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摘!要!环状羰基化合物包括环状酮’内酯及内酰胺%这类化合物的 !)(!+,- ").芳基化反应是 ().官

能团化反应中的重要类型%其构建 (!+,-")(!+,*"键的高效性受到有机化学家和药物化学家的广泛关注%在

有机合成中占据重要地位) 目前已有许多关于环状羰基化合物 !)(!+,- ").芳基化反应的报道%本文主要对

近二十年来这类反应的研究进展进行综述)

关键词!!)(!+,-").芳基化 ().官能团化 环状羰基化合物
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!!().官能团化是将 (1.键直接转化为 (1
N键!N是除了 .以外的其他原子%如 (’S’6

等"的反应) (1.键在有机化合物中普遍存在%

通过直接的 (1.键官能团化可以合成功能化的
底物 * ’+ ’药物中间体 * *+以及具有生物活性的复杂

天然产物 * -+等%这些反应有效避免了中途繁琐的
官能团转化步骤%可极大地提高合成效率%降低合
成工艺的成本%因此被有机化学领域视为 ,永恒
的主题- * /%"+ ) 其中%环状羰基化合物!环状酮’内

酰胺以及内酯"的 !)(!+,-").芳基化受环张力’

位阻及电子效应等因素影响%被认为是难以控制
的一类 ().官能团化反应 * %+ ) 鉴于这类反应在

有机化学’药物化学以及药物研发等领域具有重

要应用价值%本文主要对近二十年来环状羰基化
合物 !)(!+,- ").芳基化反应的条件’底物范围
和应用等方面的研究进展进行综述)

N$过渡金属催化

研究表明%过渡金属如钯’镍等可以与烯醇形

成活性的烯醇)金属络合物 * %%#+ %该活性物种进一

步与卤代芳烃反应可实现羰基 !)(!+,- ").的芳
基化) 目前报道的过渡金属催化的环状羰基化合
物 !)(!+,- ").芳基化反应主要采用钯’镍’铜’

铁等催化剂)

NUN$钯催化
钯是这类反应中应用最多的催化剂%具有
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催化剂用量少’操作简单等特点) ’1$$ 年%
(H@L34HJH等 * $+ 首次报道了无外加配体参与下
F0!FF7-" /催化的 ’%-)环戊二酮 N; 分子内 !)芳
基化反应) 采用 6B.形成 ,软-的烯醇盐可以
显著提高 !)芳基化产物 !; 的产率 !式 ! ’" " )
该发现掀起了这类反应研究的热潮) 随后%
W@=B8BZD等 * 1+报道了类似无配体参与的转化%
在 F0(4*!FF7- " * 催化下%!芳基溴取代的环状
酮 NÊ N8 可实现分子内的 !)芳基化) 同时研究
还发现%调整环状酮 !侧链的长度可控制生成
桥环产物 !Ê !B或螺环产物 !7̂ !8!式 ! *" " )
同年%T@E7:B40 等 * ’&+首次实现分子间的 !)芳基

化%环己酮 ! NA" 与 /)叔丁基溴苯 ! &;"在 F0*
! 0<B" - 9Q34)TK6RF催化下以 $-m的产率获得 !)
芳基化产物 !A!式 ! -" " %并推测催化循环中形
成活性烯醇)钯)芳基络合物是该反应的关键)
后来%这一推断得到了以活性烯醇为底物的 !)
芳基化研究报道的支持 * ’’a’"+ )

!’"

!*"

!-"

图式 N$69LAI;:B课题组对环状酮的 !C’"FG& #C(不对称芳基化研究

,LA7H7N$)?;?<=>F7:7L<=P7!C’"FG& #C(;DJ:;<=>?F>@LJL:=Lc7<>?7FF<9B=7BEJ 69LAI;:B8D>9G

!!随后 T@E7:B40 等 * ’%+首次对这类反应进行了
不对称催化尝试%结果表明%!)甲基)’)四氢萘酮
N=与 &; 在 F0 !SRE" * 或 F0* ! 0<B" - 9! &")!e")
TK6RF催化下生成 !)芳基化产物 !=!产率 #-m%
//值 $$m") 研究还发现%在相同催化体系下%以
!)甲基)’)茚酮 N]为底物与芳基溴代物 &E反应%
得到产物 !]的 //值却大幅降低!#&m") 鉴于这
类反应对底物和芳基溴代物十分敏感%他们筛选
了不同的底物和芳基溴代物%发现以环状酮 Nc为
底物%与不同的芳基溴代物 &; &̂L反应可获得高
//值的产物 !ĉ !H!图式 ’") .B=8:H>等 * ’#+发

现%在相似的催化体系中采用 F!=)T@" - 作配体%
反应可以在较温和的条件 ! "&n"下进行) 受该
发现的启示%T@E7:B40 等对不同环状酮!N:̂ NG"’
芳基溴代物!&; &̂A"以及配体!RN R̂&"进行了
组合研究!图式 *"%结果表明%将大位阻富电子的
联苯型膦配体与 F0!SRE" * 或 F0*! 0<B" - 搭配%
可以高效催化这类反应) 值得注意的是%邻位取
代芳基溴代物 &B和 &7以及含吸电子基的芳基溴
代物 &@̂ &A均能较好地反应%以 %/ma1%m的产
率生成芳基化产物 !?̂ !9* ’$+ ) 类似地%采用芳基
氯代物 * ’1+ ’三氟甲磺酸苯酚酯联合 \HL4@=3,73+配
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体 * *&+或氮杂卡宾配体 * *’+同样能实现底物 NÂ N: 和 N?的 !)芳基化反应)

图式 !$69LAI;:B课题组对不同环状酮的 !C’"FG& #C(芳基化研究

,LA7H7!$!C’"FG& #C(;DJ:;<=>?F>@P;D=>9FLJL:=Lc7<>?7FF<9B=7BEJ 69LAI;:B8D>9G

!!针对反应需要在较高温度下进行’不利于
后期的放大乃至工业化这一缺陷%T@E7:B40
等 * **+设计了新型的手性膦配体 ! &")Y/%并与
F0*! 0<B" - 和 =)T@S6B组成了新的催化体系)
运用该催化体系%在室温下实现了底物 NM的不
对称 !)芳基化反应生成 !P!式 ! /" " ) 其中%将
/)甲氧基溴苯 &=换为 /)甲基’/)叔丁基’-)甲氧
基’以 及 -)甲 基 溴 苯% 均 能 获 得 较 高 产 率

!l$&m" ’高对映选择性!//值l1*m"的 !)芳基
化产物) .B=8:H>等 * *-+将反应底物与芳基溴代
物 拓 展 为 ND和 &]% 在 F0* ! 0<B" - 9! 1")
\HL4@3=3,73+催化体系中%以较高产率 ! $&m"和
出色的对映选择性!1/m //"获得了 !)芳基化产
物 !I!式!"" " %并以该产物为原料完成了!e")
QBH:BJHBP@HJ3JD.和 !e")QBH:BJHBP@HJ34T的不
对称全合成)

!/"

!""

图式 &$(;D<I=8 课题组对 !C氟代CNC四氢萘酮的 !C’"FG& #C(不对称芳基化研究

,LA7H7&$)?;?<=>F7:7L<=P7!C’"FG& #C(;DJ:;<=>?F>@!C@:9>D>CNC<7<D;:>?7F<9B=7BEJ (;D<I=8 8D>9G
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图式 O$(;D<I=8 课题组对 !C氟代CNC茚酮的 !C’"FG& #C(不对称芳基化研究

,LA7H7O$)?;?<=>F7:7L<=P7!C’"FG& #C(;DJ:;<=>?F>@!C@:9>D>CNC=?B;?>?7F<9B=7BEJ (;D<I=8 8D>9G

!!鉴于 !)取代的环状羰基化合物进行 !)芳基
化后可形成手性固定的全碳季碳%如化合物 !=̂
!H’!P 和 !I%可有效避免 !)芳基化合物发生消
旋而降低光学纯度(再者%构建手性的全碳季碳一
直是有机化学领域的难点%因此设计合适的底物
进行这类反应的探索具有重要意义) .B=8:H>
等 * */+选择较为稳定的 !)氟代)’)四氢萘酮 NF为底
物%尝试了多种催化体系下的不对称 !)芳基化反
应%结果却不尽如人意 !产率o"&m%或者 //值o
#&m") 他们推测可能是 !)氟代)’)四氢萘酮在弱
碱 j-FS/ 的作用下烯醇化效率低%于是采用在弱
碱条件就可以完全烯醇化的 !)氟代)’)四氢萘酮
N<为底物) 经过对催化体系的系统筛选%发现在
QWX\R&F0WD* 9! &")\HL4@3=3,73+催化下%可以高
效实现 !)氟代)’)四氢萘酮 N<或 N9与不同芳基
溴代物 &ĉ &H的不对称偶联生成 !)芳基化产物
!X !̂;;!图式 -" * *"+ ) 此外%他们还发现%!)氟代)
’)茚酮底物 NP 或 NI在 F0 ! 0<B" * 9!1")RY 或
!&")AD>,73+的催化下%用 j-FS/ 作碱%便能与不
同芳基溴代物或三氟甲磺酸苯酚酯!&?̂ &D"反应
生成高光学纯度的 !)芳基化产物 !;Ê !;=!图式
/") 值得注意的是%吡啶’吲哚等含氮芳基片段
在该体系中可以很好地参与反应%生成高 //值的
!)芳基化产物 * *"+ )

由于内酰胺 !)氢的酸性较其他环状酮弱%其
!)芳基化具 有一定挑战 性) ’11$ 年% .B=8:H>
等 * *%+首次报道了钯催化内酰胺 NX 的 !)芳基化反
应) 采用 F0! 0<B" * 9TK6RF为催化体系’j.W\A
作碱’’%/)二氧六环作溶剂’’&&n下反应%以 /1m

的产率得到 !)芳基化产物 !;]!式!%"") 虽然该
反应效率不高%但拉开了对内酰胺类底物 !)芳基
化研究的序幕)

!%"

氧化吲哚是一类具有重要生物活性的内酰胺
小分子%- 位!羰基 !位"芳基取代的小分子氧化
吲哚在临床中有重要应用价值) 但由于 - 位氢
,NB值较大!约 ’$c""%不易解离形成烯醇式%使

得 - 位的芳基化局限性较大) \@=<HJ 等 * *#+对 D)
甲基氧化吲哚 NJ 的 - 位芳基化条件进行了系统
筛选%发现在 F0! 0<B" * 9‘F73+催化下%可以与溴
苯 &F反应生成高产率的 - 位芳基化产物 !;:!式
!#"") 此外%邻位有大位阻取代基的芳基溴代物
&<与 D)苄基氧化吲哚 NQ在该条件下同样能以较
高产 率 获 得 - 位 芳 基 化 产 物 !;H) 同 时%
T@E7:B40 等 * *$+报道了类似的工作%出人意料的
是%在 F0*!0<B" - 9‘F73+的催化下%将芳基溴代物
换成氯代物!&9"直接与保护或者未保护的氧化
吲哚反应 ! NJ 或 N;;"%可以使该转化在 (+*(S-
作碱时就能顺利进行%获得高产率的 - 位芳基化
产物 !;?或 !;>!式!$"")

紧接着%T@E7:B40 等 * *$+对 - 位取代的氧化吲
哚进行了不对称芳基化的研究) 以 -)甲基氧化
吲哚 N;E为底物%使用 F0*! 0<B" - 9‘F73+催化体
系未能获得 - 位芳基化产物 !;G!式 !1""(而采
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用芳基溴代物 &H在 F0*! 0<B" - 9N@F73+的催化
下’=)T@S6B作碱’’&&n反应%可以成功获得 !;G)

在此基础上%他们对 ’%-)二甲基氧化吲哚 N;L进
行了 - 位不对称芳基化尝试%采用 QWX\R&
F0WD* 9!&%&G")R[ 催化体系%能以 #%m产率获得

//值为 1#m的 - 位芳基化产物 !;M!式!1"" * *1+ )

.B=8:H>等 * -&+基于前期 !)氟代酮的研究启示%最
近报道了 -)氟氧化吲哚 N;B的 -)位不对称芳基
化反应) 采用 /)氰基三氟甲磺酸苯酚酯 &I作芳
基片段%反应在 F0!0<B" * 9!1")AD>,73+的催化下
生成高产率’高 //值的产物 !;D!式!’&"")

!’&"

在底物或反应体系中设计引入杂原子%借助
杂原子与钯的络合作用可大大促进反应) A34}

等 * ’/+首次以含有碘代芳胺片段的环己酮 N;7为

底物%在 F0(4*!FF7- " * 的催化下%无需外加配体
参与便能以 1*m的产率生成分子内的 !)芳基化
产物 !;F!式!’’""%并且还通过 ‘单晶衍射证实

活性络合物 N;7j的存在) ‘@ 等 * -’+发现%钯催化
体系可与烯胺中间体有效组合进而促进环戊酮的
!)芳基化) 在此基础上%YH@ 等 * -*+创造性地将 Y)
型脯氨酸与钯催化体系联用%高效地实现了 /)
!苄基!*)溴苯基"胺"环己酮 N;@的不对称 !)芳
基化的去对称化反应%以 1’m的产率生成高光学
纯度!1#m//"的产物 !;<!式!’’"") 更为重要的
是%该方法具有广泛的底物适用性与官能团耐受
性%并且可以在质子型溶剂中进行%具有重要的应
用价值) 之后%类似分子内高效的不对称 !)芳基
化的去对称化反应也相继被报道 * --a-"+ )

!)取代的氨基酸是一类具有重要活性的小分
子%是探索生命奥秘的重要工具%其中%氨基酸的
!)芳基化反应通常要借助其环状衍生物来进行)
.B=8:H>等 * -%+最先报道了噁唑酮类氨基酸衍生物
的 !)芳基化反应!图式 "") 研究发现%使用大位
阻富电子的配体如 F!=)T@" -’R0*F8)T@’V)F73+
等可以极大地提高反应效率%以较高产率生成 !)
取代噁唑酮 N;@̂ N;=的芳基化产物 !;9̂ !;J) 类
似地%?HBJ>等 * -#+将钯催化剂与大位阻富电子膦
配体组合运用到 !)芳基取代的内酯的 !)芳基化
反应中) UD=J~J0DI)6HD83等 * -$+ 将氨基酸转化为
环状的乙内酰脲衍生物 N;]̂ N;:%接着采用
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图式 Y$(;D<I=8 课题组对噁唑CYC酮的 !C’"FG& #C(芳基化研究

,LA7H7Y$!C’"FG& #C(;DJ:;<=>?F>@>X;Q>:CYC>?7FF<9B=7BEJ (;D<I=8 8D>9G

F0!QUR" * 9R! 催化体系%联合芳基碘代物 &Q̂
&;; 进行 !)芳基化%以 #’ma1*m的产率获得产

物!;Q̂ !EB%最后水解便可释放出 !)芳基化的氨
基酸!图式 %")

图式 [$’:;JB7?课题组对乙内酰脲的 !C’"FG& #C(芳基化研究

,LA7H7[$!C’"FG& #C(;DJ:;<=>?F>@!+OC=H=B;Q>:=?7B=>?7FF<9B=7BEJ ’:;JB7?8D>9G
!

!!环状烯酮受其共轭体系的影响%它的 !M位与 #
位去质子形成二烯醇盐存在相互竞争(再者%二烯
醇盐的亲核性较烯醇盐弱%且本身容易发生聚合%

降低了反应底物浓度*-1+ ) 这些因素使得环状烯酮

的 !M位芳基化十分困难) *&&1 年% 7̂B3等*/&+首次
研究了 -)乙氧基)*)环己烯酮 N;H的!M位芳基化反
应) 他们发现%采用 F0!SRE" * 9TK6RF催化体系%
j.W\A 作碱%可以有效实现环状烯酮 N;H的 !M位
芳基化%其中%采用芳基溴代物 &;E可以获得较满

意的产率!式!’*"") 通过该反应%高效完成了天
然产物 CD+DC<=HJD的全合成)

!’*"
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为克服该反应中芳基片段底物的局限性%
YB@8DJ+等 * /’+对不同钯催化剂进行了筛选%最终
发现 F0)F!=)T@" -)[* 对芳基溴代物表现出较好
的适应性%在室温就可以实现 !M取代的 -)乙氧基)
*)环己烯酮 N;?̂ N;G的 !M位芳基化%并且邻位有

大位阻取代基的芳基溴代物 &;8 &̂;=也可以较
高产率生成相应的产物 !EH !̂E>!图式 #") 另
外%采用大位阻的强碱二环己基氨基锂 * /*+和膦配
体三金刚烷基膦 * /-+也可以有效促进 -)乙氧基)*)
环己烯酮类底物的 !M位芳基化)

图式 #$R;9<7?F课题组对 &C乙氧基C!C环己烯酮的 !2C’"FG& #C(芳基化研究

,LA7H7#$!2C’"FG& #C(;DJ:;<=>?F>@&C7<A>XJ:C!CLJL:>A7X7?>?7F<9B=7BEJ R;9<7?F8D>9G

NU!$其他金属催化
除了钯类催化剂%镍’铜’铁等廉价催化剂也

可以促进环状羰基化合物的 !位芳基化反应)
’1#- 年% ADCCD47BEZ 等 * //+ 首 次 报 道 采 用 6H
!(S\" * 实现了中间体 N;]的分子内的 !位芳基
化!式 ! ’-""%进而完成了 ED,7B438B;HJ3JD的全
合成)

!’-"

!!*&&* 年 T@E7:B40 等 * /"+首次报道 6H!&"催化
的分子间 !位芳基化反应) 采用 !取代的 #内
酯 N;M̂ N;<为底物%在 6H!(S\" * 9! &")TK6RF9
ĴT=* 催化下%实现了与芳基氯代物 &;=̂ &;:的 !
位不对称芳基化反应%生成高 //值的产物 !E9̂
!LE!图式 $")

随后%(7BJ 等 * /%+报道了 !)甲基)’)茚酮 N=’!)
甲基)’)四氢萘酮 N]以及 !)甲基苯并环庚酮 N;9
与芳基溴代物或碘代物!&;%&F%&;H"的 !位不对
称芳基化反应%其采用的是 6H!(S\" * 9!1")F)
F73+催化体系!图式 1") 该催化体系对 !)甲基)
’)四氢萘酮底物控制较好!!=%!LB"%但对 !)甲基)
!!!!

图式 %$69LAI;:B课题组对 !C取代 "C内酯的 !C’"FG& #C(不对称芳基化研究

,LA7H7%$)?;?<=>F7:7L<=P7!C’"FG& #C(;DJ:;<=>?F>@!F9EF<=<9<7B"C:;L<>?7FF<9B=7BEJ 69LAI;:B8D>9G
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图式 a$’A;?课题组对 !C甲基环状酮的 !C’"FG& #C(不对称芳基化研究

,LA7H7a$)?;?<=>F7:7L<=P7!C’"FG& #C(;DJ:;<=>?F>@!CH7<AJ:LJL:=Lc7<>?7FF<9B=7BEJ ’A;?8D>9G

’)茚酮和 !)甲基苯并环庚酮底物控制较差!!LL%
!L7") 值得注意的是% ĴT=* 在该体系中反而降

低了反应效率%这与 T@E7:B40 等 * /"+的研究结果
恰恰相反)

.B=8:H> 等 * *&+ 发 现% 6H! (S\" * 9! 1")
\HL4@3=3,73+催化体系中采用缺电子的三甲酸磺
酸苯酚酯作芳基片段可以显著提高 !)甲基)’)茚
酮 N=的反应效率与对映选择性) 在此基础上%他
们系统研究了催化体系与芳基片段的关系%意外
地发现了 6H!(S\" * 与 !1")TK6RF和苯甲腈可

以形成催化活性种 *!1")TK6RF+6H!$*)6(F7")
利用该活性种作催化剂%联合芳基溴代物或氯代
物%几乎以定量光学纯度!//值l11m"获得了 N=
的 !)芳基化产物 * /#+ ) 使用特戊酰氧基芳基片
段 * /$+或吲哚类底物 * /1+在 6H!(S\" * 与联苯或联
萘膦配体催化体系下%同样可以获得较高产率与
//值的 !)芳基化产物)

*&’’ 年%WBEWH44BJ 等 * "&+报道了 (@!K"催化
的 "O内酯烯醇硅醚衍生物 N;P 的 !)芳基化反应
!式 ! ’/ "") 推测反应经过二芳基碘鎓盐与
(@!N"氧化插入形成 (@!KKK"高活性种%该活性种
!!!!

再与烯醇硅醚加成消除生成最终产物 * "’+ ) 虽然
可以较高的产率 ! #%ma$1m"与 //值 ! $$ma
1’m"得到产物 !L@̂ !LA%但是反应需要制备多种
非对称的二芳基碘鎓盐)

羰基化合物形成烯醇盐后容易被氧化剂%例
如%可借助 (@!KK"’UD!KKK"等氧化形成 !位自由
基%其反应活性较高%能与芳烃或芳基自由基偶联
生成羰基 !位芳基化产物) TB=BJ 等 * "*a"/+在 (@
!KK"*)D87G47D;BJ3JB8D催化下实现了环状酮 N;I^
N;Q与吲哚 &;?和 &;> 的氧化偶联反应%以适中
产率获得光学纯的 !位芳基化产物 !L=̂ !L:!图
式 ’&") 他们还以 !L=̂ !L:为中间体完成了天然
产物 !s")7B,B4HJ034DV’ !s"):D4:H8HJ034HJ3JDR’
!s")LH+E7D=HJ034D+K’ !s")BC<H>@HJD.等的不对
称全合成) 随后%_@ 等 * ""+首次报道了 UD!KKK"催
化的 -)取代的氧化吲哚 NE; 和 NEE的 -)位芳基
化反应%该反应通过自由基历程%可以实现 -)位
大位阻取代的氧化吲哚的芳基化!式!’""")

冯小明等 * "%+首次报道了 AE!SQL" - 催化的 -)
位取代氧化吲哚的不对称芳基化反应!图式 ’’")
采用 AE!SQL" - 与配体 R# 的组合催化体系%二
!!!!

!’/"

!’""
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图式 N"$6;D;?课题组对环状酮的 !C’"FG& #C(不对称芳基化研究

,LA7H7N"$)?;?<=>F7:7L<=P7!C’"FG& #C(;DJ:;<=>?F>@LJL:=Lc7<>?7FF<9B=7BEJ 6;D;?8D>9G

图式 NN$冯小明团队对 &C取代氧化吲哚的 & 位不对称芳基化研究

,LA7H7NN$1FJHH7<D=L’&C;DJ:;<=>?F>@&CF9EF<=<9<7B>X=?B>:7FF<9B=7BEJ V7?8 8D>9G

芳基碘鎓盐提供芳基%在温和的条件下实现了 -)
位大位阻取代的氧化吲哚 NEL̂ NE@的 -)位不对
称芳基化反应%获得了几乎定量光学纯度!//值l
1$m"的产物 !L> !̂LD)

!$无过渡金属参与

苯炔具有较高亲电性%容易被亲核试剂进攻
形成芳基化产物) ’1%% 年%MD0B等 * "#+报道了通
过苯炔中间体实现的 !)芳基化反应) 在 4GE3=BJD
的全合成中%将中间体 NE8 经哌啶锂处理%使其形
成苯炔烯醇盐中间体 NE8j%后者进一步发生加成
反应生成分子内的 !)芳基化产物 !LF!式!’%"")

后来%这种通过苯炔中间体与烯醇化合物加成引
入芳基的方法被应用到内酰胺的 !)芳基化 * "$+ ’有
机小分子胺促进的环状酮不对称 !)芳基化等反
应中 * "1+ ) 然而该方法面临着苯炔加成区域选择
性问题%难以在多取代芳基底物中得到应用)

光引发的 AN6’ 芳基化反应是一种有效的芳

基化手段%最早被 ADCCD47BEZ 等 * //%%&+ 应用到
ED,7B438B;HJ3JD的全合成中 !式 !’-"") 最近%夏
成峰等 * %’+ 报道了可见光促进 -)取代氧化吲哚
N;E’N;L’NEÂ NE]的 -)位芳基化反应!图式 ’*")
该方法具有底物适用性广!!L<̂ !BE"’产率较高
!%$ma$"m"以及易于操作等特点)

!’%"

! ! WB=@3ZB等 * %*+ 通 过 芳 基 亲 核 取 代 反 应
!A6R="%将 -)取代氧化吲哚 NEĉ NEH与缺电子
的芳基氟代物 &;G &̂;D在手性相转移催化剂
!&")S-’的作用下反应%成功实现了氧化吲哚 -)
位不对称芳基化%获得产物 !BL̂ !B8!图式 ’-")

随后%AB88B=等 * %-+发现%D)甲基氧化吲哚与硝基苯
在=)T@S6B9\WAS的作用下便可以得到氧化吲哚
-)位芳基化产物%并证明反应通过氧化吲哚负离
子对硝基苯的加成得以实现)
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图式 N!$夏成峰课题组对 &C取代氧化吲哚的 & 位芳基化研究

,LA7H7N!$’&);DJ:;<=>?F>@&CF9EF<=<9<7B>X=?B>:7FF<9B=7BEJ 2=; 8D>9G

图式 N&$*;D9>c; 课题组对 &C取代氧化吲哚的 & 位不对称芳基化研究

,LA7H7N&$1FJHH7<D=L’&C;DJ:;<=>?F>@&CF9EF<=<9<7B>X=?B>:7FF<9B=7BEJ *;D9>c; 8D>9G

&$结语

近二十年来环状羰基化合物的 !)(!+,- ").
芳基化反应得到了长足发展%为药物’生物工具分
子’活性天然产物等的合成提供了许多简单有效
的方法) 然而%此类不对称合成方法大多局限于
过渡金属催化%面临着如何实现绿色环保’如何克
服底物范围相对较小等问题%例如%6H!&"催化剂
具有剧毒’邻位有位阻取代芳基卤代物在钯催化
体系中适应性低 * %/+ ’氨基酸以及通过自由基历程
的 !)(!+,- ").芳基化反应的不对称控制等%都
是亟待解决的难题)
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