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摘  要 

二苯并吡喃酮及其衍生物是一类具有重要生物活性和应用价值的杂环化合物，广泛存在于天然产物(如黄

酮类、香豆素类化合物)中，并展现出抗氧化、抗炎、抗菌及抗肿瘤等特性。近年来，其合成研究已成为

有机领域的热点之一。本文系统综述了此类化合物在药物化学和材料科学中的应用潜力，以及合成策略

与研究进展，重点讨论了传统合成路线和近年来发展的绿色合成方法。指出了当前合成领域中存在的挑

战，并对未来研究方向进行了展望，为二苯并吡喃酮化合物的合成及应用研究提供参考。 
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Abstract 
Dibenzopyranone and its derivatives are a class of heterocyclic compounds with important biolog-
ical activity and application value, widely present in natural products such as flavonoids and cou-
marins, and exhibiting antioxidant, anti-inflammatory, antibacterial, and anti-tumor properties. In 
recent years, its synthesis research has become one of the hotspots in the organic field. This article 
systematically reviews the potential applications of such compounds in medicinal chemistry and 
materials science, as well as their synthesis strategies and research progress, with a focus on tradi-
tional synthesis routes and green synthesis methods developed in recent years. The challenges in 
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the current synthesis field were pointed out, and future research directions were discussed, provid-
ing reference for the synthesis and application research of dibenzopyranone compounds. 
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1. 引言 

二苯并吡喃酮(dibenzopyranone)衍生物是一类具有双苯并稠合吡喃酮环骨架的杂环化合物(图 1)，其

结构广泛存在于天然产物(如黄酮类、香豆素类及部分生物碱)和药物分子中[1]-[4]。由于其独特的共轭结

构及多功能特性，这类化合物表现出显著的生物活性，包括抗氧化、抗炎、抗肿瘤和神经保护作用，在

药物开发、功能材料及天然产物全合成领域备受关注[5]-[7]。近年来，随着绿色化学理念的兴起和合成方

法学的快速发展，二苯并吡喃酮及其衍生物的高效、选择性合成成为有机化学研究的热点之一。 
 

 
Figure 1. Core skeleton of dibenzopyranone derivatives 
图 1. 二苯并吡喃酮衍生物的核心骨架 

 
传统合成策略(如分子内环化、Friedel-Crafts 酰基化)虽能构建其核心骨架，但常面临反应条件苛刻、

区域选择性差及环境友好性欠缺等局限。此外，复杂取代基(如多羟基、氨基或杂环基团)的精准引入仍存

在挑战，制约了其功能化衍生物的多样化设计与应用拓展。近年来，过渡金属催化、光化学合成及生物

酶催化等新兴技术的引入，为二苯并吡喃酮的合成提供了更高效、可持续的路径，同时推动了其在药物

化学和材料科学中的创新应用。 
本文旨在系统梳理近二十年来二苯并吡喃酮及其衍生物的合成研究进展，重点分析不同合成策略(经

典方法与新兴技术)的机理特点、适用范围及局限性，探讨取代基效应与功能化修饰对化合物性能的影响，

并总结其在跨学科领域的应用潜力。最后，结合当前挑战与绿色化学发展趋势，对未来研究方向提出展

望，以期为该领域的进一步研究提供理论参考和技术借鉴。 

2. 二苯并吡喃酮衍生物的应用 

2.1. 二苯并吡喃酮衍生物的生物来源 

二苯并吡喃酮及其衍生物作为一类重要的天然杂环化合物，广泛分布于真菌、地衣、细菌、高等植

物乃至动物排泄物中(图 2)，展现了生命体在进化过程中形成的独特化学适应性[8]-[11]。在植物界，其核
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心骨架常见于黄酮类(如银杏双黄酮)、香豆素类(如补骨脂素)及木脂素等次生代谢产物中，通过鞣花酸途

径衍生而来，承担抗氧化、抗紫外及抵御病原侵袭等生态功能[12] [13]。在真菌和微生物(如青霉菌、链霉

菌)中，则多由聚酮合酶(PKS)催化生成，形成具有抗菌或信号传递活性的分子(如灰黄霉素) [14] [15]。这

些天然来源的化合物不仅揭示了生物代谢路径的多样性，也为药物开发(如抗肿瘤、抗菌剂)和仿生合成提

供了关键结构模板[16]-[18]。未来，结合合成生物学与代谢工程，有望进一步挖掘其生物合成潜力，推动

绿色、高效的天然产物定向生产与功能优化。 
 

 
Figure 2. Biological sources of dibenzopyranone derivatives 
图 2. 二苯并吡喃酮衍生物的生物来源 

2.2. 二苯并吡喃酮衍生物的生物活性 

二苯并吡喃酮衍生物凭借其独特的共轭骨架与可调控的取代基修饰，展现出多维度生物活性，包括

抗肿瘤(如抑制拓扑异构酶、诱导细胞凋亡)、抗菌抗真菌(如破坏微生物膜结构、靶向微管蛋白)、抗炎(调
控 NF-κB/COX-2 通路)及抗氧化(清除自由基、螯合金属离子)等核心药理作用，其中灰黄霉素、黄酮类似

物等已作为经典药物或先导化合物应用于临床前研究(图 3) [19]-[22]。此外，其在抗病毒、神经保护及代

谢疾病干预中的潜力亦逐步显现。尽管活性多样，其靶点特异性、体内代谢机制及构效关系仍需深入解

析；未来通过计算化学指导的理性设计、多靶点策略及纳米递送技术，有望突破转化瓶颈，推动该类化

合物在精准治疗与绿色药物开发中的创新应用。 
 

 
Figure 3. Biological activities of dibenzopyranone derivatives 
图 3. 二苯并吡喃酮衍生物的生物活性 
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3. 二苯并吡喃酮及其衍生物的合成方法 

近年来，随着有机合成化学的快速发展，研究人员已开发了多种高效构建二苯并吡喃酮骨架的合成

策略。包括传统的环化反应、过渡金属催化反应、光催化反应等。这些方法不仅显著提高了这类化合物

合成效率，还通过精确控制反应条件，实现了复杂二苯并吡喃酮化合物骨架的构建，为其合成提供了多

样化的途径。在本节中我们对这些合成方法进行了简单归纳和总结。 
2004 年，Zhou 课题组[23]报道了一种在温和条件下从 2-苯基苯酚/2-甲氧基联苯区域选择性地合成硼

杂芳烃的方法，然后以硼杂芳烃作为合成中间体，通过 CO 插入反应，成功合成了二苯并吡喃酮及其衍

生物(图 4)。但是该方法存在反应步骤繁琐、需要使用昂贵的金属催化剂、同时使用了有毒的一氧化碳气

体以及反应条件苛刻等显著缺点。 
 

 
Figure 4. Construction of dibenzopyranone compound skeletons via selective CO insertion into boroaromatics 
图 4. CO 选择性插入硼杂芳烃构建二苯并吡喃酮化合物骨架 

 
2010 年，Vishnumurthy 课题组[24]报道了一种微波辅助的高效合成方法，通过溴代芳基羧酸酯和邻

羟基芳基硼酸发生分子间偶联内酯化反应，以良好至优异的收率获得二苯并吡喃酮及其衍生物(图 5)。这

一策略不仅简化了合成步骤，还展示了其在高效构建复杂分子骨架中的广泛应用潜力。但是该反应需要

使用昂贵的金属钯催化剂，增加了反应成本。 
2011 年，邓国军教授课题组[25]报道了一种高选择性的钯/铜共催化串联反应策略，以邻卤代芳基酯

和邻硝基苯甲酸为起始原料，通过一锅法脱羧交叉偶联和环化反应，高效合成了二苯并吡喃酮及其衍生

物(图 6)。该方法对多种不同官能团取代的底物均表现出良好的耐受性。 
 

 
Figure 5. Synthesis of dibenzopyranone via intermolecular coupling-lactonization 
图 5. 分子间偶联内酯化反应合成二苯并吡喃酮 

 

 
Figure 6. Construction of dibenzopyranone compound skeletons via Pd/Cu Co-catalyzed tandem synthesis 
图 6. 钯/铜共催化串联合成策略构建二苯并吡喃酮化合物骨架 
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2013 年，翟宏斌教授课题组[26]报道了一种高效的串联钯催化策略，通过 2-碘芳基酯和 2-重氮二氢

萘酮的交叉偶联/芳构化反应，成功以 90%的优异收率合成了二苯并吡喃酮化合物 26 (图 7)。该方法条件

温和、官能团耐受性好、选择性高，为二苯并吡喃酮化合物的合成提供了一种高效的合成途径。然而，

该实验过程中也使用了昂贵的金属催化剂，显著增加了反应成本。 
 

 
Figure 7. Synthesis of dibenzopyranone via Pd-catalyzed tandem cross-dehydrogenative coupling/aromatization 
图 7. 钯催化串联交叉脱氢偶联/芳构化反应合成二苯并吡喃酮 

 
2013 年，Ray 课题组[27]报道了一种高效的串联反应策略，以 2-羟基芳基硼酸和邻溴苯甲醛/邻溴萘

甲醛衍生物为起始原料，通过一锅法串联交叉偶联/氧化内酯化反应，高效合成了二苯并吡喃酮化合物(图
8)。他们提出该转化过程包含三个关键步骤：Suzuki-Miyaura 交叉偶联、半缩醛形成和氧化内酯化过程(图
9)。其中，氧化内酯化是整体转化的关键步骤，驱动反应向目标产物高效进行。由于生成半缩醛时是可逆

反应，使得此过程的收率普遍较低，底物适应性较差，而且反应过程中需要使用昂贵的金属催化剂，增

加了反应成本。 
 

 
Figure 8. Synthesis of dibenzopyranone via intermolecular coupling-lactonization 
图 8. 分子间偶联内酯化反应合成二苯并吡喃酮 

 

 
Figure 9. Reaction mechanism 
图 9. 反应历程 

 
2015 年，Ray 课题组[28]利用廉价的 CuCl 催化剂和 TBHP(叔丁基过氧化氢)氧化剂，在室温下通过

邻芳基苯甲醛化合物的分子内氧化内酯化反应，成功合成了一系列二苯并吡喃酮化合物(图 10)。该方法

不仅条件温和、操作简便，还具有良好的底物耐受性。此外，他们还成功将该方法应用于天然产物尿石

素 A-C 的合成，进一步证明了其在复杂天然产物合成中的实用价值。与其他方法相比，此过程避免了昂

贵金属催化剂的使用，降低了反应成本，但是却需要使用大过量的过氧化物(TBHP)，增加了实验风险。 
2015 年，李浩教授课题组[29]报道了一种用于选择性有氧氧化醚类和烷基芳烃中结构多样的苄基 sp3

杂化的 C-H 活化策略。该方法采用一种易于制备且可回收的 TEMPO 衍生磺酸盐作催化剂，结合廉价易
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得的 NaNO2 和 HCl 作为辅助催化剂，在 O2 氧化的条件下进行反应(图 11)。虽然该反应能够从易得的芳

香环醚类化合物出发，以中等至良好的收率高效合成二苯并吡喃酮化合物，但是在反应过程中需要使用

易挥发的碘以及氧气氧化，条件相对苛刻。 
 

 
Figure 10. Synthesis of dibenzopyranone compounds via intramolecular oxidative-dehydrogenative lactonization of O-ar-
ylbenzaldehydes 
图 10. 邻芳基苯甲醛分子内氧化脱氢内酯化反应合成二苯并吡喃酮化合物 

 

 
Figure 11. Synthesis of dibenzopyranone compounds via aerobic oxidation of aromatic cyclic ethers 
图 11. 芳香环醚化合物有氧氧化反应合成二苯并吡喃酮化合物 

 
2016年，López-Cortés课题组[30]开发了一种基于吡咯环被 α-膦或磷杂环戊二烯单元取代的新型[N,P]

配体，并以极高的收率合成了这些配体的钯配合物(图 12)。以 2-碘代芳基酯类化合物为起始原料，通过

直接分子内芳基化反应，成功合成了二苯并吡喃酮和菲啶酮化合物。这一策略不仅展示了新型[N,P]配体

在钯催化反应中的高效性，还为二苯并吡喃酮和菲啶酮化合物的合成提供了一种简洁且实用的新方法。

但该方法反应步骤较为繁琐，反应条件苛刻，需要提前制备[N,P]配体，此外，由于产生副产物 33，使得

该反应的收率较低，底物普适性较差。 
 

 
Figure 12. [N,P] ligand-catalyzed synthesis of dibenzopyranone derivatives 
图 12. [N,P]配体催化合成二苯并吡喃酮衍生物 

 
2017 年，金红卫课题组[31]报道了一种温和且高效的合成策略，用于构建二苯并吡喃酮和吡唑并苯

并吡喃酮骨架。该策略基于 Cu⁰/Selectfluor 催化体系，通过邻芳基苯甲醛和 5-芳基吡唑-4-甲醛的双 C-H
活化/氧插入反应高效合成二苯并吡喃酮化合物(图 13)。初步机理研究表明，水分子和氧气在吡喃酮环骨

架的形成中均作为氧原子的来源，共同驱动反应向目标产物高效转化(图 14)。该方法在构建二苯并吡喃

酮骨架时具有反应条件温和、使用廉价的铜催化剂、起始原料易于获得以及能够合成杂环并苯并吡喃酮

化合物等多个显著优势。 

https://doi.org/10.12677/jocr.2025.132014


张虎虎 等 
 

 

DOI: 10.12677/jocr.2025.132014 139 有机化学研究 
 

 
Figure 13. Synthesis of dibenzopyranone compounds via Cu⁰/Selectfluor-catalyzed oxidation of O-arylbenzaldehydes 
图 13. Cu⁰/Selectfluor 体系催化邻芳基苯甲醛合成二苯并吡喃酮化合物 

 

 
Figure 14. Possible reaction mechanism 
图 14. 可能反应历程 
 

2017 年，Kouznetsov 课题组[32]通过 PdCl2(MeCN)2 催化 C-H 芳基化反应进行分子内环化，从非活化

的 2-溴芳基苄基醚高效合成了 6H-苯并[c]色烯 30，随后使用过氧化叔丁醇将化合物 30 氧化成二苯并吡
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喃酮(图 15)。与传统的合成策略相比，该方法避免了昂贵、敏感且有毒的过渡金属催化剂和配体的使用。

但同时也存在一些明显的缺陷，比如反应步骤繁琐，反应时间长等。 
 

 
Figure 15. Synthesis of dibenzopyranone via intramolecular cyclization of bromoaryl benzyl ethers 
图 15. 溴芳基苄基醚分子内环化反应合成二苯并吡喃酮 

 
2018 年，李纲课题组[33]报道了一种配体导向位点选择性酯化反应，通过 RhII 催化的 C-H 活化策略，

在氧化还原中性条件下，实现了 2-芳基酚与 CO2 的内酯化反应，高效构建了二苯并吡喃酮骨架(图 16)。
与传统方法不同，该反应无需使用还原剂或氧化剂，为 CO2 与芳烃的内酯化转化过程提供了一个相对简

单且温和的反应环境。通过使用磷配体与 Rh2(OAc)4 的组合，成功克服了传统碱性条件下酚衍生物主导

的 Kolbe-Schmitt 型反应的区域选择性难题，揭示了配体在 C-H 活化/内酯化反应中促进反应活性和位点

选择性的重要作用。但是该反应需要使用有毒的二氧化碳气体，存在一定的安全隐患。 
 

 
Figure 16. Synthesis of dibenzopyranone via intermolecular lactonization of O-arylphenols with CO2 
图 16. 邻芳基苯酚与 CO2 分子间内酯化反应合成二苯并吡喃酮 

 
2018 年，罗三中教授课题组[34]报道了一种通过自由基过程构建芳烃 C-O 键的电化学策略。该方法

利用 DDQ 作为氧化剂，使用廉价的玻碳电极，通过自由基取代过程促进邻芳基苯甲酸衍生物的分子内内

酯化反应，高效合成了二苯并吡喃酮衍生物(图 17)。这一方法为构建具有重要生物活性的二苯并吡喃酮

化合物提供了一种高效的合成途径，但在实验过程中需要使用氧化剂和玻碳电极，略显繁琐。 
 

 
Figure 17. Synthesis of dibenzopyranone compounds via radical substitution-promoted intramolecular lactonization of car-
boxy-substituted arenes 
图 17. 自由基取代芳烃羧基促进分子内内酯化反应合成二苯并吡喃酮化合物 
 

2019 年，Khosravi 课题组[35]通过芴酮的氧化策略，高效构建了二苯并吡喃酮骨架。该反应在碱性

条件下，使用 1.0 当量的 UDHPP (尿素-2,2-二氢过氧丙烷)作为氧化剂，在乙腈的溶液中顺利将芴酮氧化

为二苯并吡喃酮(图 18)。该方法操作简单，条件温和，反应效率高且具有良好的底物适应性。 
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Figure 18. UDHPP-oxidized fluorenone to dibenzopyranone derivatives 
图 18. UDHPP 氧化芴酮生成二苯并吡喃酮衍生物 

 
2019 年，叶松教授课题组[36]开发了一种可见光催化的串联多步 C-H 键氧化和脱氢内酯化反应，用

于将邻芳基甲苯化合物高效转化为二苯并吡喃酮化合物(图 19)。该方法的特点是以 O2 作为最终氧化剂，

多步实现了 C-H 键的官能团化，反应条件温和、官能团耐受性好。此外，相应的 1,1'-联苯类化合物的醛、

醇和羧酸衍生物也能顺利进行该反应，进一步展示了该方法的广泛适用性。但是在反应的过程中需要使

用氧气，而且反应时间较长。 
 

 
Figure 19. Synthesis of dibenzopyranone via visible-light-catalyzed oxidative-dehydrogenative lactonization 
图 19. 可见光催化的氧化脱氢内酯化反应合成二苯并吡喃酮 

 
2020 年，Mashima 课题组[37]通过将 Ce(OtBu)4 与相应的羧酸混合，原位生成铈(IV)配位的羧酸盐在

常压条件下用蓝光发光二极管(蓝光 LED)照射，经过配体到金属的电荷转移(LMCT)过程，实现了脂肪族

羧酸的脱羧氧化内酯化反应，高效合成了二苯并吡喃酮化合物(图 20)。该反应体系无需任何添加剂，反

应条件温和，反应收率优异且对多种官能团具有良好的耐受性。 
 

 
Figure 20. Synthesis of dibenzopyranone compounds via intramolecular oxidative lactonization of O-arylbenzoic acids 
图 20. 邻芳基苯甲酸分子内氧化内酯化反应合成二苯并吡喃酮化合物 

 
2022 年，沈都益课题组[38]利用 Co/PMS 体系通过分子内 O-H/C-X 键氧化内酯化反应，将邻芳基苯

甲酸高效转化为二苯并吡喃酮化合物(图 21)。机理研究表明，单过氧硫酸钾产生的硫酸根自由基(SO₄•⁻)是
主要的活性氧化剂，产生的高价钴–氧中间体和羟基自由基(·OH)都参与了反应，并对起始原料的转化过

程起到了关键作用。该过程条件温和，操作简单，具有良好的底物适应性。 
2023 年，Natarajan 课题组[39]使用非均相可见光介导的氧化还原反应策略，以石墨相氮化碳(g-C3N4)

作为催化剂，2-芳基苄基甲基醚作为起始原料，通过一锅法高效合成了二苯并吡喃酮化合物(图 22)。该反
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应所使用的催化剂易于回收和重复使用，并且可以实现多重 C-H 键的官能团化。但是该反应需要使用氧

气，条件比较苛刻。 
 

 
Figure 21. Synthesis of dibenzopyranone compounds via Co/PMS-catalyzed oxidative intramolecular lactonization 
图 21. Co/PMS 体系氧化分子内内酯化反应合成二苯并吡喃酮化合物 

 

 
Figure 22. Synthesis of dibenzopyranone via heterogeneous visible-light-mediated redox 
图 22. 非均相可见光介导的氧化还原反应合成二苯并吡喃酮 

 
2023 年，于晓强教授课题组[40]利用 2,7-二硝基菲-9,10-二酮(DNPO)作为光催化剂，开发了一种简单

高效构建二苯并吡喃酮骨架的方法。在可见光驱动的条件下，通过邻芳基苯甲酸的 C-H/COO-H 键的氧化

脱氢内酯化反应，以良好至优异的收率得到了二苯并吡喃酮化合物(图 23)。与传统的氧化还原光催化剂

相比，DNPO 价格低廉且易于大规模制备，因此在有机合成中具有重大的研究意义。 
2024 年，韩政宇课题组[41]成功构建了一种电化学反应体系，能够从邻芳基苯甲醛或邻芳基苯甲酸

高效合成二苯并吡喃酮化合物(图 24)。机理研究表明，该反应过程可能涉及氧气或水作为串联氧化过程 
 

 
Figure 23. Synthesis of dibenzopyranone via visible-light-driven intramolecular oxidative-dehydrogenative lactonization of 
O-arylbenzoic acids 
图 23. 可见光驱动邻芳基苯甲酸分子内氧化脱氢内酯化反应合成二苯并吡喃酮 

 

 
Figure 24. Electrochemical synthesis of dibenzopyranone derivatives 
图 24. 电化学策略合成二苯并吡喃酮衍生物 
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中氧原子的来源。这一电化学途径避免了金属催化剂和氧化剂的使用，为高效合成二苯并吡喃酮化合物

提供了一种强有力且环境友好的替代方案。 

4. 结论与展望 

二苯并吡喃酮及其衍生物作为一类兼具结构多样性与功能特异性的杂环化合物，其研究价值源于天

然产物的广泛存在性和显著的生物活性。近年来，随着合成化学与天然产物研究的深度融合，该类化合

物的合成策略已从传统环化、酰基化反应拓展至过渡金属催化、光化学及生物酶催化等新兴领域，显著

提升了合成效率、选择性和环境兼容性。同时，取代基的精准修饰(如羟基化、烷基化及杂原子引入)进一

步拓展了其药物活性(如抗肿瘤、抗菌)和材料功能(如荧光探针、有机半导体)的应用边界。 
关于二苯并吡喃酮化合物的合成虽然研究取得了显著进展，但是，当前研究仍面临合成步骤繁琐、

区域/立体选择性调控不足及绿色工艺普适性有限等挑战。未来，结合人工智能辅助的催化剂设计、生物

合成途径优化及多学科交叉技术(如化学生物学、计算化学)，有望实现二苯并吡喃酮类化合物的高效定向

合成与功能创新，推动其在精准药物开发、智能材料及可持续化学中的突破性应用。这一领域的持续发

展不仅将深化对天然产物化学进化的理解，更将为人类健康与绿色科技提供新的解决方案。 
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