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广州生物院铜催化异腈的三氟甲基炔基化反应研究获进展 

  中国科学院广州生物医药与健康研究院朱强研究组在铜催化异腈的三氟甲基炔基化反应中取得新进展，相

关研究成果于5月15日发表在美国化学会期刊《有机化学快报》上（Org. Lett. 2015, 17, 2322- 2325）。 

  三氟甲基存在于很多生物活性分子当中，它具有增强分子的化学与代谢稳定性、改善亲脂性以及提高与生

物大分子结合的选择性等性质。因此，在有机小分子中引入三氟甲基的合成方法受到了有机化学家和药物化学

家的广泛关注。在双键相邻的两个碳原子上分别引入三氟甲基和另一官能团的反应已经有较深入的研究，而在

一个碳原子上同时引入三氟甲基和另一官能团的反应却鲜有报道。 

  广州生物院朱强与吴筱星合作，设计了异腈与三氟甲基炔基砜的反应，在异腈的末端碳原子上同时引入三

氟甲基和炔基，得到相应的构型单一的酮亚胺。该反应在醋酸铜的催化下，在0到15摄氏度的条件即能顺利进

行，该方法操作简单，条件温和，无需其它添加剂。初步的机理研究表明，异腈与铜盐的共同作用，引发三氟

甲基炔基砜裂解成三氟甲基自由基是反应的关键步骤。反应产物三氟甲基炔基亚胺具有多个反应位点，可以进

行多种类型的后续化学转化，如还原、共轭加成、水解、缩合环化等。有些后续反应可以不经分离亚胺中间

体，“一锅法”化得到结构多样性的含氟分子或杂环。例如利用该方法，一步就可以以53%的总收率得到抗炎症

药物分子Celecoxib。 

  该方法的建立为今后合成含三氟甲基杂环分子提供了便利途径，在有机化学和药物化学研究中具有重要意

义。该研究得到了国家自然科学基金（21202168, 21472190）的资助。 

 
 

三氟甲基炔基亚胺的合成及其转化新方法  
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