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　　摘 　要 :查尔酮化合物是芳香醛酮发生交叉羟醛缩合的产物 ,它不仅是一种重要的有机合成中间体 ,还

具有多种药理作用和生物活性 ;综述了最近几年来合成查尔酮化合物的反应体系、合成方法 ,并介绍了各种

反应体系的优点及其合成查尔酮化合物的产率范围 ,认为查尔酮化合物的合成将以新技术、新方法和无污

染的绿色合成为发展方向。
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1　概　述

查尔酮类化合物是一类广泛存在于甘草、红花等药用植物中的天然有机化合物 ,由于其分子结构具有

较大的柔性 ,能与不同的受体结合 ,因此具有广泛的生物活性 [ 1, 2 ]。由于其显著的生物药理活性及独特的可

塑性结构 ,近年来引起了化学工作者的研究兴趣。据有关文献报道 ,许多查尔酮化合物具有抗蛲虫 [ 3 ]、抗过

敏 [ 4 ]、抗肿瘤、抑制和清除氧自由基、抗菌、抗病毒、抗溃疡和解痉等生物活性 [ 5 - 10 ] ,是一类研究价值很高的

化合物。近年来 ,还有文献报道查尔酮的共轭效应使其电子流动性非常好 ,且具有不对称的结构 ,所以是优

越的有机非线性光学材料 ,可以作为光储存、光计算、激光波长转换材料 [ 11, 12 ]。此外 ,查尔酮还可用作光化

学中的光交联剂、荧光材料和液晶材料等 [ 13, 14 ]。除此之外查尔酮还是一种重要的有机合成中间体 ,可用于

香料和药物 [ 15 ]等精细化学品的合成。

2　合成方法研究

2. 1　经苯乙酮与芳醛进行 C1aisen2Schm idt缩合反应的方法

查尔酮合成方法多采用在碱 /酸催化下苯乙酮与芳醛进行羟醛缩合反应 ,合成路线为 :

查尔酮的经典合成方法是使用强碱如氢氧化钠、醇钠 ,或者强酸来催化苯乙酮及其衍生物与芳香醛进



行缩合反应而得到 ,但副反应多 ,产率较低 [ 16 ]
,产率在 10% ～70% ,因此人们对其合成条件的改进作了大量

的探索工作 ,并提出了不少新型的催化试剂 ,其合成的手段也越来越多样化。

2. 1. 1　溶液合成

2007年董秋静等报道 [ 17 ]以苯甲醛和苯乙酮衍生物为原料 ,在氢氧化钠乙醇水溶液中 ,室温下制备了一

系列的查尔酮衍生物。方法简单 ,操作容易 ,后处理方便 ,收率在 60% ～90%之间 ,特别适合于羟基查尔酮

的合成。

2. 1. 2　微波合成

自从 Gedye等 [ 18 ]于 1986年将微波辐射用于有机合成反应以来 ,微波技术在有机合成中已得到了广泛

的应用 [ 19, 20 ]。2007年朱凤霞 [ 21 ]等报道了用 NaOH作催化剂、无水乙醇作溶剂 ,在微波辐射条件下使乙酰基

二茂铁与芳醛发生缩合反应以制备 9 个二茂铁基查尔酮衍生物。反应时间只需 0. 5～4 m in,产率 61% ～

84%之间 ,操作简便。合成路线为 :

2006年徐洲等 [ 22 ]报道了用 2 -羟基苯乙酮与取代苯甲醛在 20%NaOH 水溶液中 ,在四丁基溴化铵 ( TB2
AB ) 存在下 ,微波辐射 3～7 m in ,合成了 13种羟基查尔酮及其衍生物 ,收率良好 ,在 57% ～85%之间。反应

中四丁基溴化铵是必不可少的 ,起胶束的作用。在使用微波加热的时候 ,采用间歇加热方式 ,因为连续加热

容易使水冲出反应体系 ,反应路线为 :

2007年刘兴利等 [ 23 ]报道了以硝基苯乙酮和取代苯甲醛为原料 ,在微波辐射无溶剂条件下 ,以理想的产

率得到 9个查尔酮。操作简单、反应速度快、产率高 ,是一种合成查尔酮的好方法。合成路线为 :

微波干法与一般溶剂反应方法比较具有的优势是 : (1) 不受溶剂活性因素的影响 ,可有效减少副反应 ;

(2) 不受溶剂沸点、挥发性等因素影响 ,反应可在较宽的温度范围内进行 ; (3) 反应速度增大 1 337～4 114

倍 ,大大地缩短了反应时间 ; (4) 目标物的产率得到较大的提高。微波干法反应的产率在 90% ～98%之间 ,

而一般溶剂反应的产率在 57% ～82%之间。因此微波干反应法是合成查尔酮的一种对环境友好、简便、高
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效、实用的好方法。

2. 1. 3　相转移催化剂合成

在碱催化下苯乙酮与芳醛进行 C1aisen2Schm idt缩合反应 ,通常用诸如氢氧化钠、氢氧化钡、氟化钾固载

于氧化铝等的碱性催化剂进行催化。但如果仅仅用碱性催化剂催化 ,常有副产物 ,产率也不高 ,多在 50% ～

70%。2006年蒋新宇等 [ 24 ]报道了以聚乙二醇 ( PEG)为相转移催化剂进行了苯甲醛与苯乙酮的克莱森–施

密特缩合反应 ,在较优化的合成条件下 ,查耳酮产率可达 80%。

2. 1. 4　绿色合成

传统的克莱森–施密特缩合反应以 10% ～60%的氢氧化物或乙醇钠等强碱溶液作底物 ,于 50 ℃下在

有机溶剂中反应 12～15 h,但使用强碱的副反应较多 ,产率较低 ,分离提纯困难 ,且大多数有机溶剂通常都比

较贵 ,易燃、易爆、有毒、对环境有污染。虽然有机碲对反应有较好的催化效果 ,但制备困难、价格昂贵。因

此迫切需要一种清洁、经济、无毒且无废物生成的生产工艺。2006年段宏昌等 [ 25 ]报道了以苯甲醛衍生物和

苯乙酮为原料 ,弱碱碳酸钾为催化剂 ,用十六烷基三甲基溴化铵 (CTMAB )作相转移催化剂 ,以水作溶剂于回

流条件下反应 6 h,产率高达 90%。工艺具有反应条件温和、化学选择性强、不用惰性气体保护、产物易分

离、合成方法简单等优点。合成路线为 :

2006年吴浩等 [ 26 ]报道了以离子液体 1, 3 -二丁基 - 2 - 甲基四氟硼酸咪唑盐 ( [ dbm im ]BF 4) 为反应

溶剂 ,以水滑石作催化剂的绿色无污染合成查尔酮的新方法。合成路线为 :

研究结果表明 ,当温度为 343 K时 ,在 50 mL的 [ dbm im ]BF 4中加入 0. 1 mol苯甲醛和 0. 1 mol苯乙酮 ,

以 2 g水滑石为催化剂 ,反应 2 h,查尔酮产率可以达到 98. 5%。反应体系易于产物分离 ,离子液体和水滑石

可以循环使用 ,可实现绿色无污染合成。反应体系具有高效、环境友好的特点 ,具有良好的应用前景。

2. 1. 5　室温下合成

已报道的羟基查尔酮的合成方法较多 ,如 :羟基苯乙酮与取代苯甲醛在浓碱的醇溶液中缩合 ;先将羟基

保护 ,再缩合 ;羟基苯乙酮与取代苯甲醛在乙二醇溶液中 ,硼酸为催化剂 , ( 110～120) ℃加热 6 h等。但上

述方法存在产率低、副产物多、操作繁琐 ,反应时间长等缺点。2008年党珊等 [ 27 ]报道了以未保护羟基的取

代邻羟基查尔酮 (1a～1e)和取代苯甲醛 (2f, 2 j, 2 l, 2p , 2 t)为原料 ,在稀 NaOH /乙醇溶液中 ,室温反应 ,合成

了 23种 2′-羟基查尔酮 (3a～3w,其中 3d～3w为新化合物 ) ,收率 48% ～90%。方法条件温和 ,步骤简捷 ,

为类似化合物的合成提供了依据。合成路线为 :
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　　此外 , 2007年杨金会等 [ 28 ]报道了以 2, 4, 6 - 三羟基苯乙酮和对羟基苯甲醛为起始原料 ,经选择性的甲

基化 ,甲氧甲基化 ,羟醛缩合 ,还原 ,脱保护等反应首次完成了 2′, 4 - 二羟基 - 4′, 6′- 二甲氧基 2二氢查尔

酮的全合成 ,总收率 40%。目标产物具有抗氧化性。

2. 2　采用酰基化、Fries重排和醇醛缩合反应合成方法

2008年石秀梅等 [ 29 ]报道了利用间苯二酚作为起始原料 ,通过酰基化、Fries重排、醇醛缩合反应合成中

间体 3, 5 -二羟基查尔酮 ,收率达 80%。方法具有反应时间短、操作简便、收率较好等优点。合成路线为 :

2. 3　其他合成方法

2006年廖头根等 [ 30 ]报道了以 3, 5 - 二羟基苯甲酸为原料 ,分别经酯化、甲氧甲基保护或甲基化、酰肼

化、氧化、醛酮缩合、脱保护基、O -法呢基化或 O -异戊烯基化等步骤 ,以 5. 6% ～46%的总收率合成了 8个

未见文献报道的查尔酮类化合物 1a～1h。化合物 1b在组织蛋白酶 B (CAT - B )模型、化合物 1e在细胞分

离周期基因 25表达的蛋白磷酸酶 (CDC25)模型中表现出良好的活性。合成路线为 :
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3　展　望

综上所述 ,对查尔酮类化合物合成方法的研究 ,人们已经开展了较为深入系统的工作 ,随着越来越多查

尔酮化合物的发现 ,化学工作者的合成工作也越来越重 ,继续深入研究其构效关系 ,寻求简便易行的绿色合

成方法 ,开发生理活性好、应用前景好的该类化合物将是今后的研究方向。
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Research progress in synthesis of chalcones by new methods
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Abstract: Chalcones are p roducts of the cross2aldol condensation of ketones and aldehydes. Chalcones and

their derivatives are important intemediates in organic synthesis and a variety of pharmacological effects and biologi2

cal activity. This article reviews all kinds of reaction system and systhesis methods in the recent years, introduces a

variety of advantages of each reaction system and p roduction rate scope of synthesized Chalcone compounds and p re2

dicts that future flavones synthesis development direction is to use new technology, new methods and green synthesis

without pollution.
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