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新方法实现非张力饱和环胺多样化环扩张合成。 华东理工大学化学与分子工程学院、费林加诺
贝尔奖科学家联合研究中心教授陈宜峰团队，开发了非张力饱和环胺的多样化环扩张反应，为现
有候选药物的多样化合成提供了一个前景广阔的平台。11月21日，相关研究发表于《自然—化学
》。

多样性导向合成（DOS）旨在用简单的起始原料构建出复杂且多样化的有机化合物，在合成化学
中具有重要意义。

饱和环胺是天然产物和生物活性化合物中广泛存在的结构基元。围绕含氮杂环的多样性合成开发
新方法，一直是有机化学和药物化学领域的重要研究目标。通过骨架编辑快速生成具有不同环尺
寸的多样化类似物，可以显著提升结构-活性关系的研究效率。近年来，基于饱和环胺的α-官能
化、远端直接官能化反应已被广泛报道，但对其直接骨架编辑仍存在较大挑战。同时，将饱和环
胺转化为扩环后的含氮杂环，同时保持其原有功能性，也是一个亟待攻克的难题。

研究团队开发了将甘氨酸衍生物作为两个碳合成子直接插入五元或六元饱和环胺的方法。利用借
氢策略，研究人员实现了串联钌催化C-C键形成、逆-氮杂迈克尔加成和内酰胺化过程，构建出
七元内酰胺类衍生物，实现了形式上的[5+2]反应。进一步地，研究人员对产物进行衍生化，在
脂肪环上模块化插入碳一或碳二单元，最终将一个氮杂环转化为多达五种不同的氮杂环。（来源
：中国科学报 江庆龄）
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相关论文信息：https://doi.org/10.1038/s41557-024-01668-w
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