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 1اٌخٛاص اٌبيٌٛٛجيت ٚ / أٚ اٌعلاجيت ٌٙزٖ اٌّشوببث اٌذٍميت ) ِشوببث في ٘زا اٌفصً ٍٔخض 

 بٕضٚديبصيبيٓ ( ، ثُ ٔسخعشض اٌطشق اٌّخخٍفت ٌخشويب ٘زٖ اٌّشوببث.– 4، 

 

II -1-  تىسوديازيثيه– 4،  1الفائذج الثيىلىجيح و / أو العلاجيح لمركثاخ 

بٕضٚديبصيبيٓ ٌٙب أّ٘يت وبيشة جذا في ِيذاْ اٌصٕبعت اٌصيذلأيت ٚ – 4،  1إْ ِشخمبث ِشوببث 

بٕضٚديبصيبيٓ( ِٛجٛدة في اٌعذيذ ِٓ – 4،  1ِشوببث وزٌه في حأثيش٘ب اٌبيٌٛٛجي ، فٙزٖ اٌّشوببث )

 اٌّشوببث اٌّسخذعشة . ٔٛسد فيّب يٍي بععب ِٕٙب

عببسة عٓ ِجّٛعت ِٓ إٌّشطبث اٌطبيعيت ،   (PBD)بٕضٚديبصيبيٓ – 4،  1إْ ِشوببث بيشٌٚٛ -(أ

، ديث حُ اسخذعبس٘ب ِٓ اٌعذيذ ِٓ الأفشاد  [35] ٚاٌّعبداث اٌذيٛيت ، ٚاٌّعبدة ٌلأٚساَ اٌسشغبٔيت

عٓ غشيك حشىيً سٚابػ حىبفئيت بيٓ  ADNيّىٓ اْ ٔجذ ٘زٖ اٌّشوببث بشىً خبص في اٌـ  اٌىيّيبئيت . 

اِيٕٛ ٌمبعذة  -N2بٕضٚديبصيبيٓ  ٚ اٌّجّٛعت إٌيٛوٍيٛفيٍيت ٌٍ 11رسة اٌفذُ الاٌىخشٚفيٍيت سلُ 

 اٌخبٌي :شىً وّب ٘ٛ ِٛظخ في اٌ [.36]الجوانٌن

 

 الذور الثيىلىجي المهم للثىيح الكيميائيح للكىمثريتاستاتيه: 33شكلال

 

 كومارٌن  -بٕضٚديبصيبيٓ  – 4،  1ِشوببث بيشٌٚٛ  ثلاثة سلسلة منالحصول على تم  -ب(

(PBD-coumarine)  الألفة لرابطة الـ  بٌن الترابطتحقٌق هندسٌة مختلفة من أجل  بنٌةراثADN، دٌد جو الت

)الألفة لرابطة  الثلاثهذه المعالم ل احاسمتلعب دورا  ابطولرلالبنٌة الهندسٌة أن  أظهرت النتائج. السمٌة الخلوٌةوالخلوي ، 

 [37] .(السمٌة الخلوٌة دٌد الخلوي ، وج،و التADNالـ 
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 الذور الثيىلىجي المهم للثىيح الكيميائيح للكىمثريتاستاتيه : 34شكلال

 

ذو أهمٌة صٌدلانٌة ، حٌث أنه ٌستعمل فً  بٕضٚديبصيبيٓ – 4،  1بيشٌٚٛ  -لوثلاثً أزو -1،2،3إن الجزٌئ -(جـ

 النوويالحمض ألكلة 

(ADN-alkylation).  بٕضٚديبصيبيٓ – 4،  1بيشٌٚٛ  -ثلاثً أزولو -1،2،3 سلسلة منركٌب ت تمفٍمذ 

(1,2,3-triazole-PBD) ،المضاد  هانشاطالفة لروابط الحمض النووي حٌث تجلى ذلك فً  أظهرتالتً  و

 [38].موضع التجارب  السرطانٌة البشرٌة الخلاٌا واعدة فً، حٌث كانت النتائج للسرطان

 

 

 

 

 تىسوديازيثيه – 4،  1ولى تير -ثلاثي أزولو -1،2،3 الجزيئ: 35الشكل 
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بٕضٚديبصيبيٓ  – 4،  1 ثلاثً أزولو -1،2،4إن الإختبارات التً اجرٌت على المركب  -(د

[1,2,4]triazolo[4,3-a][1,4]benzodiazepine خخلاجبث بيٕج أْ ٌٗ فعبٌيت وبيشة جذا وّعبد ٌلا 

 .[40،  39]عٕذ ِب حّج اٌّمبسٔت بيّٕٙب   diazepamٚرٌه بذسجت أوبش دخى ِٓ اٌذيبصيببَ  

 

 

 

 تىسوديازيثيه له فعاليح ضذ الاختلاجاخ – 4،  1: 36الشكل 

 

II -2-  فائذج تيىلىجيح و / أو علاجيح تىسوديازيثيه راخ – 4،  1مركثاخ طرق تركية تعض مه 

بٕضٚديبصيبيٓ – 4،  1ِشوببث خشويب بعط ِٓ اٌّخبعت ٌطشق ٔخطشق في ٘زا اٌجضء ٌبعط اٌ

 ٚرٌه دسب أّ٘يخٙب ببٌٕسبت ٌعٍّٕب  فبئذة بيٌٛٛجيت ٚ / أٚ علاجيتراث 

 سببعي بيٛحٛوسي وشبٛٔيً بيبيشاصيٓ حّج ِعبٌجخٗ ِع  II -1اٌّشوب اٌذٌيً -(أ

pipérazineBoc -N أجً اٌذصٛي عٍى ِٓII -2  يٓ خّسيٓ بٚرٌه بّشدٚديت جيذة حخشاٚح

 وّب ٘ٛ ِٛظخ في اٌّخطػ أسفٍٗ .[41]50-85 % تببٌّبئٚ خّست ٚثّبٔيٓ 
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 المتفاعلاخ والشروط التجريثيح : 

(a) N-Boc-piperazine, MeCN, K2CO3, reflux, 24 h, (80–85%) 

(b) TFA, CH2Cl2, 8 h,(75–80% ) 

(c)le chlorhydrate dechlorure de nicotinoyle, MeCN, K2CO3, reflux, 24 h,(75–

80%). 

(d) DIBAL-H, CH2Cl2, 45 min, (55–60%). 

(e) FeCl3–NaI, MeCN, rt, 15 min, (50–60%). 

 

 فائذج تيىلىجيح و / أو علاجيحتىسوديازيثيه راخ – 4،  1مركثاخ تركية : 14المخطط 
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-4،3[ ثلاثي أصٌٚٛ]4H - [1،2،4–-)أسيً( -1-فٍٛسٚ فيٕيً( -2) -6-وٍٛسٚ  -8إْ -(ب

a[]1،4ٓديٙيذسٚ  -1،3-فٍٛسٚ فيٕيً( -2) -5 -وٍٛسٚ  -7حُ حذعيشٖ عٓ غشيك ِعبٌجت  [بٕضٚديبصٚبي

–2H 1،4-ٓ[.43،  42ِع ٘يذساصيٕبث ِخخٍفت لأدّبض عطشيت ] ثيْٛ – 2- بٕضٚديبصٚبي 

 

اٌّخٛفشة ٌخٕخج اٌمصذيشيت ِع عذد ِٓ اٌّشوببث اٌععٛيت يّىٓ اْ حخفبعًحشيفلاث الايٕٛي  إْ-(جـ

 وّب ٘ٛ ِٛظخ في اٌّخطػ أسفٍٗ[.44] (PBDs)بٕضٚديبصيبيٓ -[c[]1،4-2،1بيشٌٚٛ ]
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 تىسوديازيثيه -[c[]1،4-2،1تيرولى ]تركية  : 51المخطط 

 

حُ إسجبعٙب بٛاسطت بشِٚٛ ٘يذسيذ (PBDs)بٕضٚديبصيبيٓ -[c[]1،4 -2،1بيشٌٚٛ ]ِشوببث  إْ-(د

 اٌصٛديَٛ ِٓ أجً اٌذصٛي عٍى ِشوببث بيٕيت .

٘لاَ  إيّيٓ عٕذ ٚظعٙب عٍى بيشٌٚٛ بٕضٚديبصيبيٓ أِيٕيت اٌّذّيت حخذٛي إٌى اٌىشبيٕٛياٌّشوببث اٌبيٕيت 

 [.45اٌسيٍيس اٌشغب ]
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-5-صيبيٓ[ديب1،4بٕضٚ] –3H–ديٙيذسٚ  – 4،5 عٍّيت بسيطت ، ٚ في ِشدٍخيٓ يّىٓ حشويببطشق -(هـ

 وّب ٘ٛ ِٛظخ في اٌّخطػ أسفٍٗ. [47،  46الايضٚ سيبٔيذ ]أْٚ عٓ غشيك ويّيبء 

 

 

 أون-5-[ديازيثيه1،4تىسو] –3H–ديهيذرو  – 4،5ة  تركي : 16المخطط 

 

 –1،2،3،4-أٚوضٚ-5ِٚخعذدة الأغشاض ِخبعت ٌخشويب ِشخمبث راث فعبٌيت وبيشة غشق عٍّيت ٕ٘بن -(و

اٌخي حّىٓ ِٓ اٌذصٛي عٍى حشىيٍت وبيشة ِٓ اٌّشوببث بٕضٚديبصيبيٓ  – 5H– 1ْ4–سببعي ٘يذسٚ 

 [. وّب ٘ٛ ِٛظخ في اٌّخطػ أسف49ٍٗ،  48]راث فبئذة علاجيت ِّيضة 
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 ديازيثيهتىسو 4 ,1فعاليح مشتقاخ: 71المخطط 

 

 


