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A novel triazole forming reaction accelerated by the proximity effect through boronic acid–

diol complexation is reported. We have found that just by mixing 2-azidophenylboronic acid 
(1) and N-propargyl diethanolamine (2) in DMSO solvent at room temperature, corresponding 
triazole was obtained quantitatively. Various azides and alkynes were designed and synthesized 
to improve the reactivity. Furthermore, the proximity-accelerated azide–alkyne cycloaddition 
(PAAAC) enabled sequential azido-type-selective triazole formation in combination with other 
click reactions. 
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アジドとアルキン間のトリアゾール形成反応である Huisgen 反応のうち、銅触媒を

用いる CuAAC や環状アルキンを用いる歪み促進型反応（SPAAC）は、信頼性の高い

分子連結が可能なクリック反応として幅広い分野で利用されている。我々はこれまで

に、複数のアジド基の反応性の違いを利用することで、機能性分子の逐次集積を可能

とするマルチアジドプラットフォーム分子を開発してきた 1)。今回我々は、アジド基

のさらなる使い分けを可能にするために、ボロン酸とジオール間の錯形成によりアジ

ドとアルキンが近接することで反応が促進される近接効果促進型Huisgen反応の開発

に取り組んだ。検討の結果、2-アジドフェニルボロン酸（1）と N-プロパルギルジエ

タノールアミン（2）を DMSO 中、室温で撹拌すると目的のトリアゾール形成が定量

的に進行することを見出した。本分子連結法について、種々の誘導体を合成すること

で、連結用官能基の導入や反応速度の向上に取り組んだ。さらに、本手法と他のクリ

ック反応とを組み合わせることにより、逐次連結も達成した。 
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