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利用例

ヘテロ環の位置選択的ハロゲン化に
有用な高反応性 塩素化剤・臭素化剤

   

 

  

特長 ・取り扱いやすい固体
・多数の反応点をもつ複雑なヘテロ環も、温和な条件で位置選択的にハロゲン化可能
・マルチグラムスケール・連続フロー合成にも適用可能
・創薬研究における、後期官能基化に最適
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N-Chlorosuccinimide (= NCS)  25g 1,900円 / 100g 4,500円 / 500g 13,100円 [C0291]
N-Bromosuccinimide (= NBS)  25g 1,900円 / 100g 3,100円 / 500g 8,400円 [B0656]

関連製品

2-Chloro-
1,3-bis(methoxycarbonyl)guanidine

1g 3,500円 / 5g 16,000円 / 25g 60,000円
[C4028]
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N-Acetoxy-N-chloro-
4-nitrobenzamide

1g 10,000円 / 5g 35,000円 
[A3694]
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N-Acetoxy-N-bromo-
4-nitrobenzamide

1g 11,000円 / 5g 35,500円
[A3695]
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from Rotenone (pesticide)
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from Celecoxib (COX-2 inhibitor)
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from Rivaroxaban (anticoagulant)

C40281)、A3694、A36952)は、従来のハロゲン化剤（Cl2、Br2、NBS、NCS、TCCAなど）では反応が進行しにくい基質に対しても高い反応性を示します。
A3694は、アノマーアミド構造に起因する高い反応性をもつため 2)、C4028で塩素化が不十分な場合でも、A3694を利用すると改善が期待できます。

生理活性物質へのクロロ基導入は、薬効、クリアランス、薬物動態に大きな影響を与えることから、「マジッククロロ効果」として報告されました 3)。
「マジッククロロ効果」は、フッ素原子による「ブロック効果」や「ミミック効果」、メチル基による「マジックメチル効果」とともに、注目を集めています。

ハロゲン化ビルディングブロック合成

生理活性物質の後期官能基化


