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To expand the chemistry of our previously developed 4,8-diazacyclononyne (DACN), we 

designed and synthesized DACN-NHS ester 1a and DACN-maleimide 1b. The details of their 
synthesis and applications for labeling of peptides will be presented. 
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先に我々は無触媒クリック反応素子 4,8-diazacyclononyne (DACN)を開発し，これが

熱的，化学的に安定でありながら高い反応性を有することを明らかにしている．1,2,3) 

 
本研究では DACN を生体分子の高度複合化に利用することを目指して，DACN-NHS
エステル 1a，DACN マレイミド 1bを開発した．これらは無触媒条件下で アジドと
Huisgen 反応するとともに，それぞれアミンとの縮合反応によりアミド結合を形成，
もしくは，チオール類との thia-Michael 反応により C–S 結合を形成することができ
る．発表時には 1a, 1bの合成と反応の詳細，およびペプチドの複合化への応用につい
て報告する． 
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