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芳烃间/对位选择性碳氢硼化反应研究进展 
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摘要  有机硼化物是实现分子多样性的重要砌块, 通过碳氢硼化将碳氢化合物转化为有机硼化物的策略非常具有吸引

力. 其中铱催化的碳氢硼化取得了重大进展. 由于取代芳烃通常含有邻位、间位和对位的碳氢键, 因此区域选择控制一

直是芳香族碳氢硼化的一个长期挑战. 在过去十年中, 邻位选择性碳氢硼化取得了重大进展, 而间位和对位选择性依

然具有挑战性. 这篇综述旨在对铱催化的间/对选择性芳香族碳氢硼化反应提供一份详尽的总结, 从导向和非导向碳氢

硼化两个角度进行梳理. 
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Abstract  Organoboron compounds are important building blocks to create molecular diversity. Strategies that can transform 
the readily available hydrocarbons into these compounds by C—H borylation are highly attractive. In this context, significant 
progress has been made towards iridium-catalyzed C—H borylation. Because substituted arenes typically contain ortho-, meta- 
and para-C—H bonds, regiocontrol has been a long-standing challenge within this type of chemistry. During the past decade, 
significant progress has been made in the ortho-selective C—H borylation, while the meta-/para-selectivity is still challenging. 
This review aims to provide a comprehensive overview of this topic on meta-/para-selective aromatic C—H borylation by 
iridium catalysis. This topic is categorized into directed and non-directed C—H borylation. 
Keywords  meta selectivity; para selectivity ; iridium catalysis; C—H borylation; directing groups 

 
在过去的二十年中, 碳氢键官能团化因可以有效地

修饰、改造有机物原有结构而受到了广泛关注[1]. 其中

碳硼键在有机化学反应中易转化, 应用价值大, 因此碳

氢硼化反应的研究在有机合成方法学中很热门[2]. 而碳

氢硼化的主要挑战则是如何控制选择性, 尤其是芳环远

端对位和间位的选择性. 芳环间位和对位选择性碳氢硼

化在诸多科研工作者的努力下已经形成了两种较为成

熟的思路: (1)通过导向实现金属催化剂对芳烃远端碳氢

硼化选择性的调控; (2)通过调控位阻实现芳环远端间位

或对位选择性的碳氢键活化硼化, 如 Scheme 1 所示. 具
体而言, 通过导向实现远端碳氢键活化硼化又可分为三

种策略: (a)通过底物中的导向基与配体非共价相互作用

(Scheme 1, 1-1, 1-2, 1-3), 将金属导向至远端的碳氢键; 
(b)通过配体结构的修饰、改造, 连接金属原子或硼原子, 
通过金属原子或硼原子和底物中杂原子配位, 实现间位

和对位的选择性硼化(Scheme 1, 1-4); (c)通过所形成的

离子对或者金属与杂原子离子作用, 实现远端选择性

(Scheme 1, 1-5). 而非导向的芳烃远端的碳氢硼化则是

通过空间位阻效应实现, 也可分为两种方式: (a)与金属

配位的配体与底物本身的基团产生空间排斥效应, 实现

底物的间位或者对位的选择性硼化(Scheme 1, 1-6, 1-7); 
(b)通过底物中带有电荷性的官能团吸附具有较大位阻

基团的游离离子, 从而将邻位和间位碳氢键屏蔽, 实现

底物的选择性对位硼化(Scheme 1, 1-8, 1-9).   
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图式 1  芳环间位和对位碳氢硼化的策略 

Scheme 1  General strategies for meta- and para-selective C—H borylation of arenes

2  导向碳氢硼化 

2.1  非共价相互作用导向远端的碳氢硼化 

2015 年, Kanai 课题组[3]报道了通过氢键诱导实现

(杂)芳烃间位选择性碳氢硼化(Scheme 2). 他们设计了

新的配体 L1, 其中氢键供体尿素被连接到联吡啶骨架

上. 因此, 该供体和底物中氢键受体之间的相互作用使

得催化剂的金属中心非常接近反应所需的碳氢键. 他们

发现, L1/Ir 催化体系适用于控制(杂)芳基酰胺 2a～2e 的
间位选择性硼化, 具有良好到优异的区域选择性[最高

可达＞30∶1 间位/对位(m/p)比]. 除了具有酰胺官能团

的底物外, 含膦化合物的碳氢硼化的间位选择性也非常

好, 能获得具有高间位选择性的相应产物 2f～2h, 如磷

酸苯基酯 2f、膦酸二酰胺 2g 和氧化膦 2h. 除了提高间

位选择性外, Kanai小组还发现, 由于配体的尿素部分通

过氢键识别和捕获底物, 使得反应速度也加快了. 
2017 年, Phipps 课题组[4]又开发了一种使用单一阴

离子双吡啶配体实现苄胺、苯乙胺和苯丙胺衍生物的间

位选择性硼化(Scheme 3). 这种配体之前在“离子配对

模式”中成功地实现了芳烃季铵盐的间位选择性硼 
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图式 2  氢键诱导芳香酰胺间位碳氢硼化 
Scheme 2  meta-Selective C—H borylation of aromatic amides via hydrogen bonds  
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图式 3  氢键协助苄胺/苯乙胺/苯丙胺间位碳氢硼化 
Scheme 3  meta-Selective C—H borylation of benzylic amines/phenylethylamine/amphetamine via hydrogen bonds 

化, 而这篇工作则是证实了该配体在“氢键接受模式”

中依然非常有效(TS-2), 并证实了这种策略和配体 L2
用于区域选择性硼化的可行性. 此方法为具有复杂结构

的药物分子提供了实用的官能团化途径, 使得非共价相

互作用在反应选择性调节的潜力被进一步开发. 该方案

通过与 Kanai 课题组相反电子效应策略, 提供了互补的

底物范围, 间位/对位的选择性高达 20∶1, 产率良好, 
官能团兼容性良好, 在有卤素(4c 和 4i)或者吸电子取代

基(4a～4h)的情况下依然有较高的产率. 因此此反应具

有工业化潜力, 且为具有相似骨架的复杂结构药物提供

了新的官能化方法.  
2020 年, Phipps 及其同事[5]使用二氢喹啉(DHQ)衍

生的手性阳离子代替非手性阳离子四正丁基铵(Scheme 
4), 以形成手性离子对配体 L3, 通过配体支链的磺酸根

与手性铵离子之间的氢键作用(TS-3), 实现了非手性苯

甲酰胺底物 5a～5f 与 B2pin2的对映选择性的间位硼化, 
氧化后得到 7a～7f, ee 值为 79%～96%. 值得注意的是, 
当底物包含竞争性反应位点时, 依然可以得到优异的间

选择性产物. 这一方案的提出将芳烃远端选择性硼化拓

展到手性构建应用中, 为生物医药领域带来新的发展机

遇. 
2022 年, 梁勇课题组[6]开发联吡啶配体 L4 和 L5, 

提出了一种精确控制芳烃官能化间位选择性和对位选

择性的方法(Scheme 5). 一方面, 将酰胺导向碳氢键活

化的环状过渡状态中的共价键模式改变为非共价相互

作用(TS-4 和 TS-5), 将配体使用量降至催化量, 提高了

原子经济性; 另一方面, 作者基于理论计算的结果, 高
效地设计出适用于反应体系的新配体, 减少了筛选配体

的重复性实验. 该方法有着良好的官能团兼容性, 对于

连有给电子基团(8b)、卤素(8c～8e)的苯甲酰胺底物、苯

乙酰胺(8g)和芳烃磷酸酯(8h), 均可以选择性较高地分

别得到间位选择性硼化的产物(9a～9h)和对位选择性硼

化产物(10a～10h).  
2022 年梁勇课题组[7]在此前基础上, 继续通过计算

设计出配体 L6, L5 和铱催化剂实现的芳基磺酰基化合

物可调的间位和对位选择性碳氢硼化(Scheme 6). 虽然

都是通过配体尿素部分和底物磺酰基之间的氢键作用, 
但是通过配体骨架结构的调节, 实现了底物间位(TS-6)
和对位(TS-7)选择性的调控, 从而做到了芳基砜和芳基

磺胺对位/间位选择性硼化. 除了化合物 11d以外, 11a～
11h 均可以获得良好选择性的间位和对位硼化产物, 丰
富了芳基砜和芳基磺胺远程碳氢官能团化的方法, 拓展

了芳基磺胺和芳基砜构建其他复杂分子的化学空间. 这
项工作表明, 过渡态计算在指导选择性碳氢键活化的配  
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图式 4  氢键协助苄胺间位不对称碳氢硼化 
Scheme 4  Asymmetric meta-selective C—H borylation of benzylic amines via hydrogen bonds 

体设计中可以起到助力作用. 
除了氢键协助选择性硼化外 , 2021 年 Chatto- 

padhyay 课题组[8]开发了一种静电模型协助的芳烃间位

硼化的方法(Scheme 7). N-苯基磺酰胺中氧原子和配体

L7 之间的静电作用使得铱催化剂被推向底物的间位

(TS-8). 该方法具有广泛的底物范围(15a～15g). 尽管

大多数铱催化的远程碳氢硼化需要 1.0 equiv.的 B2pin2, 
但该方法只需要一半的 B2pin2 (0.5 equiv.), 因此该方法

在制药行业有着巨大的应用前景. 

2.2  通过配位作用实现远端碳氢硼化 

2015 年, Chattopadhyay 课题组[9]开发了两种互补的

方法, 分别实现了芳香醛的邻位和间位选择性碳氢键活

化硼化, 在此之前还没有其他方法可以实现芳香醛的间

位硼化(Scheme 8). 邻位硼化通过使用叔丁胺作为无痕

保护/导向基团, 而间位硼化则通过催化剂配体和底物

之间的电荷相互作用, 将金属导向至需要的反应位点, 
进而实现间位选择性碳氢键活化硼化. 这两种方法都有

广泛的底物范围和官能团耐受性. 该课题组假设了两种

可以增加间位选择性的过渡态: (i)富电子配体和底物中

亚胺部分连接的三(硼基)铱络合物产生的静电相互作

用, (ii)底物通过亚胺氢原子和催化剂的硼基氧原子之间

的氢键(TS-9)或亚胺氮原子和硼原子之间的相互作用

(TS-10). 由于在两种情况下(TS-9 和 TS-10)都存在增强

间位选择性的静电相互作用的可能, 因此哪种过渡状态

(TS-9 或 TS-10)实际控制间位选择性仍然存在疑问. 在
氢键导向方法(TS-9)的情况下, 亚胺取代基(R)远离反应

中心, 因此, 间位硼化的结果不应取决于 R 基团的大小. 
另一方面, 在过渡状态 TS-10 的情况下, 结果应受到 R
基团大小的影响, 因为 R 基团和催化剂的硼基非常近. 
通过实验发现, 当亚胺取代基 R 从 t-Bu 到 i-Pr 到 Me 的
立体变化增强了间位选择性. 因此认为过渡状态 TS-10
是更具可能性的合理过渡态. 

2021 年, Doria 课题组[10]报道了一种合理设计的超

分子硼化铱-锌催化剂, 通过可逆和动态的锌原子和氮 
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图式 5  计算机辅助设计配体实现芳环远端碳氢可控硼化 
Scheme 5  Computationally designed ligands enable tunable borylation of remote C—H bonds in arenes 
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图式 6  氢键协助磺酰芳烃的间/对选择性碳氢硼化  
Scheme 6  Controlled meta-/para-selective C—H borylation of aryl sulfonyl compounds via hydrogen bonds 
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图式 7  静电作用协助酰基芳胺间位碳氢硼化   
Scheme 7  meta-Selective C—H borylation of acyl aromatic amines via electrostatic interactions 

 

图式 8  氮硼配位协助芳香醛间位碳氢硼化  
Scheme 8  meta-Selective C—H borylation of aromatic aldehyde via B—N coordination 
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原子非共价相互作用, 对吡啶类衍生物实现间位碳氢键

的选择(TS-11) (Scheme 9). 利用配体卟啉部分络合的金

属锌和底物吡啶之间的配位作用, 以及配体骨架的可调

节性, 实现了催化金属反应位点的选择. 该文所述的催

化系统动力学、机理和底物选择性方面具有较高的新颖

性. 基于锌(II)-卟啉支架 L9 的底物识别位点和活性位

点之间的距离调控, 实现了 3-取代吡啶和 N-甲基咪唑

的间位硼化(18a～18g). 此外, 除了联吡啶或菲啰啉衍

生物之外, 该方法中通过调节配体支架从而改变催化金

属识别位点和反应活性位点的思路, 可运用至其他金属

催化体系中.  

2.3  通过离子作用实现芳烃季铵盐间位导向的碳氢硼

化 

2016 年, Phipps 课题组[11]开发了一种容易制备的阴

离子配体, 其参与底物-催化剂-离子配对相互作用, 以
实现两种不同类别的芳香族季铵盐的间选择性硼化

(Scheme 10). 在过渡金属催化中使用非共价相互作用

来控制区域选择性是一个很有潜力的策略. 这项研究证

明了通过离子配对实现区域选择性的可行性. 在设计合

适的离子配对配体时, 他们首先阐述了一个铱催化硼化

的基本过渡态, 由 Singleton、Maleczka、Smith 及其同

事计算 . 通过修改结构将含磺酸根的支链连接到联

吡啶主链上. 在烷基铵盐上, 正电荷分布在与氮直接相

邻的甲基/亚甲基单元上 , 发生的离子配对相互作用

(TS-12)产生了良好的间位选择性. 同时该组也使用季

铵化的 2-氯苯胺(20a)作为底物, 联吡啶作为配体, 在四

氢呋喃和环己烷中的选择性很低. 用两种非阳离子替代

物(20m, 20n)对 20a 进行的对照实验, 在使用 L10 为配

体的情况下并没有选择性, 证明了基质上正电荷的重要

性, 支撑起离子配对假设. 此外, 向使用 L10 为配体的

20a 的硼化反应中添加过量磺酸叔丁胺, 导致间选择性

降低, 这可能是由于过量的四丁基铵正离子取代了吸引

配体中阴离子的底物, 以至于随后非定向硼化增加. 该
反应底物范围广、产率良好和选择性高, 当邻位有取代

基时, 可以较优的间对比得到间位单硼化的产物(21a～
21g), 而没有官能团的芳烃季铵盐则得到了两个间位双

硼化的产物(21h 和 21i).  
2018 年, Chattopadhyay 课题组[12]开发了一种新颖、

有效的苯甲酰胺的间对位选择性硼化的方法(Scheme 
11), 可以分别实现苯甲酰胺的间位选择性硼化和对位

选择性硼化, 该方案使用带有支链呈 L 形双功能配体

L11, 其在碱的作用下, 形成钾盐. 其中钾离子与底物

产生非共价相互作用. 该配体与酰胺基团或者酯基产生

非共价相互作用时有着截然不同的结果, 配体原位产生

的钾离子和苯甲酰胺类底物产生非共价相互作用时 
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图式 9  配位作用协助吡啶间位碳氢硼化 
Scheme 9  meta-Selective C—H borylation of pyridines via coordination 
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图式 10  离子对协助间位碳氢硼化 
Scheme 10  Ion-pair assisted meta-selective C—H borylation 

(TS-13), 催化剂的反应活化位点在底物的间位(23a～
23f), 而在与苯甲酸酯类底物产生非共价相互作用时

(TS-14), 铱催化剂的反应活化位点在底物的对位, 得到

的是对位选择性硼化的产物(24a～24f). 该反应广泛的

底物范围、官能团耐受性和较好的间、对位选择性, 给
具有类似骨架的化合物提供了后续修饰的方法.  

2019 年, Nakao 课题组[13]基于之前位阻效应实现对

位选择性硼化的基础上, 开发了一种新的 Ir-LA 双功能

催化剂, 用于苯甲酰胺和吡啶的间位选择性碳氢硼化

(Scheme 12). 带有一定正电荷性的铝原子或硼原子识

别富电子的羰基(TS-15)或吡啶的氮原子(TS-16), 通过

非共价作用相连, 而后再通过链状联吡啶骨架将铱催化

剂中心置于底物间位附近. 在苯甲酰胺的间位选择性硼

化中, 选择侧链连接金属铝的配体 L12, 该配体中铝原

子和酰胺羰基的配位作用, 将催化金属铱推向了间位的

碳氢键, 实现了 25a～25f 等的苯甲酰胺碳氢键间位硼

化. 而在吡啶底物中则是通过支链连接硼原子的配体

L13, 利用氮硼原子之间的电荷作用实现了吡啶 27a～

27c 的间位碳氢硼化. 反应底物官能团良好的耐受性, 
以及较高的选择性都是该反应的特色. 证明了该新颖的

配体通过路易斯酸碱相互作用来控制碳氢键官能化反

应的选择性可以实现, 该方案可以用于其他过渡金属催

化的碳氢键官能团化中, 且在生物医药合成修饰方面有

着重要的作用.  
2022 年, 梁勇课题组[14]设计了一种容易获得的阴

离子配体, 并开发了七类芳香族季铵盐和鏻盐的铱催化

对位选择性的碳氢硼化(Scheme 13). 所开发的“联苯菲

咯啉”配体 L14, 利用配体支链上的氨基磺酸与芳烃季

铵盐形成的离子对, 为远程碳氢键选择性硼化提供了一

种新途径. 该方法实现了芳香季铵盐的对位碳氢键硼

化, 丰富了区域选择性碳氢键硼化的合成方法. 该反应

有着良好的底物兼容性 , 含有卤素(30a～30c, 30g～
30h)或酯基(30d)的底物都有优异的产率, 即使是含有

大位阻的三甲基硅基或者在杂芳环中也依然有着较高

的收率(30e～30f). 该方案为芳烃季铵盐对位选择性修

饰提供了一种新的可能, 有望在生物制药中获得应用.  
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图式 11  芳香酰胺的间位碳氢硼化和芳香酯的对位碳氢硼化 
Scheme 11  meta-/para-Selective C—H borylation of aromatic amide/aromatic esters

3  非导向碳氢硼化 

3.1  配体与底物的空间效应实现远端选择性硼化 

2015 年, Itami 课题组[15]开发了一种新的铱催化体

系, 实现了对位选择性的芳香族碳氢硼化(Scheme 14). 
通过使用大位阻的双膦配体 L15, 单取代苯的碳氢硼化

的对位选择性高达 91%. 该催化体系与通常反应体系截

然不同, 能解决普通铱催化剂无法区分单取代苯衍生物

的间位和对位碳氢键的问题. 对位选择性随着芳烃上取

代基体积的增加而增加, 表明该反应的区域选择性主要

由底物和催化剂之间的空间排斥控制. 空间效应和电子

效应都会影响化学反应的区域化学结果, 大多数情况

下, 设计一种仅依赖空间因素的碳氢键官能化方法是一

项挑战, 而此方案中利用体积庞大的催化剂和邻位以及

间位碳氢键之间的空间排斥(TS-17), 这一简单有效的

策略实现了产物(32a～32h)的合成, 可能适用于一系列

芳香族碳氢键官能化反应.  
2022 年, Ilies 课题组[16]报道了一种基于远程空间控

制的间位选择性硼化策略(Scheme 15), 该策略中屋顶

状配体除了保护邻位外, 还保护远处的对位(TS-18), 从
而使得金属催化剂只选择性地在间位反应. 该方法实现

了铱催化的各种单取代芳烃间位硼化, 无论是连有吸电

子基(33d)、给电子基(33e～33g)或是芳基磷酸酯(33h)
的底物, 均有很好的间位选择性和产率. 该策略仅通过

空间效应实现单取代芳基间位硼化. 
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图式 12  酰胺和吡啶的间位选择性硼化 
Scheme 12  meta-Selective borylation of amide and pyridine 
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图式 13  离子对协助芳香季铵盐间位碳氢硼化 
Scheme 13  Ion-pair assisted meta-selective C—H borylation aromatic quaternary ammonium salt 
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图式 14  双膦配体实现芳烃对位选择性硼化 
Scheme 14  para-Selective borylation of aromatics by diphosphate ligands 

 

图式 15  芳烃的间位选择性硼化 
Scheme 15  meta-Selective borylation of aromatic hydrocarbons   
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2022 年, Chattopadhyay 课题组[17]开发了一种用于

(杂)芳酰胺的通用对位选择性硼化方法(Scheme 16). 所
开发的方法显示了广泛的底物范围, 并能耐受各种官能

团. 有吸电子基团的底物(36d, 36h)或给电子基团的底

物(36c)都有中等偏上的选择性, 在杂芳环中更有着优

异的选择性(36f, 36g). 为了实现高效的远程对位选择

性, 该课题组使用了金属铱和新配体 L17 组成的新催化

剂体系. 由于中间的亚甲基而发生面内畸变和双叔丁基

羰基(Boc)酰胺完全扭曲的几何结构之间产生的空间排

斥, 产生了苯甲酰胺的对位选择性. 配体和底物的空间

效应和电子效应都具有对位选择性优势, 且该反应在克

级合成中催化剂负载可以降低. 此外, 对于进一步的合

成应用, 双 Boc 基团可以通过简易的反应条件脱除. 该
方法实现了芳酰胺的对位官能团化, 并有望在医药合成

领域中加以运用. 

3.2  催化剂辅助底物与配体空间效应实现远端选择性

硼化 

2017年, Nakao课题组[18]成功地实现了铱/铝协同催

化苯甲酰胺和吡啶的对位选择性碳氢硼化(Scheme 17). 
该策略通过铝催化剂连接大位阻的基团和铱催化剂配

位的配体之间的空间排斥作用, 分别实现了苯甲酰胺

(InT-1)和吡啶(InT-2)的对位选择性硼化. 尽管使用了强

路易斯酸助催化剂, 但该方法对一系列官能团(包括路

易斯碱性基团)表现出良好的耐受性, 且不会降低区域

选择性. 这项工作证明铱/铝协同催化通过位阻效应实

现化合物对位选择性的碳氢硼化是有效的. 该工作中铝

催化剂所起到的作用包括: (1)具有路易斯碱性官能团的

芳烃与路易斯酸的络合导致电荷转移, 使芳烃核心更缺

乏电子, 因此反应性更强; (2)铱催化剂配体和铝催化剂

上的大位阻基团之间的空间排斥将阻断金属铱在邻位

和间位碳氢键活化的可能, 从而实现对位选择性硼化. 
最后通过调节铝催化剂和铱催化剂的配体, 分别实现了

芳基酰胺或芳基磷酸酯(37a～37h)和吡啶(39a～39d)的
对位选择性硼化. 

2019年, Phipps课题组[19]和Maleczka课题组[20]几乎

同时分别发表了他们所开发的, 利用配体的阴离子和体

系中的大位阻基团阳离子产生的离子对(TS-19), 使得

铱催化剂对底物的对位实现选择性地碳氢键活化硼化

(Scheme 18). 其中 Phipps 课题组使用配体 L20, 分别实

现了苯胺、苄胺、苯酚和苯甲醇的对位选择性硼化

(42a～42d), Maleczka课题组则使用配体L21, 完成了苯

胺、苯酚和苯甲醇的对位选择性硼化(44a～44d). 此外, 
除了配体和反应温度稍有不同外, 两个反应体系也很相

近. 他们的方案均是通过大体积四丁基铵阳离子与底物

的离子配对, 底物呈阴离子. 大体积阳离子阻断了金属

和底物间位碳氢键反应, 促进了最偏远且通常最具挑战

性的对位的硼化. 从而实现了最为常见的芳烃结构(包
括苯胺、苄基胺、酚和苄基醇)的对位选择性硼化. 利用

该方法制备的苯胺、苄胺、苯酚和苯甲醇硼化产物可以

用于制备更复杂的化合物.  
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图式 16  N-Boc 酰胺的对位选择性硼化 
Scheme 16  para-Selective borylation of N-Boc amide 
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图式 17  铝路易斯酸协助的对位选择性硼化 

Scheme 17  para-Selective borylation assisted by aluminum lewis acid 

2022 年, Chattopadhyay 课题组[21]又在此前基础上

设计了一种新的配体框架 L22. 使用该配体可以实现室

温下芳香胺的对位选择性硼化(Scheme 19), 从而开发

了一种用于苯胺对位选择性硼化的新方法. 所开发的方

法无需多步骤的保护/脱保护过程即可实现芳胺的对位

硼化. 利用该方案的配体系统, 已经实现了多种不同结

构、不同取代基的芳胺的对位选择性硼化(46a～46f). 各
种对照实验表明, 对位选择性的起源仅取决于原位生成

的 N-Bpin 和苯胺底物的邻位取代所产生的空间拥挤

(TS-20). 该方法有希望在药物化学、制药工业和天然产

物合成中得到广泛应用. 

4  总结和展望 

分别从导向和非导向的角度讨论了铱催化的(杂)芳
烃的远程区域选择性碳氢硼化. 通过非共价相互作用, 
如氢键、离子配对、路易斯酸碱复合、空间排斥和其他  
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图式 18  离子对协助的对位选择性硼化 
Scheme 18  Ion-pair assisted para-selective borylation 

 

图式 19  芳胺的对位选择性硼化 
Scheme 19  para-Selective borylation of aromatic amines 
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非共价识别, 实现了间位选择性或对位选择性. 尽管取

得了一些进展, 但挑战依然存在. 首先, 底物类型非常

有限, 尤其是对脂肪族化合物区域选择性碳氢硼化的研

究仍然较少[22]. 其次适用的催化金属通常较为昂贵, 以
及手性配体的构建依然一片空白. 最后非金属(如 BBr3)
实现的导向碳氢硼化位点选择依然停留在近端位点[23], 
无法实现远端的碳氢硼化. 因此, 这一领域仍需要更多

的努力, 重点是开发新的策略和新型手性/非手性配体. 
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