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киназы VEGFR-21f и лигаз Mur.1g Сопряженные моле-

кулы на основе орто-стильбазола находят применение 

в качестве хемосенсоров для определения анионов 

Cr2O7
2– и MnO4

–,2a CN–,2b F– и AcO–,2c катионов Hg2+,2d 

Zn2+,2e 2,4,6-тринитрофенола,2f флуоресцентных зондов 

и меток,2g  материалов-кандидатов для фотонных 

устройств и оптических переключателей.2h 

Введение 

Органические молекулы, основой которых выступает 

структурный скелет орто-стильбазола, широко распро-

странены в медицинской химии1 и химии материалов.2 

Так, эти гетероциклы проявляют высокую антиокси-

дантную,1a,b противоопухолевую1с и противовоспали-

тельную активность.1d Также отмечена возможность 

ингибирования репликации коронавируса SARS-CoV-2,1e 

В микрообзоре представлены методы синтеза орто-стильбазолов (2-стирилпиридинов), описан-

ные за 2017–2022 гг. В зависимости от синтонов, из которых формируется целевая структура, 

можно выделить четыре основных синтетических подхода: реакции сочетания, реакции Виттига, 

реакции конденсации и реакции построения пиридинового цикла. 

Реакции сочетания – один из основных методов при 

синтезе орто-стильбазолов.1g,3 Классическим приме-

ром является реакция Хека, основанная на исполь-

зовании стирола и 2-бромпиридина. Особенность 

превращения – применение ионных жидкостей.3a 

 

 

Система [PAIM][NTf2]/[BMIM][X] (X = PF6, BF4) пока-

зала свою эффективность и в промотировании ориги-

нальной тандемной реакции Виттига–Сузуки.3a Оба 

превращения с участием ионных жидкостей протекают 

стереоселективно с образованием E-изомеров. 

Реакции сочетания 
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Реакции сочетания (окончание) 

Получение редкого Z-изомера орто-стильбазола воз-

можно в результате однореакторного синтеза.3b Для 

этого применяют последовательность реакций: сочета-

ние Соногаширы в присутствии кобальт-палладиевого 

катализатора и полугидрирование алкинов с помощью 

боразана. 

Оригинальная реакция Сузуки 1,3-диенов с арил-

борными кислотами, катализируемая родием(III), сопро-

вождается отщеплением стирольного фрагмента и про-

текает с превосходной хемоселективностью.3c Превра-

щение проводится в присутствии оксида серебра для 

регенерации катализатора и возвращения его в ката-

литический цикл.  

Реакция Виттига 

Классическая реакция Виттига остается одной из 

наиболее доступных и универсальных при синтезе 

стирилпиридинов.1c,2f,4 Одним из примеров применения 

реакции Виттига для получения стирилпиридинов 

является взаимодействие производных бензальдегида с 

хлоридом 2-пиколилфосфония в присутствии NaH.4a 

Был предложен метод прямого олефинирования спир-

тов по Виттигу. Реакция проводится в аэробных усло-

виях с использованием воздуха в качестве недорогого и 

чистого окислителя. орто-Стильбазолы образуются в 

виде смеси стереоизомеров со значительным преобла-

данием E-изомера.4b  

Для синтеза производных орто-стильбазола также 

используется модифицированная реакция Виттига – 

реакция Хорнера–Вадсворта–Эммонса. В этом случае 

превращения протекают с участием пиридин-2-карб-

альдегида и бензилфосфоната в присутствии осно-

вания.4c 

Реакции конденсации 

Реакции конденсации являются одним из наиболее 

простых методов синтеза орто-стильбазолов.1a,b,5 

Например, взаимодействия между α-пиколинами и 

производными бензальдегида проводят в уксусном 

ангидриде.5a 

Превращения также осуществляют с использованием 

солей метилпиридиния в среде бутанола1b или смеси 

бутанол–толуол.1a Деметилирование солей соединений 

проводят при нагревании до 210°С с безводным 

хлоридом пиридиния. В этом случае значительно 

сокращается время стадии конденсации. 

Показан оригинальный синтез 2-стирилпиридинов из 

бензиламинов и орто-пиколинов в среде ДМСО с 

добавлением HCl и иода в качестве окислителя.5b 
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Реакции построения пиридинового цикла 

Реакции гетероциклизации6 или перегетероциклиза-

ции7 также широко применяются для получения произ-

водных орто-стильбазола. Был представлен метод 

синтеза из N-винил-ɑ,β-ненасыщенных нитронов в 

присутствии железного катализатора и молекулярных 

сит посредством расщепления связи N+–O–.6a  

Показано, что вместо нитронов можно применять их 

близкие структурные аналоги – оксимы, вводя их в 

реакцию с метилакрилатами.6b В качестве катализатора 

в этом случае применяют ацетат палладия(II) с лиган-

дом (2,6-бис(адамантан-1-ил)оксипиридином) и окис-

лителем – солью серебра.  

Примером реакции перегетероциклизации является 

превращение изоксазолов.7a Медный катализатор ини-

циирует раскрытие цикла за счет разрыва связи N–O. 

ДМСО служит одноуглеродным синтоном, генерирую-

щим активную метиленовую группу во время реакции, 

что приводит к образованию двух связей C–C при 

построении пиридинового цикла. 

Взаимодействие производных 1,2,4-триазина с норбор-

надиеном протекает по типу аза-реакции Дильса–

Альдера.7b В результате превращений происходит 

элиминирование молекулы азота и формирование 

пиридинового цикла за счет двух атомов углерода 

диена. 
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