 

 

                                                          (80(                       )88  )                        (4) 

              (81                  ) 

 

 

( ا  84) و( 81هاي )پيریميدیندا وایزومرهاي متفاوتی ا  ایمي 1770همچنين در سال 

( طبق روش  یر 4پيریميدین )آمينو-1( و 80ایزوسيانيد ) ،(88) هاييدهی آلدئهاي سه جزشنواک

 [ 2]شده استتهيه 

 

 

 

               (84(                           )81(                                 )88(              )80(               )4) 
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N

N NH2

+
Br

OEt

OEt

HBr

N

N N

-1توان ا  واکنش بين را می (18پيریميدین )[a-8،1ایميدا و] ،همچنين در روشی دیگر

 [ 0]دست آورده( ب17)اتان اتوکسیدي-8،8-برمو-1( و 4پيریميدین )آمينو

 

 

   

                                (18(                                   )17(                        )4) 

 

چهار  2يهاي سنتز با دارندهیک روش جدید برا، و همکارانش5دینيش گالا 1778در سال 

بدین  پيشنهاد کردند ( 12پيریميدین ) اي( با استفاده ا  حدواسط سه حلقه14اي گوانين )حلقه

-همحصول بند، ( وارد واکنش کرد14( را با آمينوالکل )18پيریميدین )آمينو مشتقآنها ابتدا  منظور

در اثر کاهش گروه   ( را ایجاد کرد12يدین )پيریمترکيب ایميدا و 2lSOCدست آمده در اثر واکنش با 

2NO 2وسيله گا  ه ( ب12پيریميدین )ترکيب ایميدا وH ( توليد شده که این ترکيب در اثر 10) ترکيب

ا  واکنش این  مرحله پایانی،در توليد کرد   را (11)هاي ترکيبکلریدهاي مختلف، آسيلواکنش با 

  [    1]( تهيه گردیده است41وانين )گ مشتقاد  3lPOC با هاترکيب

 

 

 

 

 

 

 

       

                                                           
5.Dinesh Gala  
6 .inhibitors 
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                                             (14  ) 

  

                                                                      (18)    (11)           

(15)    

                

     

 

 

     

                                        (10   )          (12)  

  

                

 

 

 

         (14)                      (11) 

 گوانين                       

       

 

 

                                                                          

-1،8ي مشتقاتی ا  ایميدا و]نش ا  روش  یر براي تهيهو همکارا0دیوید فونت 1772در سال 

a]سولفون مشتقاد پيریميدین ا  واکنش استفاده کردند  طبق این روش( 85)و ( 84) پيریميدین

                                                           
7 .David Font 
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N
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R
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+ NN

N

R
2

R
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O

R
1
=H, Me, Ph 

R
2
=H, Me 

+ 1,4-dioxane

reflux

N

N NH2

H
C CH2

N

EtO

O

150 

C

EtOH

N

N N
H

O

NH2

N

N N
H

O

NH2

+ NH2

R
NaNO2, conc. HCl

Na2CO3, pyridine

N

N N
H

O

NH2

N N

R=4-NO2, 4-NO2, 4-Cl, 2-Cl, 4-OCH3, 2-OCH3

R

( را 88ترکيب )، ي این ترکيبهيدروليز اسيد( ایجاد گردید  81(، ترکيب )88) هايالکلبا آمينو (87)

 [ 4]( تهيه گردیده است85)( و 84) ساختمانیایزومرهاي  کردن،وي در ادامه در اثر حلق توليد، و

 

 

 

 

                            (81(                                            )88(                                )87)             

 

 

        

             (85    )   (84)     (88) 

 

 -H-8-آمينو-4 (، ترکيب80يانواستاد )س( با اتيل82)بنزایميدا ول آمينو-1واکنش 

این اتصال  در اثر  کند( را با با ده بالا توليد می81ن )وا-1-پيریميدین[a-1،8]ایميدا و[5،4بنزو]

 [ 87د]وشتهيه می( 48آ وپيریميدین )هاي فنيلتعدادي ا  رنگ آ ونيوم،هاي ديبه نمک ترکيب

 

 

 

 

     (81)    (80)            (82)  

 

 

 

 

     (48  )     (47)   (84)  
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N
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R
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NHCOCF 3

R1

R
1
=H, Br

R
2
=H, Ph, 4-BrC6H4, 2-CIC 6H4, 4-FC6H4

ایميدا ولين آلکوکسی-1، گزارش شده است که ا  واکنش مشتقاد 1775همچنين در سال 

-پيریميدین[a-1،8]ایميدا وهيدرودي-1،8ترکيب  (48کربوکسيلاد )استيلن ( با مشتقاتی ا 41)

5(H8)-ا   اند ودادههاي بيولوژیکی متنوعی ا  خود نشان این ترکيباد فعاليت  شودتوليد می( 45ن )وا

ي در تهيه این ترکيباد همچنينشود  میآنها به عنوان داروي ضد درد و ضد التهاب استفاده 

 [ 88گيرند]ها مورد استفاده قرار میکشکنه

 

 

 

        (48(                       )41) 

        (45)        (44    )       

  

      

پيریميدین [a-1،8]ایميدا وآلکيلدي-2،8-فلورواستاميدو()تري-1 مشتقاد ،1772در سال 

ي اوليه، طی مراحل  یر تهيه ه( به عنوان ماد42) هايپيریميدینآمينوتوسيل-1( با استفاده ا  41)

 [ 81]شده است

 

 

 

  (41)       (40)          (42)  

 

 

ن وا-1-پيریميدین[a-1،8هيدروایميدا و]اهگز-1،8،5،2،0،1سنتز مشتقاتی ا دیگر،  در روشی

( وارد واکنش 57) استر( با گلایسين44اکریلونيتریل )مشتقاد  ، در این روشگزارش شده است( 58)

در حضور نيکل  2Hدار کردن این محصول با گا  هيدروژن  دهددست میه( را ب85شده و محصول )
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Raney  Ni, H2

MeOH
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OH

R
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BrCN, EtOH
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N N

O
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R

R=Ph, 2-Naphthyl, 2-BrC6H4, 2-ClC6H4, 2-FC6H4

+ HBr

N

N NHR
1

+
Br

O

R
3

R
2

MW 

MeCN, 30 min

N

N
+

N R
1

R
3R

2
OH

Br
-

R
1
= Me, i-Pr, cyclohexyl

R
2
=H, Me, 4-MeOPh, Ph

R
3
=H, Me, 4-MeOPh, Ph 

برميد وارد که یک ترکيب ناپایدار بوده و به سرعت با سيانوژن کندمی( را توليد 51آمين )دي ،نیار

 [ 88]کندایجاد می را (58)پيریميدین واکنش شده و مشتقاد ایميدا و

 

 

 

   (58)     (57)  (44     )  

 

 

 

 

   (58)         (51) 

 

 

-1( ا  واکنش بين مشتقاتی ا  52) برميديومپيریميدین[a-1،8ایميدا و] هاينمک

ا  تابش ماکروویو تهيه شده است  در این  ( با استفاده55هاي )تونبرموک-( و54ميدین )یپيرآمينو

 [ 84]گرددروش استفاده ا  ماکروویو باعث کوتاه شدن  مان انجام واکنش می

    

 

 

                              (52)        (55)             (54) 
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N

N NHR
1

+
Br

O

R
2

MeCN, MW

N

N
+

N R
1

OH

Br
-

R
2

N

N N
+ R

1

R
2

ClO4

-

HClO4, H2O, rt

R
1
=Me, Et, Bu, cyclopropyl

R
2
=4-I, 4-Cl, H 

( با 54پرکلراد )دینيومميپيری[a-1،8ایميدا و]-آریل-1-آلکيل-8 هايهمچنين سنتز نمک

ر سال ( درشرایط ماکروویو د50) هاياتانونفنيلبرمو با( 54پيریميدین )واکنش مشتقاد استفاده ا  

 [ 85طبق روش  یر انجام شده است] 1771

 

 

                                                        (50) 

                                                                                     (54) 

   (51) 

 

 

 

                                                             (54            ) 

 

 

هاي استخلاف شده پيریميدین[a-1،8ایميدا و]-1،8مشتقاد  ک روش کوتاه که براي سنتزی

( 4پيریميدین )آمينو-1ا  واکنش  ، به این ترتيب کها  ماکروویو استاستفاده  ،8و  1هاي در موقعيت

ین پيریميد[a-1،8ميدا و]( مشتقاد گوناگون ای17برمواستر )-( و72) ( و55هاي )برموکتون-با 

  ها براي درمان انواع، این مشتقاد فعاليت بيولوژیکی داشته و ا  آن( سنتز شده است28( و )21(، )28)

 [ 82شود]سرطان و التهاب استفاده می
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N

N NH2

O

R
2

Br

R
1

EtOH, NaHCO3

N

N N

R
1

R
2

Br CH(OEt)2HBr, N

N N

R
2

O

Br

N

N N

R
2

EtOH, NaHCO3

R
1
=Ar, Hetaryl

R
2
=Ar,CONH2

N

N NH2

R

O

NH

N

N

N R

TFA/CH2Cl2

O

NH2

N

N

N

R=6-Br, 6-MeO, 6-Cl

R

NH

O

Br

O

 

 

                     (55) 

                  (28) 

 

    (17)                   

                                          (4      ) 

                    (21)        

             

                (27)   

                            

  

                           

                              (28)    

                        

( با 20) پيریميدین[a-1،8]فنيل( ایميدا ويلکربونآمينو-8)-8سنتز مشتقاد همچنين 

ر فا  جامد ( د25پيریميدین )( و مشتقاد آمينو24برموکتون )-استفاده ا  واکنش تراکمی بين 

 [ 80]طبق روش  یر انجام شده است

 

 

 

                 (22)                                  (25)                          (24) 

    

 

          

                            

                                                                                                  (20) 
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 8واكنش سونوگاشيرا -2-1

ها و هاليددایی با آریلکربن بين یک آلکين انته-، تشکيل پيوند کربن8405اولين بار در سال 

 [ 81ناميده شد] 4هاليدها انجام شد، که جفت شدن سونوگاشيراوینيل

CHR + R
1

X
Pd, Cu(I), Base

R R
1
+ HX

X=I, Br, Cl, OTf

R
1
=Ar, Alkenyl  

 باشدد ( مدیI) کمپلکس پالادیم صفر و نمک مس ،این واکنش هاي استفاده شده درکاتاليزگر

پدالادیم اسدتفاده  فسدفين(فنيليتتراکيس )تر فسفين نظير -پالادیم هايدر این واکنش ا  کمپلکس

را  هدالوژن-تداخل در پيوند کربن 87«افزایش اکسایشی» شود که کمپلکس پالادیم ا  طریق فرایندمی

باشند ( در دسترس میIIهاي پالادیم )، ولی اغلب کمپلکسکندهاي آلی را فعال میانجام داده و هاليد

هاي یابند  ا  طرف دیگر، هاليدالادیم صفر کاهش میکه در واکنش ا  طریق مصرف آلکين انتهایی به پ

را  (I)مدس با آلکين انتهایی در حضور یک با  مانند تري اتيل آمدين واکدنش داده و اسدتيليد (I)مس 

 گيرد هاي جفت شدن مورد استفاده قرار میگر فعال در واکنشکند که به عنوان یک واکنشتوليد می

بدديس شدددن سونوگاشدديرا را در حضددورکاتاليزگر  ( مکانيسددم واکددنش جفددت8-8طددر) )

 دهد  نشان می آميناتيلیدید و با  تري (Iمس)، ( کلریدIIفسفين ( پالادیم )فنيل)تري

در عمل تداخل با آریل هاليد  [A]ليستی ابتدا کاتاليزگر فعال پالادیم صفر ي کاتادر این چرخه

 آیدد  ایدندسدت میبده [B] تبدیل شدده، کمدپلکس (II)به پالادیم « افزایش اکسایشی»در یک فرایند 

را ایجداد  [C] شود وارد واکنش شده و کمدپلکسمسی که در چرخه مس توليد میکمپلکس با استيليد

 شود  تشکيل می [C]ا  طریق ایزومري شدن ترانس به سيس کمپلکس  [D]کند  کمپلکس می

 

 

                                                           
8 .Sonogashira reaction 
9 . Sonogashira coupling 
10 .Oxidative addition 
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R
1

Pd

L

R

L

R
1

R

(n-2) L

RX

R Pd

L

L

X

Cu R
1

CuX

NR
3
 HX

R
3
 N

+
H + R

1
C

Pd

R
1

R

LL

R
3
 N

-

+ H R
1

PdLn

   

         

                                                                                                            Oxidative   addition    

reductive elimination                  [A]                                                                        

 

 

     

                                                      [B] 

                                                 [D    ]

  

 

                   Trans-       

                       metalation                 [C]   trans/cis 

                   isomerization  

  

 
 
 
 
 

 

 (0-0)طرح
 

 

 

با توليد پالادیم صفر جداسا ي  88«حذف کاهشی»در نهایت، محصول واکنش طی فرایند 

« حذف کاهشی»مس ا  طریق فرایند ي کاتاليزوري، استيليدرسد در این چرخهگردد  به نظر میمی

ناد و کربدهد  وجود با هاي آلی و معدنی نظير سزیمکاهش می را به پالادیم صفر (II) پالادیم

باشد ضروري هاليد که محصول جانبی واکنش سونوگاشيرا میآمين براي خنثی کردن هيدروژناتيلتري

است  این واکنش باید در جو خنثی انجام گيرد تا ا  اکسيد شدن پالادیم صفر جلوگيري گردد، البته 

                                                           
11. Reductive elimination 
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N
+

NH2

CH

+

I

R

(PPh3)2PdCl2

Et3N, CuI, DMF

N N

R

R=4-NO 2, 2-NO2, 3-NO2, 4-COMe, 4-CN

Br
-

I

N3

+ CH R
Pd(PPh3)2Cl2

CuI, Et3N, DMF
N

N

N

R

R=Ar, AlKYL

فراهم شده که این واکنش در اي هاي آلی فلزي پالادیم، شرایط به گونهي گاتاليزگربه تا گی با توسعه

 [81شرایط اتمسفر نيز انجام پذیرد ]

 

( در حضور بيس 24یدوبنزن ) ( با مشتقاد21برميد )مو( پریدینينيليپروپ-1)-8-آمينو-1 

ا  طریق  ،فرماميدمتيلآمين در دياتيلري( یدید و با  تI) مس، ( کلریدII( پالادیم )فسفيننيلف)تري

 [ 84]دهد( را می07پيریميدین )[a-1،8]ایميدا وا مشتقاد آریلسونوگاشيرجفت شدن 

 

 

 

 

 

  (07)     (24)   (21) 

 

 

شددن سونوگاشديرا اسدتفاده شدده ه در آن ا  جفت ک، هایک روش جالب ا  سنتز هتروسيکل

-یدو اورتو واکنش با استفاده ا  باشد کهمی (08آ ول )خورده با تريجوش هاي، سنتز ایزوایندولاست

 [ 17]شودتهيه می( به طریق  یر 01( و مشتقاد استيلن )08آ ید )بنزیل

 

 

                                                                            

              (08(                                             )01(                       )08) 

  

                                        

( در 05آنيلدين )يدلن( با ات04ن )وا-(H8)1-کينولينآریل-4-برمو-8وگاشيرا جفت شدن سون

در  سدپس  شدودمی( 02ترکيدب ) منجدر بده سدنتز ،فرماميدمتيلدي در CuI و 2lPdC حضور کاتاليزگر
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N

CH3

O

Br

Ar

+
NH2

CH

PdCl2 , CuI, Et3N 

DMF
N O

CH3

NH2

CuI 

N

CH3

O

Ar

N
H

-ا-آریدل(-4)-ایدل-1-اینددول-H8 هايواکنش حلقوي شدن صورد گرفته و ترکيب ،ي بعديمرحله

 [ 18]گردد( تشکيل می00ن )وا -(1H)8–کينولين-متيل

 

 

 

 

 

                        (02)                (05)     (04) 

 

 

 

 

 

          (00)   

 

-8ریددق واکددنش جفددت شدددن سونوگاشدديرا ( ا  ط18( و )17کدداربولين ) γ و βمشددتقاد 

( بدا مشدتقاد 18) هايکربوکسدالدهيد-8-اینددولبرمدو-1( و 01) يهاکربوکسدالدهيد-1-ایندولیدو

 [:11آیند]دست میبه ، به طریق  یرحلقوي شدن محصولاد جفت شدن سپس( و 01استلينی )
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N

R
1

I

CHO + CH R
2 Pd/C

N

R
1

CHO

R
2

t-BuNH2

 CuI 

N

R
1

N

R
2

N

R
1

CHO

Br + CH R
2

Pd/C

N

R
1

R
2

CHO

t-BuNH2

CuI 

N

R
1

N

R
2

R
1
=Me

R
2
=Ph, C8H17, (CH2)9OH

 

 

 

 

           (04)   (01)   (01) 

 

 

 

 

           (17) 

 

 

 

    

                                                         (11)    (01)   (18) 

 

 

 

           (18) 

 

 

 

ا   (12ایميددا ول )فنيدل ،و همکارانش پيشنهاد شدده اسدت81در روشی دیگر که توسط ابيت

( به طریق  یدر 15هاليد )( و مشتقاد آریل14بنزآميدین )پروپارژیل-Nطریق جفت شدن سونوگاشيرا 

 [ 18]شودسنتز می

 

                                                           
12 .Abbiat 
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NNH2

Ph

CH

+

X

Pd(PPh3)4 , CuI 

K2CO3, DMF

N NH

Ph

Ar

R=Ph, 4-ClC6H4, 2-NO2C6H4, 4-NO2C6H4

R

I

NMe2

O

O

+ CH Ar
Pd(PPh3)2Cl2

CuI, HNMe 2

NMe2

O

O

Ar

I2, CH2Cl2

N

CH3

Ar

I

O

O

 

 

   

                                  (12)    (15)          (14)  

 

       

ه ( روي سطح جامد پيشنهاد کرد47ایندول )یدو-8را براي سنتز  بالا يبا ده با یروش88لارو 

( در حضدور 11( بدا اسدتيلن )10جفدت شددن سونوگاشديرا ترکيدب ) ا  واکدنش در ایدن روش  است

، آميناتيدلو بدا  تري یدیدد (Іمدس )( کلریدد و ІІفسدفين( پدالادیم )فنيدلکاتاليزگرهاي بيس )تدري

-8کلرومتان، دي دري ید که در ادامه حلقوي شدن آن به وسيله آیددست میبه( 14آنيلين )نيليآلک

 [ 14]شود( توليد می47ایندول )یدو

 

 

     

       (11)             (10) 

  (14)     

  

 

 

          (47)  

 

 

 

 

 

 

 

 
                                                           

13 . Larock 
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 فصل دوم
 

 

 

 بحث و بررسی نتایج
 
 



   

 

N

N
+

NH2

CH

Br
-

+ ArI

PdCl2(PPh3)2 , CuI

Et3N , DMF

N

N N

CH2Ar

N

N NH2

+ CH

Br CH3CN

reflux

N

N
+

NH2

CH

Br
-

 

 بررسي نتايج و بحث -1

خدواص بيولدوژیکی متندوع در سدنتز اندواع  هدا بده علدت داشدتنپيریميدین[a-1،8]ایميدا و

جده بده گيرند  بنابراین با توالتهاب مورد استفاده قرار می درد و ضد هاي ضدها و سنتز داروکشحشره

 ( ا a-e48)پيریميددین  [a-8،1]ایميددا وبنزیل-1 ي ا جدید ، مشتقاداهميت و کاربرد این ترکيباد

هاي مختلدف در حضدور یدیدبا آریل (48)برميد موپروپينيل( پریميدیني-1)-8-آمينو-1واکنش  طریق

      گردیدیدید تهيه ( І( کلرید و مس )ІІفسفين( پالادیم )فنيلکاتاليزگرهاي بيس )تري

 

 

 

             (a-e48      )    (41(                  )48)  

 برميدمو( پيريميدينيپروپينيل-1)-2-آمينو-1سنتز  -1-2

کددس در حددلال در اثددر رفلا (44برميددد )( بددا پروپارژیددل4پيریميدددین )آمينددو-1ا  واکددنش   

 يو بهره Cº 111-117( با دماي ذوب  48برميد )موپروپينيل( پریميدیني-1)-8-آمينو-1استونيتریل، 

 تهيه شد  %17واکنش 

 

 

                (44    )                    (4) 

      (48)      

( گدروه aH)، پروتدون دوتره گرفته شده اسدت DMSOکه در حلال  این ترکيب H NMR0طيف 

تدایی متيلن به صورد دو مربوط به )bH( هايپروتون و ppm 17/8 δتایی در نيل را به صورد سهيپروپ

شدوند، کده ظداهر مدی ppm8/0-41/1 δ  در هاي پيریميدینپروتون شود مشاهده می ppm8/5 δ  در

بدا  ppm 8/0 δ ها به پروتون در پيریميدین به شر)  یر است  قلده دوتدایی دوتدایی دراختصاص پيک
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N

N
+

NH2

CH

Br
-

+ ArI

PdCl2(PPh3)2, CuI

Et3N, DMF

N

N N

CH2Ar

تایی به صورد دوتایی دو مربوط به پيریميدین )eH(، پروتون )cH(سطح  یر پيک یک پروتون متعلق به 

( مربوط به پيریميدین به صورد دوتدایی dH) با سطح  یر پيک یک پروتون و پروتون ppm 24/1 δدر 

 ،همچندين درایدن طيدفشدوند  با سطح  یر پيک یک پروتون مشداهده مدی ppm 14/1 δدوتایی در 

 بدا سدطح  یدر پيدک دو ppm 0/4-44/1 δ آمين به صورد یک پيدک پهدن درمربوط به  )fH( پروتون

 ( 8)طيف شماره شود مشاهده می پروتون

 

 cm-جذب مربوط به گروه آمين را درگرفته شده است،  KBrاین ترکيب که در قرص  IRطيف 

C هاي جذبی کششیو پيک 7718 1  C  وCH  1و  1877در ترتيب بدهاسدتيلنی را-cm7788  نشدان

  .(1دهد )طيف شماره می

  (a-e39)پيريميدين  [a-1،2]ايميدازوبنزيل-1مشتقات  سنتز -1-1

( در a-e41هداي )یدیدد( با آریل48برميد )موپروپنيل( پيریميدیني-1)-8-آمينو-1ا  واکنش   

فرماميد متيلیدید در حلال دي (І( کلرید و مس )ІІفسفين( پالادیم )فنيلحضور کاتاليزگر بيس )تري

[ a-1،8]ایميددا وبنزیل-1مشتقاد جدیدي ا   یر جو آرگون،  در ºC07اي  آمين در دماتيلو با  تري

، رسوب حاصدل توسدط سدتون پس ا  انجام واکنش و حذف حلال ( به دست آمد a-e48پيریميدین )

 خالص سا ي گردید  متانول در کلروفرم %8 ستونی و با استفاده ا  حلال کروماتوگرافی

 

 

 

              (a-e41)   

                            (a-e48)                                                              (48) 

    پيریميددین[a-1،8]ایميددا وبنزیل-1ي واکدنش و دمداي ذوب مشدتقاد ( بهره8-8جدول )

(a-e48) فسدفين( پدالادیفنيدلي کاتاليزگرهاي بيس )تريدهد  مقدار بهينهرا نشان می( مІІ کلریدد و )

 باشد یدید میمقدار مول آریل 5/0%و  5/8%یدید به ترتيب  (Іمس )

08 



   

 

 [ پيریميدینa-1،8]ایميدا وبنزیل-1واکنش و دماي ذوب مشتقاد  ي( بهره8-8جدول )

 (ºCدماي ذوب )   ي واکنش )%(بهره   ساختار                  ترکيب         

 

 

           a48 

N

N N

NO2

 

 

 
21 

 

 

     855-854 

 

 

           b48   

 

N

N N

NO2 

 

 

 

57 

 

 

     884-881 

 

 

           c48 

N

N N

NO2

Cl

 

 

 

25 

 

 

   158-157 

 

 

           d 48 

N

N N

COMe

 

 

 

50 

 

 

     880-882 

 

 

           e48 

N

N N

NO2

CH3 

 

 

51 

 

 

   140-142 

09 



   

 

 مكانيسم واكنش  -1-9

، کاتاليزگر پالادیم صفر نقش اصلی را داشته و در محيط واکنش ا  کاهش هادر این واکنش

سرعت اکسيد  ژن حساس بوده و بهيا  آنجا که پالادیم صفر نسبت به اکس ،آید( به وجود میІІپالادیم)

  جو آرگون صورد گيرد  یر بایدها ، بنابراین تمام این واکنشگرددمی

را نشان  (a-e48)پيریميدین [a-1،8]ایميدا وبنزیل-1 ( مکانيسم پيشنهادي سنتز8-1طر) )

( و کاهش آن به پالادیم صفر در هنگام واکنش دیده ІІدر این طر) مکانيسم واکنش پالادیم ) دهد می

 شود می

 یابدمیصفر کاهش ( به پالادیم 48( در اثر واکنش با ترکيب )ІІم ابتدا پالادیم )سدر این مکاني

دوباره  [G]و با تشکيل کمپلکس  وارد شدهیدید در پيوند آریل توليد شده ي بعد پالادیم صفردر مرحله

( در محيط با ي در حضور کاتاليزگر کمکدی 48ا  طرف دیگر ترکيب )  گرددتبدیل می( ІІپالادیم )به 

[، ابتددا G][ بدا کمدپلکس H]واکدنش ا   ،در ادامده گدردد [ تبدیل میH( یدید به نمک مس ]Іمس )

د  در نهایت در کنتوليد میرا  [Jکه پس ا  واکنش حلقه  ایی، کمپلکس ] آیدمی دست[ بهІکمپلکس ]

[ a-1،8]ایميدا وبنزیل-1گرفته و مشتقاد  آمين، یک جابجایی پيوند دوگانه صورداتيلحضور با  تري

 شود ( تهيه میa-e48پيریميدین )

براي انجام واکنش  یدیدبر روي آریل سيانویا  وکشنده نظير نيترو، کلرهاي الکترونوجود گروه

  کنندي واکنش را  یاد میبهره ضروري بوده، همچنين
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 پيريميدين[a-1،2]ايميدازوبنزيل-1اهد طيفي مشتقات شو -1-4

  (a39) پيريميدين[a-1،2]ايميدازو (بنزيلنيترو-4)-1شواهد طيفي تركيب  -1-4-2

( aH)هاي پروتون گرفته شده است، دوتره DMSO در حلال که ترکيباین  H NMR8در طيف          

ي هاي حلقهبا سطح  یر پيک دو پروتون و پروتون ppm 85/4 δ متيلن به صورد یکتایی درمربوط به 

پروتون مشاهده  هفتبا سطح  یر پيک  ppm 17/1-4/2 δ ایی درتپيریميدین و آریل به صورد چند

با سطح  ppm 48/2 δي پيریميدین به صورد دوتایی دوتایی در ( مربوط به حلقهbHپروتون ) شود می

با  ppm 51/0 δي فنيل به صورد دوتایی در ( مربوط به حلقهdH) هاي یر پيک یک پروتون، پروتون

 ppm 17/1ي فنيل به صورد دوتایی در ( مربوط به حلقهeH) پروتون هاي ،نسطح  یر پيک دو پروتو

δ  ( با سطح  یر پيک دو پروتون، پروتونfH) به صورد دوتایی دوتایی در  مربوط به پيریميدینppm 
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47/1 δ ( با سطح  یر پيک یک پروتون و پروتونgH مربوط به پيریميدین به صورد دوتایی دوتایی )

 ایميدا ول در مربوط به (cH) پروتونشوند  با سطح  یر پيک یک پروتون مشاهده می ppm 54/1 δدر 

ppm 55/0 δ ( 8 ي)طيف شمارهشود ح  یر پيک یک پروتون دیده میبه صورد یکتایی با سط 

جذب کششی متقارن و نامتقارن گروه  گرفته شده است، KBrترکيب که در قرص  IRدر طيف 

 ( 4ي )طيف شماره ظاهر شده است cm7851-1و  7488 ترتيب درنيترو به

 (  b39)پيريميدين [a-1،2]ايميدازو (بنزيلنيترو-9)-1شواهد طيفي تركيب  -1-4-1

( aH) هايپروتون گرفته شده است، دوتره DMSOدر حلالکه  ترکيب این H NMR8در طيف 

-هاي حلقهدو پروتون و پروتون با سطح  یر پيک ppm 11/4 δ  متيلن به صورد یکتایی در مربوط به

پروتون  هفتبا سطح  یر پيک  ppm 42/1-41/2 δ  تایی دري پيریميدین و آریل به صورد چند

 ppm 71/0 δي پيریميدین به صورد دوتایی دوتایی در ( مربوط به حلقهbHپروتون ) شود مشاهده می

ي فنيل به صورد مربوط به حلقه (gH( و )fH) (،eH( ،)dH)هاي با سطح  یر پيک یک پروتون، پروتون

به  مربوط به پيریميدین (hH، پروتون )پروتون چهاربا سطح  یر پيک  ppm 8/1-21/0 δ چندتایی در

( مربوط به tHبا سطح  یر پيک یک پروتون و پروتون ) ppm 45/1 δصورد دوتایی دوتایی در 

شوند  با سطح  یر پيک یک پروتون مشاهده می ppm 4/1 δپيریميدین به صورد دوتایی دوتایی در 

به صورد یکتایی با سطح  یر پيک یک پروتون  ppm 51/0 δ ایميدا ول در ( مربوط بهcH) پروتون

 ( 5 يشود )طيف شمارهدیده می

متقارن گروه جذب کششی متقارن و نا گرفته شده است، KBrترکيب که در قرص  IRدر طيف    

 ( 2ي )طيف شماره ظاهر شده است cm1885-1و  1885 رترتيب دنيترو به

پيريميدين [a-1،2]ايميدازو (نيتروبنزيل-9-كلرو-4)-1شواهد طيفي تركيب  -1-4-9

(c39) 

( aH)هداي ، پروتدونگرفته شده است دوتره DMSOدر حلال که ترکيب این  H NMR8در طيف 

ي هداي حلقدهپيدک دو پروتدون و پروتدونبا سطح  یر  δ 17/4متيلن به صورد یکتایی در مربوط به  22 



   

 

پروتون مشاهده  شش با سطح  یر پيک ppm 78/4-14/2 δتایی در پيریميدین و آریل به صورد چند

با سطح  یدر  ppm 78/0 δي پيریميدین به صورد چهارتایی در ( مربوط به حلقهbHپروتون ) شود می

ایميدا ول ( مربوط به cH) پروتوني فنيل و حلقه ( مربوط بهeH( و )dHهاي )پيک یک پروتون، پروتون

ي فنيل ( مربوط به حلقهfH) پروتون ،پروتون سهبا سطح  یر پيک  ppm 0/0 δبه صورد چندتایی در 

دوتدایی  به صدورد مربوط به پيریميدین (gHپروتون ) ،به صورد یکتایی با سطح  یر پيک یک پروتون

( مربوط به پيریميدین به صدورد hHیر پيک یک پروتون و پروتون )با سطح   ppm 44/1 δدوتایی در 

 ( 0 ي)طيف شماره شوندبا سطح  یر پيک یک پروتون مشاهده می ppm 48/1 δدوتایی دوتایی در 

متقارن گروه جذب کششی متقارن و نا گرفته شده است، KBrترکيب که در قرص  IRدر طيف    

 ( 1ي )طيف شماره ظاهر شده است cm1185-1و  7488 ترتيب درنيترو به

 (  d39) پيريميدين[a-1،2]ايميدازو (بنزيلاستيل-4)-1شواهد طيفي تركيب  -1-4-4

( aHهداي )پروتون ،گرفته شده اسدت دوتره DMSOدر حلالکه ترکيب  این H NMR8در طيف 

هداي پروتدون تدون،با سطح  یر پيک سه پرو ppm 55/1 δبه صورد یکتایی در  گروه متيل مربوط به

(bHمربوط به )  در تاییدوگروه متيلن به صوردppm   82/4 δ و پروتون با سطح  یر پيک دو پروتون-

 هفدتبا سدطح  یدر پيدک  ppm 47/1-4/2 δ تایی دري پيریميدین و آریل به صورد چندهاي حلقه

 ppmرد چهارتدایی در  ي پيریميددین بده صدو( مربوط به حلقهcHپروتون ) شوند مشاهده می پروتون

78/0 δ با سطح  یر پيک یک پروتون، پروتون (dHمربوط به حلقده )  ي فنيدل بده صدورد دوتدایی در

ppm 40/0 δ هايپروتون ،با سطح  یر پيک دو پروتون (fH) ي فنيل به صورد دوتایی مربوط به حلقه

بده صدورد دوتدایی  به پيریميدینمربوط  (gHبا سطح  یر پيک دو پروتون، پروتون ) ppm 47/0 δدر 

 ( مربوط به پيریميدین به صدوردhHبا سطح  یر پيک یک پروتون و پروتون ) ppm 40/1 δدوتایی در 

( مربدوط eH) پروتون شوند با سطح  یر پيک یک پروتون مشاهده می ppm 11/1 δدوتایی دوتایی در 

شدود )طيدف پيک یک پروتون دیده مدی به صورد یکتایی با سطح  یر ppm 25/0 δ ایميدا ول در به

 ( 4 يشماره
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پيريميدين [a-1،2]ايميدازو (بنزيلنيترو-4-متيل-1)-1شواهد طيفي تركيب  -1-4-5

(e39)   

 (aHهداي ) ، پروتوندوتره گرفته شده است DMSOدر حلال که ترکيب این H NMR8در طيف 

( مربدوط bH) هايپروتونو  DMSOپيک  ،  یرppm 78/1 δ گروه متيل به صورد یکتایی درمربوط به 

 همچندين ، قدرار دارندد سطح  یدر پيدک دو پروتدونبا   ppm 11/4 δ متيلن به صورد یکتایی دربه 

با سطح  یدر پيدک  ppm 41/1-48/2 δ تایی دري پيریميدین و آریل به صورد چندهاي حلقهپروتون

ي پيریميدین به صدورد دوتدایی دوتدایی در ( مربوط به حلقهcHپروتون )  دنشوپروتون دیده می شش

ppm 78/0 δ با سطح  یر پيک یک پروتون، پروتون (eHمربوط به حلقه )  ي فنيل به صورد دوتایی در

ppm 2/0δ  پروتون پروتون،یک با سطح  یر پيک( هايfH( و )gHمربوط به حلقه ) ي فنيل بده صدورد

بده  مربوط به پيریميددین (hHپروتون ) ،پروتون دوپيک  سطح  یربا  ppm 17/1-10/0 δچندتایی در 

( مربدوط بده tHبا سطح  یدر پيدک یدک پروتدون و پروتدون ) ppm 40/1 δصورد دوتایی دوتایی  در 

شوند  با سطح  یر پيک یک پروتون مشاهده می ppm 10/1 δپيریميدین به صورد دوتایی دوتایی در 

به صورد یکتایی با سطح  یر پيک یک پروتون دیده  ppm 4/0 δ ایميدا ول در( مربوط به dH) پروتون

 ( 87يشود )طيف شمارهمی

متقدارن جذب کششدی متقدارن و ندا گرفته شده است، KBrترکيب که در قرص  IRدر طيف    

 (88 ي)طيف شماره ظاهر شده است cm8185-1و  1884 ترتيب درگروه نيترو به

 نتيجه گيري  -1-5

هدا دهد که تحقيقاد وسيعی بر روي ایميدا و پيریميدینلمی شيمی نشان میمطالعه متون ع 

هاي تحقيقاتی در این ها انجام شده و در حال حاضر گروهبه دليل تنوع خواص بيولوژیکی و دارویی آن

هداي ایدم بدا اسدتفاده ا  کاتداليزگرباشند  ما نيز در این کار پژوهشی خود موفدق شدده مينه فعال می

هاي پدالادیم و را با استفاده ا  کاتاليزگر پيریميدین[a-1،8مس مشتقاد جدیدي ا  ایميدا و] -مپالادی
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بديس ي کاتداليزگر هداي ایدن کدار سداده بدودن واکدنش و امکدان تهيدهمس سنتز کنديم  ا  ویژگدی

 شود هاي تجاري موجود تهيه میبه راحتی ا  واکنشگر ( کلریدІІفسفين( پالادیم )فنيل)تري
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 بخش تجربي -9

 هايديدي آريلروش تهيه -9-2

( به مدد ml87( و آب )ml1/4سولفوریک غليظ ) (، اسيدmol782/7آمين )مخلوطی ا  آریل

سرد شد و به گراد ي سانتیه ده شد  سپس مخلوط تا دماي صفر درجهم یک ساعت در دماي اتاق

اضافه گردید  دما نباید  (ml1در آب ) (mol782/7)سدیم )قطره قطره( به آن محلولی ا  نيتریت آرامی

آب ( در mol72/7یدید )افزایش یابد  مخلوط حاصل به آرامی به محلولی ا  پتاسيم Cº87 بيش ا 

(ml87) دماي اتاق ادامه یافت  رسوب جدا شد و در  دن به مدد یک ساعت دیگر در افزوده شد و هم



   

 

هاي سنتز شده یدیدي واکنش تعدادي ا  آریلحلال مناسب متبلور گردید  خواص فيزیکی و بهره

 ( آمده است 8-8درجدول )

 هايديداز آريل تعدادي ي واكنشفيزيكي و بهره( خواص 2-9جدول )
 

 
 (                    بهره ي واکنش)%(              حلال تبلور ºCدماي ذوب )      یدید                            آریل      
 

 متانول     17   58-58        وبنزن         نيتریدو-1

 استاداتيل     11   802-800        بنزننيترویدو-4

  لاتانو                    47   58-52        بنزنیدونيترو-1-کلرو-4

 اتانول                 10   28-25        بنزنیدونيتر-8-کلرو-4

 اتانول    15   810-811        بنزنیدو-4

 

 ( كلريدІІفسفين(پالاديم )فنيلبيس )تريكاتاليزگر ي روش تهيه-9-1

( در متدانول g15/4مدول و  8/7) LiCl( و g 15/1مدول و 75/7) ( کلریددІІپالادیم )مخلوط 

( به آرامی به مخلوط در حال گردش اضدافه g5/10مول و  88/7فسفين )فنيل ده شد  تريخشک هم

اي مایل به قرمز تشکيل شده، در حمام آب رفلاکس شد تا جامدد  رد رندگ غيدر گردید  مخلوط قهوه

ي جامد پس ا صاف شدن بدا متدانول شسدته، خشدک و در قابل حل تشکيل گردد  مخلوط سرد شده

 [   15رم متبلور گردید]کلروف

 (32برميد)مو( پيريميدينيپروپينيل-1)-2-آمينو-1ي روش تهيه-9-9
 

بدا گرمدا حدل شدد   (ml87)( در استونيتریل g 4/8و mmol02پيریميدین )آمينو-1ترکيب 

( به محلول در حال چرخش اضافه و به مدد یک ساعت رفلاکدس mmol02و  ml1پروپارژیل برميد)

 ºC 111-117تشکيل شده صاف و در حلال اتانول متبلور گردید  دماي ذوب محصول گردید  رسوب 

 باشد می %17ي واکنش و بهره
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1H NMR, δ (d6-DMSO), 8/17 (t, 8H, CH), 5/8 (d, 1H, CH2), 0/8-1/41 (m, 8H, PyH), 

1/44-4/0 (br, 1H, NH2), IR, υ (KBr): 8877, 8177, 1877 cm-1 

بپا اسپتفاده از  (a-e39)پيريميپدين [a-1،2]ايميدازوبنزيل-1شتقات م يروش تهيه-9-4

 ( كلريدІІفسفين( پالاديم )فنيلكاتاليزگر بيس )تري

و  (ml5فرماميدد )متيدل( در ديmmol 10/8) برميددموپروپينيل( پریميدیني-1)-8-آمينو-1   

 mmolیدید ) ده شد  مخلوطی ا  آریلدقيقه هم 17( در جو آرگون به مدد mmol 8آمين )اتيلتري

( بده mmol 8/7یدیدد ) (І( و مس )mmol 75/7) ( کلریدІІ) فسفين( پالادیم فنيلبيس )تري (،05/7

یافت  پس ا  انجام واکنش و  ºC07ساعت در دماي  82مدد  دن بهمخلوط واکنش اضافه گردید و هم

متدانول در  %8فی سيليکاژلی گردید و بدا حدلال حذف حلال، مخلوط باقيمانده وارد ستون کروماتوگرا

 سا ي شد    کلروفرم خالص

 (a39)پيريميدين [a-1،2]ايميدازو (بنزيلنيترو-4)-1

 %21ي واکنش: بهره         ºC 855-854 دماي ذوب:

1H NMR, δ (d6-DMSO), 4/85 (s, 1H, CH2),  2/4-1/17 (m, 0H, PyH, ArH), 0/55 ( s, 8H, 

CH ایميدا ول), IR, υ (KBr): 8517, 8847 cm-1  

 ( b39[ پيريميدين )a-1،2]بنزيل( ايميدازونيترو-9)-1

 

 %57ي واکنش: بهره                    ºC 884-881 دماي ذوب:

1H NMR, δ (d6-DMSO), 4/11 (s, 1H, CH2), 2/41-1/42 (m, 0H, PyH, ArH), 0/51 ( s, 

8H, CH ایميدا ول), IR, υ (KBr): 8518, 8851 cm-1  

 (c39[ پيريميدين )a-1،2]بنزيل( ايميدازونيترو-9-كلرو-4)-1
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 %25 ي واکنش:بهره                    ºC 158-157دماي ذوب: 

1H NMR, δ (d6-DMSO), 4/17 (s, 1H, CH2), 2/14-4/78 (m, 0H, PyH, ArH, CH 

  IR, υ (KBr): 8511, 8847 cm-1 ,(ایميدا ول

 (  d39[ پيريميدين )a-1،2]بنزيل( ايميدازوستيلا-4)-1 
 

 %50 ي واکنش:بهره                    ºC 880-882دماي ذوب: 

1H NMR, δ (d6-DMSO), 1/55 (s, 8H, CH3),4/82 (s, 1H, CH2), 2/47-1/47 (m, 0H, PyH, 

ArH), 25/0  ( s,8H, CH ایميدا ول)  

 (  e39[ پيريميدين )a-1،2]بنزيل( ايميدازونيترو-4-متيل-1)-1
 

 %51 ي واکنش:بهره                    ºC 140-142دماي ذوب: 

 

1H NMR, δ (d6-DMSO), 1/ 87(s, 8H, CH3), 4/11 (s, 1H, CH2), 2/48-1/48 (m, 2H, PyH, 

ArH), 0/4 ( s,8H, CH ایميدا ول), IR, υ (KBr): 8581, 8841cm-1  
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 گاه هاي استفاده شدهدست
 

توسط بخش آناليز  MHz 577با ميدان  (H NMR1)اي هيدروژن ر ونانس مغناطيسی هسته

توسط بخش آناليز دسدتگاهی دانشدگاه صدنعتی  MHz 17دستگاهی دانشگاه صنعتی شریف و ميدان 

(، dی )(، دوتدایsشاهرود انجام گرفته است  چندگانگی ر ونانس مغناطيسی هسته به صورد یکتدایی )

( به عنوان استاندارد داخلی اسدتفاده TMSاند  ا  )( مشخص شدهbr( و پهن )m(، چندتایی)tتایی )سه

 شده است 

ثبدت  Spectrometer Shimadazu 470 IRي دسدتگاه ( به وسيلهIRطيف هاي مادون قرمز )

 باشند می (cm-1)هاي ارتعاشی در واحد عدد موجیاند  فرکانسگردیده

 گيري شده است اندا ه Bamsteadي دستگاه ب ترکيباد به وسيلهي ذونقطه
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Abstract 

In this work facile synthesis of new derivatives of imidazo[1,2-a]pyrimidines 

through palladium-catalyzed heteroannulation is reported. 

 Treatment of 2-aminopyrimidine (4) with propargyl bromide (94) in refluxing 

acetonitrile affords 2-amino-1-(2-propynyl) pyrimidinium bromide (91) in good yield. 

 When compound (91) was treated in DMF with the aryl halides (92a-g) and 

triethylamine in the presence of bis(triphenylphosphine)palladium chloride (II) and 

copper iodide at 70 ºC, the 2-arylsubstituted imidazo[1,2-a]pyrimidines (93a-g) were 

obtained in good to high yields. The reactions had to be carried out under an argon 

atmosphere, and the mixture of DMF and triethylamine had to be degassed prior to use.  
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