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摘  要 

吖啶及其衍生物是一类重要的含氮稠合三环芳烃，其独特的刚性平面共轭结构赋予其优异的电学、光物

理及化学性能，在有机合成、材料科学及药物化学等领域备受关注。因此，发展高效、便捷的合成方法

始终是该领域的研究重点。本文围绕吖啶及其衍生物的合成策略展开系统综述，重点阐述分子内环化、

分子间串联环化及若干特殊反应在目标化合物制备中的应用。通过对各方法的反应特征、底物适用范围

及局限性进行归纳与比较，以期为吖啶及其衍生物的合成研究提供有益参考。 
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Abstract 
Acridine and its derivatives represent an important class of nitrogen-containing fused tricyclic ar-
omatics. Their unique rigid planar conjugated structure imparts outstanding electrical, photophys-
ical, and chemical properties, attracting considerable attention across the fields of organic synthe-
sis, materials science, and medicinal chemistry. Accordingly, the development of efficient and prac-
tical synthetic methodologies has remained a central research focus in this area. This review sys-
tematically summarizes the synthetic strategies for acridine and its derivatives, with an emphasis 
on the applications of intramolecular cyclization, intermolecular cascade cyclization, and several 
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specialized reactions in the construction of target compounds. By comparing and evaluating the re-
action characteristics, substrate scopes, and limitations of these methods, this review aims to pro-
vide useful guidance for the future synthetic study of acridine and its derivatives.  
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1. 引言 

含氮杂环化合物是天然产物、药物分子及功能材料中广泛存在的重要结构单元，在医药、农药、光

电材料、有机半导体和荧光探针等领域具有重要应用价值[1] [2]。吖啶(Acridine)及其衍生物作为一类典型

的含氮稠合芳香杂环化合物，由于其独特的平面共轭结构和优异的电子传输性能，在药物化学和材料科

学领域受到持续关注[3] [4]。吖啶骨架中的氮原子能够有效调控分子的电子性质、酸碱特征及光物理行为，

使其广泛应用于荧光探针、光敏剂、OLED 材料以及有机电子器件中[5]-[7]。同时，平面刚性的吖啶结构

易于与 DNA 碱基对发生 π-π 堆积和嵌插作用，因此许多吖啶衍生物表现出优异的抗肿瘤、抗菌和抗寄生

虫活性[8] [9]。由于取代基类型和取代位置可显著影响其构效关系、光谱响应和生物活性，发展高效、简

便、区域选择性良好且底物适用范围广的吖啶类化合物合成方法，一直是杂环合成、药物化学和功能分

子设计领域的重要研究内容。 

2. 吖啶及其衍生物的合成策略 

根据骨架构建与反应过程的不同，吖啶及其衍生物的合成方法主要包括分子内环化、分子间串联环

化、氧化反应、重排/骨架重组反应以及氮–碘交换等特殊反应。其中，分子间串联环化反应是最常用的

合成策略，在步骤经济性与结构多样化方面独具优势。本文拟围绕上述合成方法，对相关研究进展进行

综述。 

2.1. 分子内环化反应合成吖啶 

分子内环化反应通常以预先构建的芳胺、芳基醛、Schiff 碱、二芳胺或乙烯基二芳胺等结构前体为底

物，在酸、Lewis 酸或过渡金属催化/促进条件下，通过分子内 C-C 或 C-N 键形成完成吖啶骨架的构建。

该类方法的关键特征在于成环所需的反应位点已预先整合于同一分子中，故反应路径相对明确，区域选

择性通常较好，适用于特定取代吖啶骨架的定向合成。然而，该策略需提前制备相应的环化前体，对底

物结构设计与官能团定位有一定要求。 
2010 年，Tsvelikhovsky 和 Buchwald [10]报道了一种 Pd 配体控制的选择性环化反应，以 2-溴苯乙烯

和 2-氯苯胺衍生物经 C-N 偶联得到的乙烯基二芳胺为共同前体，在 Pd2(dba)3、三叔丁基膦配体 P(t-Bu)3(通
常以其 HBF4 盐形式使用)和 NaOtBu 作用下，经 Heck 型环化及 β-H 消除选择性合成 9-甲基吖啶及其衍

生物(图 1)。该方法条件相对温和，区域选择性良好，适用于多种取代底物，并能以良好至优异收率构建

吖啶骨架。 
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Figure 1. Synthesis of 9-methylacridine derivatives from 2-bromostyrene and 2-chloroaniline derivatives via Pd-catalyzed C-
N coupling and intramolecular cyclization of vinyldiarylamine intermediates 
图 1. 由 2-溴苯乙烯和 2-氯苯胺衍生物经 Pd 催化 C-N 偶联及乙烯基二芳胺中间体分子内环化反应合成 9-甲基吖啶

衍生物 
 

2013 年，母瀛等[11]报道了一种 ZnCl2 促进的邻芳氨基苯基 Schiff 碱分子内环化合成吖啶的方法(图
2)。该反应以易得的 Schiff 碱为底物，在 ZnCl2/THF 体系中于 80℃反应 24 h，可获得多种取代吖啶衍生

物。机理上，ZnCl2 与亚胺氮配位并活化 C=N 键，随后芳环邻位分子内进攻，经质子转移、脱苯胺及芳

构化生成吖啶产物(图 3)。该方法条件温和、操作简便，避免了传统 Bernthsen 反应的高温强酸条件，并

可用于苯并吖啶及多环氮杂芳香化合物的构建。 
 

 
Figure 2. Synthesis of fused nitrogen-containing heteroaromatic derivatives via ZnCl2-promoted intramolecular 
cyclization of ortho-arylaminophenyl Schiff bases 
图 2. ZnCl2促进的邻芳氨基苯基 Schiff 碱分子内环化反应合成稠合含氮杂芳烃衍生物 

 

 
Figure 3. Proposed mechanism for the formation of acridine derivatives via ZnCl2-promoted 
intramolecular cyclization of o-arylaminophenyl Schiff bases 
图 3. ZnCl2促进邻芳氨基苯基 Schiff 碱分子内环化合成吖啶衍生物的推测机理 

 
2020 年，Mongin 课题组[12]报道了一种以 2-氨基苯甲醛为共同前体合成吖啶类化合物的策略(图 4)。

该方法首先以碘苯为芳基化试剂，在活化铜和碳酸钾作用下，于二丁醚回流条件中发生铜介导的 N-芳基

化反应，生成 2-芳氨基苯甲醛中间体；随后在硫酸/乙酸体系中经酸促进分子内环化，并经氨水处理获得
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吖啶骨架。该策略还可延伸用于吖啶酮衍生物的合成，为具有潜在抗黑色素瘤活性和荧光性质的含氮稠

环化合物提供了有效合成途径。 
 

 
Figure 4. Synthesis of acridine derivatives from 2-aminobenzaldehyde via Cu-mediated N-arylation 
and acid-mediated intramolecular cyclization 
图 4. 2-氨基苯甲醛经铜介导 N-芳基化和酸促进分子内环化反应合成吖啶衍生物 

 
2022 年，王泽超课题组[13]报道了一种由三氟化硼乙醚促进的分子内环化反应，用于高效合成 9-取

代吖啶衍生物。该反应以 2-苯氨基二苯甲酮衍生物为原料，在 BF3∙Et2O 作用下，于氩气气氛中经分子内

Friedel-Crafts 环化及脱水芳构化过程，快速构建吖啶骨架(图 5)。该方法无需使用过渡金属催化剂，具有

反应时间短、操作简便、官能团兼容性良好及产率高等特点。所得吖啶衍生物具有较好的光致发光性能，

在有机发光材料领域展现出潜在的应用价值。 
 

 
Figure 5. Synthesis of 9-substituted acridine derivatives via BF3·OEt2-promoted intramolecular cy-
clization of 2-(phenylamino)aryl ketones 
图 5. 2-(苯氨基)芳基酮经 BF3∙OEt2促进的分子内环化反应合成 9-取代吖啶衍生物 

2.2. 分子间串联环化反应合成吖啶 

分子间串联环化反应通过两个或多个简单底物间的连续成键过程构建吖啶骨架。反应通常经由芳基

化、偶联、加成、C-H 活化或胺化等步骤形成关键中间体，继而发生分子内关环与芳构化生成目标产物。

该类反应涵盖芳炔环合、钯催化串联偶联/环化、Rh(III)催化 C-H 胺化/环化、铜催化胺化/环化及其他多

步一锅化串联过程。与分子内环化反应相比，分子间串联环化反应原料组合更为灵活，便于快速引入不

同取代基并提高产物结构多样性；但由于涉及多个中间体与竞争路径，其对催化体系、底物比例及反应

条件的选择性控制要求更高。 
2010 年，Rogness 和 Larock [14]报道了一种温和的一步法合成吖啶：以邻氨基芳基酮为底物，邻-(三

甲基硅基)芳基三氟甲磺酸酯在 CsF 作用下原位生成芳炔，随后发生[4 + 2]环合(图 6)。该方法条件温和、

底物适用性较好，可耐受甲氧基、卤素等取代基，并能构建多种 9-取代或稠环吖啶，但邻氨基苯甲醛类

底物收率较低。其可能的机理为氟离子诱导苯炔前体生成苯炔后，邻氨基苯乙酮的氨基进攻苯炔形成芳

基负离子中间体，该负离子再分子内进攻羰基关环，随后脱水芳构化生成 9-甲基吖啶；若负离子被质子

化，则得到 N-芳基化副产物(图 7)。 
 

 
Figure 6. Synthesis of 9-methylacridine by reaction of 2-aminoacetophenone with benzyne precursor 
图 6. 2-氨基苯乙酮与苯炔前体反应合成 9-甲基吖啶 
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Figure 7. Possible mechanism for the synthesis of 9-methylacridine from 2-aminoacetophenone and a benzyne precursor 
图 7. 2-氨基苯乙酮与苯炔前体反应合成 9-甲基吖啶可能的机理 
 

2012 年，王剑波课题组[15]报道了一种钯催化自动串联合成吖啶的方法(图 8)。该反应以邻二卤代苯

和邻氨基芳基 N-对甲苯磺酰腙为原料，在 Pd2(dba)3/RuPhos 催化体系以及 LiOtBu 和 H2O 存在下，通过

连续的 C=C 键形成和分子内 C(sp2)-N 偶联，一锅法构建吖啶骨架，表现出较好的合成效率。 
 

 
Figure 8. Synthesis of acridine derivatives by palladium-catalyzed tandem reaction of 1,2-di-
bromobenzene and 2-aminoaryl N-tosylhydrazones 
图 8. 1,2-二溴苯与 2-氨基芳基 N-对甲苯磺酰腙经钯催化串联反应合成吖啶衍生物 

 
2013 年，Ellman 课题组[16]报道了一种 Rh(III)催化的芳香叠氮化物与芳香亚胺的形式[3 + 3]环化反

应，实现了吖啶衍生物的快速构建。该反应以[Cp*Rh(CH3CN)3] (SbF6)2 为催化剂，在 DCE 中加热反应，

经亚胺导向的邻位 C-H 胺化、分子内亲电芳香取代和芳构化过程生成吖啶(图 9)。芳香醛也可在苄胺催化

下原位形成亚胺后参与反应(图 10)。该方法底物适用范围广、区域选择性好，可高效合成多取代及非对

称吖啶类化合物。 
 

 
Figure 9. Synthesis of acridine derivatives by reaction of N-phenyl ketimine derivatives and aryl azides 
图 9. N-苯基酮亚胺衍生物与芳基叠氮化物反应合成吖啶类衍生物 

 

 
Figure 10. Synthesis of acridine derivatives by reaction of substituted benzaldehyde derivatives and aryl azides 
图 10. 取代苯甲醛衍生物与芳基叠氮化物反应合成吖啶类衍生物 

 
2014 年，陈超课题组[17]报道了一种铜催化邻氰基苯胺与二芳基碘鎓盐的串联环化反应，用于构建 

9-氨基吖啶类骨架(图 11)。该反应机理可能为先经历铜催化 C-N 芳基化过程，随后通过分子内环化、芳

构化等串联步骤构建吖啶骨架(图 12)。该方法可通过调控底物比例实现喹唑啉亚胺和吖啶两类含氮杂环

的选择性合成。 
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Figure 11. Synthesis of 9-aminoacridine derivatives via Cu-catalyzed tandem cyclization of o-cyanoanilines 
and diaryliodonium salts 
图 11. 邻氰基苯胺与二芳基碘鎓盐经铜催化串联环化反应合成 9-氨基吖啶衍生物 

 

 
Figure 12. Plausible mechanism for the synthesis of 9-aminoacridine derivatives via Cu-catalyzed tandem 
cyclization of o-cyanoanilines and diaryliodonium salts 
图 12. 邻氰基苯胺与二芳基碘鎓盐经铜催化串联环化反应合成 9-氨基吖啶衍生物可能的机理 

 
2017 年，成江课题组[18]报道了一种 Rh(III)催化芳香醛与亚硝基芳烃合成吖啶的方法(图 13)。该方

法原料易得，底物适用性较好，芳香醛底物可获得 45%~88%收率，亚硝基芳烃底物可获得 65%~83%收

率，并能放大至 5.0 mmol 规模，以 63%收率得到目标产物，体现出一定的合成实用性。该反应可能的机

理为醛与苄胺成亚胺后，经 Rh(III)催化 C-H 活化、亚硝基插入以及 DCE 参与的转化和环化芳构化反应

生成吖啶(图 14)。 
 

 
Figure 13. Synthesis of acridine derivatives by Rh(III)-catalyzed reaction of aldehydes and nitrosoarenes 
图 13. Rh(III)催化醛与芳基亚硝基化合物反应合成吖啶衍生物 

 

 
Figure 14. Proposed reaction mechanism for the Rh(III)-catalyzed synthesis of acridine derivatives from al-
dehydes and arylnitroso compounds 
图 14. Rh(III)催化醛与芳基亚硝基化合物反应合成吖啶衍生物的可能反应机理 
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2018 年，Fort 课题组[19]报道了一种 Pd 催化端炔与双(2-溴苯基)胺反应合成 9-取代吖啶的方法。该

反应在 180℃微波或常规加热反应条件下，可选择性生成 9-苄基、9-烷基等取代吖啶衍生物(图 15)。反应

可能的机理为端炔经 Pd/Cu 催化偶联后发生分子内 Pd 插入环化，再经质子脱金属化和互变异构生成 9-
取代吖啶。研究表明，二胺溶剂和升高温度有利于反应由双 Sonogashira 偶联途径转向分子内环化途径，

从而促进吖啶骨架的形成。 
 

 
Figure 15. Synthesis of 9-substituted acridine derivatives from terminal alkynes and bis(2-bromophenyl)amine 
图 15. 端炔与双(2-溴苯基)胺反应合成 9-取代吖啶衍生物 

 
2018 年，Kim 和 Park 课题组[20]报道了一种阳离子 Rh(III)催化的苯甲醛与 C3-芳基取代 anthranils 

(苯并异噁唑)反应合成 2-酰基吖啶衍生物的方法(图 16)。该反应可能的机理为 anthranil 先生成酰基苯胺

并与醛形成瞬态亚胺，随后经 Rh(III)催化 C-H 活化、迁移插入、质子解离和分子内环化芳构化生成 2-酰
基吖啶(图 17)。该方法中 anthranils 同时作为胺化试剂和瞬态导向基来源，反应具有底物范围较广、官能

团耐受性较好等优点。 
 

 
Figure 16. Rh(III)-catalyzed synthesis of 2-acyl acridine derivatives from aromatic aldehydes and anthranils 
图 16. Rh(III)催化芳香醛与 anthranils 反应合成 2-酰基吖啶衍生物 

 

 
Figure 17. Proposed reaction mechanism for the Rh(III)-catalyzed synthesis of 2-acyl acridine derivatives 
from aromatic aldehydes and anthranils 
图 17. Rh(III)催化芳香醛与 anthranils 反应合成 2-酰基吖啶衍生物的可能反应机理 
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2022 年，魏瑜课题组[21]报道了一种以苯并异噁唑类化合物(anthranils)与芳基硼酸为通用底物构建吖

啶骨架的合成策略。该方法在 Cu(NO3)2∙3H2O 和 HCl 共同促进下，芳基硼酸与苯并异噁唑通过串联胺化、

环化过程，一步合成吖啶类产物(图 18)。该策略具有反应条件简洁、空气氛围可操作、底物适用范围较

广和产物类型多样等特点。 
 

 
Figure 18. Synthesis of acridine derivatives via Cu-catalyzed amination/annulation cascades between an-
thranils and arylboronic acids 
图 18. 铜催化苯并异噁唑类化合物与芳基硼酸发生胺化/环化串联反应合成吖啶衍生物 

 
2023 年，Nanda 课题组[22]报道了一种阴离子苯并环化策略，用于区域选择性构建不对称吖啶衍生

物。该方法以含苯亚磺酰甲基的喹啉衍生物和取代丙烯酸酯为原料，在 LHMDS (六甲基二硅基氨基锂)作
用下，经过 Michael 加成、分子内环化、消除及芳构化过程，区域选择性地生成不对称羟基吖啶羧酸酯衍

生物(图 19)。该反应无需使用过渡金属催化剂，具有区域选择性高、官能团耐受性良好和底物适用范围

广等优点，最高收率可达 95%。 
 

 
Figure 19. Synthesis of unsymmetrical hydroxyacridine derivatives via LHMDS-mediated anionic benzan-
nulation reaction 
图 19. LHMDS 介导的阴离子型苯并环化反应合成不对称羟基吖啶衍生物 

 
2025 年，Nagarajan 和 Khan [23]报道了一种 Cu-TEMPO 催化合成苯并[a]吖啶衍生物的方法。该反应

以 2-氨基-5-氯二苯甲醇、四氢萘-2-醇和取代苄醇为原料，在 Cu(NO3)2、2,2'-联吡啶、TEMPO 和叔丁醇

钾作用下，以 DMU/草酸共熔体系为反应介质，于 100℃反应 3 h，一锅构建苯并[a]吖啶骨架，目标产物

的最高收率可达 88% (图 20)。该反应首先通过 Cu-TEMPO 体系将醇原位氧化为相应的羰基化合物，随后

依次发生 Friedländer 环合和苄位 C(sp3)-H 官能团化反应，生成具有环外芳基亚甲基结构的苯并[a]吖啶衍

生物。 
 

 
Figure 20. Synthesis of benzo[a]acridine derivatives via Cu-TEMPO-catalyzed dehydrogenative Friedländer 
annulation and C(sp3)-H functionalization 
图 20. 铜-TEMPO 催化脱氢 Friedländer 环化串联 C(sp3)-H 官能化反应合成苯并[a]吖啶衍生物 
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2.3. 氧化反应生成吖啶 

氧化法合成吖啶主要通过环合中间体、二氢吖啶或四氢吖啶前体的氧化脱氢、氧化芳构化或氧化环

化，构建稳定的吖啶芳香骨架。常见策略包括 Friedländer 环合–氧化脱氢、钯催化有氧氧化、可见光/TiO2

催化脱氢及 DDQ 促进的无金属芳构化。与传统高温强酸环化相比，该方法步骤简洁、条件相对温和，有

利于后期修饰；但对氧化剂、气氛、光照及底物结构较为敏感，需严格控制反应条件。 
2016 年，王哲正课题组[24]报道了一种无金属参与的环合/有氧氧化脱氢策略，实现了邻酰基苯胺与

环己酮类化合物合成吖啶衍生物(图 21)。该反应以 TBHP 为氧化剂，在 O2气氛和 110℃条件下进行，可

通过 Friedländer 环合、aza-allyl 氧化及脱水芳构化过程构建吖啶骨架。该方法避免了贵金属催化剂的使

用，底物适用范围较广，产率中等至良好，且以水为主要副产物，为绿色合成吖啶类化合物提供了有效

途径。 
 

 
Figure 21. Synthesis of benzoacridine derivatives by reaction of 2-aminobenzophenone de-
rivatives and substituted tetralone derivatives 
图 21. 2-氨基二苯甲酮衍生物与取代四氢萘酮衍生物反应合成苯并吖啶衍生物 

 
2017 年，吴艳超课题组[25]报道了一种三氟乙酸钯(II)催化的区域选择性氧化环化反应，以环己酮类

化合物与 2-氨基芳基酮为原料，在 2-氨基吡啶配体、柠檬酸添加剂和氧气作用下，于甲苯中加热，一锅

合成多取代吖啶。该反应经历 Friedländer 环化、钯催化脱氢芳构化等过程构建吖啶骨架(图 22)，具有原

料易得、区域选择性高、避免使用危险氧化剂、仅生成水作为副产物等优点。 
 

 
Figure 22. Synthesis of acridine derivatives by reaction of 2-aminoaryl ketone derivatives 
and substituted cyclohexanone derivatives 
图 22. 2-氨基芳基酮衍生物与取代环己酮衍生物反应合成吖啶衍生物 

 
2023 年，Park 课题组[26]报道了一种可见光介导的 TiO2催化有氧脱氢反应，并将其应用于吖啶的制

备。该方法以 9,10-二氢吖啶为底物，在 TiO2 P25 催化剂以及 O2气氛和蓝光照射条件下室温反应 2 h，可

高效脱氢生成吖啶(图 23)。该反应以廉价、稳定且低毒的 TiO2作为非均相光催化剂，以分子氧作为绿色

氧化剂，避免了传统高温或贵金属氧化体系的使用。此外，该方法还可放大至间歇体系和连续流体系，

其中连续流条件下能够在较短停留时间内实现较高转化率，显示出较好的可放大性。 
 

 
Figure 23. Synthesis of acridine from 9,10-dihydroacridine via visible-light-mediated and 
TiO2-catalyzed aerobic dehydrogenation 
图 23. 9,10-二氢吖啶经 TiO2催化和可见光介导的有氧氧化脱氢反应合成吖啶 
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2025 年，Kashinath 等[27]报道了一种 DDQ 促进的无金属氧化级联反应，用于合成吖啶酰基酮和 4-
苯甲酰吖啶酮衍生物。该方法以 C4-官能化 1,2,3,4-四氢吖啶为原料，在 DDQ (2 equiv.)和分子氧作用下，

经连续脱氢芳构化和 C(sp2)-H 氧化过程，生成吖啶衍生物(图 24)。该方法具有无过渡金属参与、底物适

用范围广和官能团耐受性好等优点，为构建官能化吖啶和吖啶酮骨架提供了一种高效策略。 
 

 
Figure 24. Synthesis of acridine derivatives from C4-functionalized 1,2,3,4-tetrahydroacridines 
via DDQ-promoted metal-free oxidative aromatization 
图 24. C4-官能化 1,2,3,4-四氢吖啶经 DDQ 促进的无金属氧化芳构化反应合成吖啶衍生物 

2.4. 重排/骨架重组反应生成吖啶 

该类反应通过底物内部键的断裂、迁移与重组实现核心骨架重构，在合成特定取代吖啶，尤其是 9-
芳基吖啶方面具有显著优势。然而，该方法通常依赖结构特定的多芳基前体，底物需预先制备，普适性

有限；且多需金属盐促进与较高温度，反应条件相对苛刻。此外，由于涉及 C-H 活化、C-N 键断裂及芳

构化等连续过程，反应的选择性控制与副反应抑制仍面临挑战，规模化应用受限。 
2014 年，Miura 课题组[28]报道了一种铜盐促进三芳基甲胺合成 9-芳基吖啶的方法。该反应经连续

C-H 键活化、C-N 键断裂及脱氢环化过程，构建吖啶骨架(图 25)。该反应可能的机理为首先由三芳基甲

胺中的氨基与 Cu(OAc)2配位，并经乙酸根辅助的 C-H 活化形成五元环铜中间体；随后该中间体经铜中心

氧化和还原消除生成四元环中间体。接着经过连续电环化过程转化为二氢吖啶中间体，最终经脱氢芳构

化生成 9-芳基吖啶产物(图 26)。该方法可适用于甲基、甲氧基、卤素等取代底物，并以中等至良好收率

得到多种 9-芳基吖啶衍生物。 
 

 
Figure 25. Synthesis of 9-arylacridine derivatives by Cu(OAc)2-mediated aerobic oxidative cyclization of triarylmethylamines 
图 25. 三芳基甲胺经 Cu(OAc)2介导的有氧氧化环化反应合成 9-芳基吖啶衍生物 
 

 
Figure 26. Plausible pathway for the synthesis of 9-arylacridine derivatives via Cu(OAc)2-promoted C-H activation and C-N 
bond cleavage of triarylmethylamines 
图 26. Cu(OAc)2促进三芳基甲胺经 C-H 活化和 C-N 键断裂合成 9-芳基吖啶衍生物的可能路径 
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2.5. 氮–碘交换反应生成吖啶 

2017 年，姜雪峰课题组[29]报道了一种通过二芳基碘鎓盐与叠氮化钠发生氮–碘交换反应构建吖啶

骨架的合成策略。该方法以环化二芳基碘鎓盐为底物，以无机叠氮化钠作为唯一氮源，在 CuTc 催化、

PPh3参与以及 Cs2CO3/H2O/DMA 条件下实现后期氮原子引入，从而合成一系列功能化吖啶衍生物(图 27)。
该策略还被用于荧光染料吖啶橙及非甾体抗炎药 Carprofen 的合成，为吖啶类含氮杂芳烃的构建提供了有

效途径。氮–碘交换反应提供了后期引入氮原子构建吖啶骨架的新途径，其前体碘鎓盐稳定、官能团兼

容性较好，适用于荧光染料及药物骨架修饰；但需预制碘鎓盐，并依赖叠氮化钠、膦试剂和特定铜体系，

安全性、原子经济性及放大应用仍待优化。 
 

 
Figure 27. Synthesis of acridine derivatives via CuTc-catalyzed nitrogen-iodine exchange of 
diaryliodonium salts with sodium azide 
图 27. CuTc 催化二芳基碘鎓盐与叠氮化钠发生氮–碘交换反应合成吖啶衍生物 

3. 结论与展望 

吖啶及其衍生物凭借其独特的稠环共轭骨架，兼具优异的光电特性与生物活性，在新药研发、光催

化及功能光电材料等领域展现出广阔的应用前景。目前，其合成体系已形成以分子内环化反应和分子间

串联环化反应为代表的两类主要策略。分子内环化反应成键路径明确、区域选择性较高，适用于特定结

构吖啶衍生物的精准构建；分子间串联环化反应则可利用简单原料快速构建复杂骨架，在提高分子多样

性和合成效率方面具有显著优势。 
尽管现有方法已取得重要进展，但仍存在以下不足：部分反应依赖钯、铑等贵金属催化剂，成本较

高；某些方法需预先制备复杂前体，降低了整体合成效率；对于复杂取代、多环稠合及高官能团化吖啶

衍生物的构建，底物适用范围有限且选择性控制困难；此外，现有方法的绿色化程度与工业化适配性仍

有待提升。 
未来该领域的研究可聚焦三大核心方向推进突破。其一，开发低成本、高活性、可循环的新型催化

体系，融合模块化合成理念，构建通用高效的定向合成方法，实现复杂功能化吖啶衍生物的精准可控制

备，丰富其化合物结构体系。其二，持续推进绿色合成技术迭代，整合微波辅助、无溶剂反应、光催化及

连续流技术等绿色工艺，降低反应能耗与三废排放，提高原子利用率与整体合成效率，推动合成方法的

工业化转化。其三，强化合成与应用的深度耦合，面向抗肿瘤、抗菌、光催化、光电传感等靶向应用场

景，定向设计功能导向型吖啶衍生物，通过精准结构修饰优化其生物相容性、光电性能与结构稳定性，

突破现有应用场景的性能瓶颈。 
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