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有机催化不对称 Michael/ 环化串联反应的研究进展
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摘要 : 串联反应能够减少反应步骤、 简化操作、 降低成本、 实现高效率转化 , 符合原子经济性和绿色化学理念 . 特

别是有机催化的不对称串联环化反应以一锅法连续催化多个化学反应 , 为高效合成多手性中心环状结构提供了新

方法 . 不对称 Michael / 环化串联反应是构建光学活性状化合物的常用方法之一 , 近些年 , 各种有机小分子催化剂

应用于不对称 Michael/ 环化串联反应的报道不断增加 , 并且取得了重大进展 . 我们根据不同的催化剂类型综述了

近 5 年来关于不对称 Michael/ 环化串联反应的研究进展 , 并对有机催化不对称 Michael/ 环化串联反应的发展趋势

进行了展望 . 
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Michael 反应是有机合成领域中的重要反应 , 是

指亲电的共轭体系（Michael 受体）与亲核的负碳离

子（Michael 给体）进行的共轭加成 , 是活性亚甲基化

物烷基化的一种重要方法 , 也是最常用于构筑 C－C

键的方法之一［1-2］. 不对称 Michael/ 环化串联反应是

指包含 Michael 加成和环化反应的串联反应 , 常用于

构建具有多个手性中心的复杂环状结构 , 如广泛存

在的双环、 含氧杂环、 螺环和多环结构等［3-6］, 也是

合成许多天然产物和药物骨架结构的关键反应［7-8］. 

因此 , 成为不对称反应的研究热点 . 

近些年 , 有机催化的不对称 Michael/ 环化串联

反应备受关注 , 各种有机催化剂如手性膦类［9-13］、 

金鸡纳碱类［14-22］、 （硫）脲类［23-27］等有机催化剂以

及一些金属［28-34］催化剂被应用于不对称 Michael/ 环

化串联反应 , 并取得了重大进展 . 我们根据不同的

催化剂类型进行分类 , 综述了近 5 年来有机催化不

对称 Michael/ 环化串联反应的研究进展 . 

1 手性膦类催化剂

2018 年 , Hodík 小组［35］开发了一种新的方法制

备具有烷基、 烯基、 炔基、 芳基或杂芳基的螺环二

氢喹诺酮类手性化合物 , 该小组利用有机膦催化剂

Cat 1 催化炔丙基醇和环状β- 氧代酯的不对称多米

诺Michael加成/内酰胺化串联反应（图1）. 研究发现, 

该反应体系具有良好的普适性 , 以 38%~81% 的产

率 , 优异的非对映选择性 （>20∶1 dr） 和对映选择性

（高达 99∶1 er）得到目标产物 . 这种一步多米诺迈克

尔加成 - 内酰胺化过程反应条件温和、 原料价廉易

得 , 一步反应产生具有两个相邻手性中心的螺环产

品 , 其中一个是手性季碳中心 . 且机理研究表明 , 手

性磷酸和手性二磷酸镁均能作为催化活性物质 , 但

是原位生成的手性磷酸镁盐能产生更快速的反应和

更高的收率 . 

2019 年 , Xiao 实验组［36］报道了有机膦催化剂

Cat 2 催化 3- 烯烃（7- 氮杂）羟基吲哚与 3- 苯并呋喃

基乙烯基酮的不对称 Rauhut-Currier/Michael 加成串

联反应（图 2）. 研究发现 , 该反应条件温和（在 0.4 nm

分子筛的存在下 , 5%（摩尔分数）的 Cat 2 在甲苯溶

剂中于 5 ℃条件下反应 12 h）, 以 57%~93% 的产率 , 

最高达 >19∶1 dr 和优秀的对映选择性（96%~>99% 

ees）得到产物 , 当反应规模扩大 >1000 倍 , 仍能够保

持产品的 ee 值 . 实现了对苯并呋喃底物以［4+2］环

加成的形式直接进行不对称脱芳反应 , 所得手性产

物可以进一步转化为其他的α- 羟甲基化或多环骨
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图 1 催化剂 Cat 1 催化多米诺 Michael 加成 / 内酰胺化串联反应

Fig.1  Cat 1 Catalyzes domino Michael addition/lactamization tandem reaction

图 2  催化剂 Cat 2 催化 Rauhut-Currier/Michael 加成串联反应

Fig.2  Cat 2 Catalyzes the Rauhut-Currier/Michael addition tandem reaction

架衍生物 , 值得一提的是转换过程中 , 产物的立体

选择性没有发生变化 . 

2019 年 , Xia 小组［37］发展了一种手性磷酸催

化 剂 Cat 3 参 与 的 不 对 称 Michael/Retro-Mannich/

Mannich 串联反应（图 3）, 在 10%（摩尔分数）催化剂

作用下 , 合成一系列的 3-（吲哚 -3- 基）- 吡咯烷类化

合物, 该串联反应条件温和, 能以65%~91%的收率, 

最高达 >19∶1 dr 和 54%~92% 的对映选择性获得产

物 . 实验组通过 DFT 计算 , 提出了一种可能的催化

循环机理（图 4）, 该反应被证实为 3 步反应 : 首先 , 在

Cat 3 的存在下 , 吲哚环的 C3 位与α,β- 不饱和酮

（INT0 至 INT1）完成 Michael 加成反应 , 该步反应是
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图 3  催化剂 Cat 3 催化 Michael/Retro-Mannich/Mannich 串联反应

Fig.3  Cat 3 Catalyzes Michael/Retro-Mannich/Mannich tandem reaction

图 4  催化剂 Cat 3 催化 Michael/Retro-Mannich/Mannich 串联反应机理

Fig.4  Mechanism of Michael/Retro-Mannich/Mannich tandem reaction catalyzed by Cat 3
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可 逆 的 . 随 后 , INT1 发 生 Retro-Mannich 反 应（INT1

至 INT2）, 建立第一个立体中心 . 由于该步具有最高

的能垒 , 因此 , 该步限制了整个反应的速率 . 最后 , 

INT2 发生 Mannich 反应生成 INT3, 该步反应具有优

异的非对映选择性 . 其中反式 -3-（吲哚 -3- 基）吡咯

的形成主要是因为在相应的闭环过渡态中存在最小

的空间斥力 . 同时 , 实验组还研究了两种可能的副

反应途径 , 即吲哚环的 C2 位对 INT0 的α,β- 不饱

和酮部分或 INT2 的亚胺部分的亲核攻击 , 因此在原

料吲哚的苯环上引入 6-OMe 基团可增强 C2 位的亲

核性 , 从而主产物将由 I 变为 II, 该副反应路径具有

能量竞争性 . 

2020 年 , Gao 小组［38］报道了使用手性膦类催

化剂 Cat 4 催化环状 1,3 二羰基化合物与β,γ- 不

饱 和α- 酮 酯 的 不 对 称 Michael 加 成 / 环 化 串 联 反

应（图 5）. 该研究以 25%~99% 的产率和对映选择性

（55%~94%）得到了目标产物 , 也为构建光学纯 9- 烷

基四氢蒽酮提供了一种简便的合成方法 . 

图 5  催化剂 Cat 4 催化 Michael 加成 / 环化串联反应

Fig.5  Cat 4 Catalyzes Michael addition/cyclization tandem reaction

2021 年 , Gao 小组［39］利用 L- 异亮氨酸衍生的酰

胺膦催化剂 Cat 5 催化γ- 芳基 -3- 丁酸的三聚化反

应 , 该反应经历了异构化为烯丙酸酯、 ［3+2］环化

和 Michael 加成等一系列反应（图 6）. 通过“一锅法”

立体选择性地合成了含季碳中心的环戊烯类化合

物 , 18 种γ- 芳基 -3- 丁酸底物均适用于该反应 , 以

25%~85% 的产率 , 优秀的对映选择性（95%~>99% 

ees）得到手性环戊烯衍生物 . 但催化剂用量过大

（30%（摩尔分数））, 研究发现当催化剂用量分别降

低至 20% 和 10%（摩尔分数）时 , 产品的 ee 保持不变

（97% ee）, 但产率明显降低 , 分别下降了 15% 和 39%, 

即使延长反应时间 , 产率也没有提高 . 

2  手性方酰胺类催化剂

2018 年 , Hu 小组［40］报道了 1,3- 环己二酮和 3-
烯 -2- 羟吲哚之间的高对映选择性 Michael/ 环化串

联反应（图 7）. 在 5%（摩尔分数）的双功能有机催化

剂 Cat 6 的作用下 , 以优秀的产率（97%~99%）和最高

达 > 99% 的对映选择性得到手性螺（2- 氨基 -4H- 吡

喃 - 羟吲哚）衍生物 . 

2018 年 , Song 小组［41］利用方酰胺催化剂 Cat 7

催化 2- 对甲苯磺酰氨查尔酮和 2- 硫代 -4- 噻唑酮

衍生物之间的不对称 aza-Michael/Michael 加成串联

反应（图 8）, 合成具有 3 个连续立体中心的手性螺

噻唑酮四氢喹啉化合物 . 以最高达 > 99% 的产率 , 

> 25∶1 dr 的非对映选择性和 31%~96% 的对映选择

性得到目标产物 . 

2019 年 , Xian 小组［42］报道了双功能方酰胺催

化剂 Cat 8 催化的 1,3- 环己二酮和α,β- 不饱和吡唑

酰胺类化合物之间的不对称 Michael 加成 / 内酯化串

联反应（图 9）, 筛选出的催化剂体系以中等到优秀的
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二氢吡喃 -2- 酮 , 对不同取代的α,β- 不饱和 N- 酰

基杂环表现出普适性 . 值得一提的是 , 实验组对催

化剂用量没有进行筛选, 直接使用了20%（摩尔分数）

的催化剂 . 

2019 年 , Chen 小组［43］报道了一种金鸡纳生物

碱衍生的硫方酰胺催化剂 Cat 9 为催化剂催化苯甲

酰丙二腈和硝基烯烃的不对称 Michael/Henry 串联

反应（图 10）. 该反应以良好的收率和高达 98% 的对

映选择性合成了含手性中心的环戊烯类化合物 . 基

于实验数据和初步理论分析（Hartree-Fock 计算）, 提

出了硫方酰胺催化不对称 Michael 加成反应和辅助

E2 消除的机理 . 该小组推测反应机理可能是（图 11）: 

两种底物硝基烯烃和苯甲酰丙二腈均被双功能硫

方酰胺 Cat 9 协同活化 , 通过过渡态 TS1 形成第一个

C－C 键 . 生成的迈克尔加合物通过 TS2 进行分子内

Henry 反应 , 优先形成中间体 B, 而 A 则由于空间排
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Fig.7  Cat 6 Catalyzes Michael/cyclization tandem reaction
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图 9  催化剂 Cat 8 催化 Michael 加成 / 内酯化串联反应

Fig.9  Cat 8 Catalyzes Michael addition/lactonization tandem reaction

图 8  催化剂 Cat 7 催化 aza-Michael/Michael 加成串联反应

Fig.8  Cat 7 Catalyzes aza-Michael/Michael addition tandem reaction
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Fig.10  Cat 9 Catalyzes Michael/Henry tandem reaction

图 11  催化剂 Cat 9 催化 Michael/Henry 串联反应机理

Fig.11  Mechanism of Michael/Henry tandem reaction catalyzed by Cat 9
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程中没有观察到此情况 , 因此 , 提出了催化剂 Cat 9

辅助 E2 消除的机理 . 

2019 年 , Zhao 小组［44］报道了双功能方酰胺催

化剂 Cat 10 催化肉桂酰基 -3- 亚甲基吲哚、 三氟乙基

靛红酮亚胺和 3- 异硫氰酸氧吲哚三组分的不对称

Michael/Mannich-Michael 环化串联反应 , 通过一锅

法合成复杂的具有双螺吲哚 - 螺吲哚骨架化合物（图

12）. 反应以 81%~95% 的收率和最高达 > 20∶1 dr, 

99% ee 得到手性产物 . 

2020 年 , Tang 实验组［45］报道了 3- 亚甲基吲哚

酮与α,β- 取代的酰基酰胺的不对称 aza-Michael/

Michael 环化串联反应（图 13）, 提供了一条以方酰胺

为催化剂合成螺氧吲哚哌啶 -2- 酮衍生物的有效途

径 . 该反应在温和条件下使用催化剂 Cat 11 以高达

99% 的产率和立体选择性（>20∶1 dr, 99% ee）获得

目标产物, 在此类螺氧吲哚 -2-酮衍生物中生成了相

邻的 4 个手性中心 . 研究发现 , 该催化体系对于吲哚

环上 C-5、 C-6 和 C-7 位置不同取代底物均表现出优

良的普适性 , 吸电子基较供电子基更有利于反应的

产率 . 

2021 年 , Ni 实验组［46］报道了在手性双功能方

酰胺催化剂的作用下 , 实现了硝基炔和 3- 吡咯烷酮

的不对称 Michael/Friedel-Crafts 串联反应（图 14）. 研

究发现最优催化体系为 : 室温条件下 , 10%（摩尔分

数）的 Cat 12 在溶剂二氯甲烷中反应 24 h, 最终以

32%~95% 的产率和对映选择性（65%~97%）获得了

不同取代的一系列多环氮杂螺环化合物 . 该方法

具有反应条件温和、 不含金属 , 官能团相容性好等 

特点 . 

2021 年 , Gong 小组［47］将奎宁衍生的方酰胺催

化剂 Cat 13 用于 4- 异硫氰基吡唑酮与苯甲酰丙烯酸

乙酯的不对称 Michael 加成 / 环化串联反应（图 15）, 

合成了具有 3 个相邻手性中心的螺环化合物 . 该方

法以 73%~91% 的产率和最高达 95% 的对映选择性

获得具有两个相邻叔碳中心的螺吡唑酮衍生物 . 

2022 年 , Liu 小组［48］报道了 3- 异硫氰酸硫代丁

内酯与亚烷基吡唑酮的不对称 Michael/ 环化串联反

应（图 16）, 用于选择性地构建具有光学活性的双［吡

唑酮-硫代丁内酯］骨架. 研究发现最优催化体系为: 

10%（摩尔分数）的 Cat 14, 以甲苯为溶剂 , 室温条件

下反应 , 最终产物的产率为 80%~90%, dr>20∶1, ee
为 86%~>99%. 

3  手性（硫）脲类催化剂

2019 年 , Chen 实验组［49］报道了在手性硫脲催

化剂 Cat 15 的作用下 , 通过不对称 Michael/ 环化串

图 12  催化剂 Cat 10 催化 Michael/Mannich-Michael 环化串联反应

Fig.12  Cat 10 Catalyzes Michael/Mannich-Michael cyclization tandem reaction
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图 13  催化剂 Cat 11 催化aza-Michael/Michael 环化串联反应

Fig.13  Cat 11 Catalyzes the aza-Michael/Michael cyclization tandem reaction

图 14  催化剂 Cat 12 催化 Michael/Friedel-Crafts 串联反应

Fig.14  Cat 12 Catalyzes Michael/Friedel-Crafts tandem reaction

联反应获得手性 3- 硝基 -4- 色满酮类化合物（图 17）. 
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图 16  催化剂 Cat 14 催化 Michael/ 环化串联反应

Fig.16  Cat 14 Catalyzes Michael/cyclization tandem reaction

图 15  催化剂 Cat 13 催化 Michael 加成 / 环化串联反应

Fig.15  Cat 13 Catalyzes Michael addition/cyclization tandem reaction
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旋体 A 及其对映体（2R, 3R）-A 更强的抑制活性 , （2S, 

3S）-A 对 DU145 细胞的抑制活性为（2R, 3R）-A 的 2.6

倍 , 这也表明了不对称催化方法学的发展对药物

研究的重要影响 . 值得一提的是 , 在芳环上含有不

同取代基的底物在此转化过程中立体选择性保持 

不变 . 

2019 年 , Silm 小组［50］开发了一种新的、 高效的

有机催化级联反应用以合成具有 4H- 吡喃骨架的手

性化合物 , 利用金鸡纳碱 - 硫脲双功能催化剂 Cat 16 

催化环戊烷 -1,2- 二酮与亚苄基丙二腈的不对称

Michael 加成 / 环化串联反应（图 19）. 研究发现 , 该催

化体系对于R 为芳基的底物具有良好的立体选择

性 , 能以 35%~81% 的产率和对映选择性（44%~74%）

得到具有 4H- 吡喃骨架的手性化合物 . 文章提出的

反应机理为（图 20）: 两种反应物均由催化剂活化 , 亚

苄基丙二腈与硫脲部分的两个 NH 通过氢键活化 , 

而环戊烷 -1,2- 二酮通过氢键与奎宁环的叔胺氮作

用 . 第一步迈克尔加成反应是决定产物立体构型的

图 17  催化剂 Cat 15 催化 Michael/ 环化串联反应

Fig.17  Cat 15 Catalyzed Michael/cyclization tandem reaction

图 18  将酯转化为酰胺类化合物的反应

Fig.18  Reaction for converting esters to amides
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Fig.19  Cat 16 Catalyzes Michael addition/cyclisation tandem reaction

图 20  催化剂 Cat 16 催化 Michael 加成 / 环化串联反应机理

Fig.20  Mechanism of Michael addition/cyclisation tandem reaction catalyzed by Cat 16
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关键步骤 . 根据产物的构型 , 环戊烷 1,2- 二酮从 Si

面进攻亚苄基丙二腈 , 从而得到了具有R 构型的中

间体 I. 第二步 , 中间体 I 发生烯醇互变异构得到中

间体 II. 烯醇 II 对氰基的 O- 亲核进攻导致环化反应 , 

得中间体 III. 第三步 , 中间体 III 发生烯胺互变异构

得到R 构型的产物 . 

2019 年 , Romano 小组［51］建立了一种利用手性

脲类催化剂 Cat 17 对映选择性制备光学纯 3,3- 二取

代异吲哚酮骨架化合物的方法（图 21）. 该方法用于

催化酮苄腈与硝基甲烷的不对称 Henry/aza-Michael

图 21  催化剂 Cat 17 催化 Henry/aza-Michael 串联反应

Fig.21  Cat 17 Catalyzes the Henry/aza-Michael tandem reaction

串联反应 , 该催化体系能以优异的产率（95%~99%）

得到一系列目标化合物 , 但是反应立体选择性较低 , 

仅为 4%~45% ee. 

2019 年 , Konda 小组［52］利用辛可尼定衍生的

硫脲催化剂 Cat 18 有机催化靛红、 丙二腈和 1,3- 二

羰基化合物的不对称 Knovenagel/Michael/ 环合串联

反应 , 实现了三组分立体选择性合成螺环［4H- 吡

喃 -3,3’- 氧吲哚］衍生物（图 22）. 以 71%~92% 的产

率和 38%~87% ee 得到螺氧吲哚产品 . 实验发现 , 在

水添加剂的存在下 , 产品的 ee 值提高了 15%. 

2020 年 , Zhang 小组［53］开发了一种利用色酮羟

吲哚 / 苯并呋喃酮合成子与 3- 取代的亚甲基苯并呋

喃酮的分子间 / 分子内 Michael 环化加成串联反应 , 

获得了光学纯的双螺环［苯并呋喃 - 羟吲哚 / 苯并

呋喃 - 色满酮］衍生物（图 23）. 研究发现 , 对于 3- 取

代的亚甲基苯并呋喃酮与色酮羟吲哚的反应体系 ,  

Cat 19/Et2O 催化体系具有良好普适性 , 当色酮环

上被吸电子或供电子基团取代时 , 能以 70%~93%

的 产 率 和 优 异 的 立 体 选 择 性（均 大 于 20∶1 dr 和

96%~>99% ee）得到产物 I, 并可放大至 g 级 . 对于另

一个反应体系 , 即 3- 取代的亚甲基苯并呋喃酮与苯

并呋喃酮的反应 , 催化剂 Cat 19/（Et2O∶DCM=1∶1）

催化体系同样显示出良好的催化性能（93%~>99% 

ee, 最高达>20∶1 dr）, 得到产物II. 这是双功能色酮-
苯并呋喃酮合成子定向有机催化串联反应的第一个

例子 , 也是合成双螺［苯并呋喃 - 羟吲哚］和双螺苯

并呋喃酮的第一个例子 , 在药物研发中具有潜在的

应用价值 . 

2020年, Li小组［54］报道了利用手性催化剂Cat 20, 

以 N-3- 氟乙酰基氨基酸为起始原料 , 在温和的条件

下合成 N,O- 缩酮衍生物的环化 /Michael 加成串联反

应（图 24）. 通过高效的原子经济性反应生成了噁唑

酮 N,O- 缩酮衍生物 , 同时构建了邻位的季碳和叔碳

立体中心 , 产率为 58%~96%, dr 高达 >20∶1, ee 达

96%. 他们提出的反应机理为（图 25）: 首先 , N-3- 氟

乙酰基氨基酸在缩合剂 DCC 的作用下转化为相应
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图 23  催化剂 Cat 19 催化分子间 / 分子内 Michael 环化加成串联反应

Fig.23  Cat 19 Catalyzes inter-/intramolecular Michael cycloaddition tandem reaction
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Fig.22  Cat 18 Catalyzes Knovenagel/Michael/cyclization tandem reaction
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图 24  催化剂 Cat 20 催化环化 /Michael 加成串联反应

Fig.24  Cat 20 Catalyzes cyclization/Michael addition tandem reaction

图 25  催化剂 Cat 20 催化环化 /Michael 加成串联反应机理

Fig.25  Mechanism of cyclization/Michael addition tandem reaction catalyzed by Cat 20

的中间体 . 由于 Bro/nsted 碱催化剂中氮的碱性 , 中间

体发生去质子化 , 生成稳定的α-CF3 碳负离子 . 然

后 , 亲核试剂的羰基与双功能催化剂的 R3NH+ 通过

氢键活化 , 催化剂的硫脲部分通过氢键与另一底物

丁烯酸酯的羰基作用 . 中间体从 Re 面进攻丁烯酸酯

导致环化反应 , 最终得到S 构型的噁唑酮N, O- 缩酮

衍生物 . 

2022 年 , Li 小组［55］报道了在手性硫脲催化剂

Cat 21 的作用下 , 通过催化α- 亚胺 -β- 氧代丁酰胺

的 aza-Michael/Mannich 串联反应（图 26）, 对映选择

性地合成了一系列 3,3’- 螺氧吲哚γ- 内酰胺类化

合物 . 34 种底物均适用于该反应 , 以 32%~78% 的产

CF3 N
H

OH

tBuO

O

+ Ar
R

O

O

Cat 20(10 mol%)

DCC,mesitylene,25℃ N

OO

tBu

CF3

COR

Ar

O

N

O

H
N

H
N

Ar
S

N

H

H

Cat 20

COR

tBu

tBu

OH
N
H

H

H

N

CF3

CF3

N

N

S

R
Ar Ar

Ar

DCC， mesitylene, 25 ℃

Cat 20（10%）
O

O

O OO

OOO

Cat 20

H
N

H
N

tBu

tBu

tBu

tBu

OH
N
H

DCC

Re-face

Re-face

Organocatalyst

Re-Re
COR

H

H HN

N

N N

N

F3C

CF3

CF3

CF3

N

N
S

Ar

Ar

Rf

Rf

O

O

O

O
O

O

O

O
O

O

R

R

O

O

O
O

Ar



599穆宏文等：有机催化不对称 Michael/ 环化串联反应的研究进展第 6 期

率 , >10∶1 dr 的非对映选择性和 95%~>99% 的对映

选择性得到目标产物 . 

4  总结与展望

综上所述 , 有机催化不对称 Michael/ 环化串联

反应在近年来取得了很大进展 . 在 3 类有机小分子

催化剂中 , 关于含方酰胺结构催化剂的报道最多 , 

我们所述的方酰胺类和硫脲类催化剂都是以双功能

活化底物的方式的不对称诱导反应 , 这两类中的大

多数催化剂结构中包含金鸡纳碱骨架结构 . 一方面

是金鸡纳碱奎宁环上的氮作为亲核试剂活化底物 , 

另一方面方酰胺或硫脲部分作为亲电试剂通过氢

键活化底物 . 这两个官能团能精准地诱导底物 , 通

过优势途径进行反应 , 并稳定过渡态 , 使反应顺利

进行 . 有机膦催化剂催化 Michael/ 环化串联反应的

报道有限 , 既有作为碱的叔膦类［36,39］, 也有作为酸

的膦酸类［35,37-38］, 但是绝大部分催化剂结构中包含

了轴手性联萘酚的结构 . 因此 , 对于有机膦类催化

剂 , 通过修饰联萘酚结构来改善催化性能是至关重 

要的 . 

有机催化不对称 Michael/ 环化串联反应为合成

具有多种立体中心化合物提供了一种简便方法 , 具

有广阔的发展空间 , 但此类反应目前仍然存在着局

限性 , 如反应类型有待于扩展、 催化剂种类有限、 

催化剂用量大等问题 . 因此 , 开发新型高性能、 价廉

易得的手性催化剂 , 扩展反应类型 , 拓宽底物范围 , 

获得更好的立体选择性等仍然是研究的重点 . 随着

不对称催化领域研究的不断深入 , 有机催化不对称

Michael/ 环化串联反应在有机合成领域将具有更大

的应用价值 . 
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Abstract: Reduction of reaction steps, simplified operations, cutting costs, and high-efficiency transformations can 

be achieved through Tandem reactions, which are in line with the concept of atom economy and green chemistry. In 

particular, the organocatalytic asymmetric tandem cyclization can accomplish domino chemical reactions in a one-pot 

manner, which provides a novel method for the efficient synthesis cyclic compounds with multiple stereocenters. The 

asymmetric Michael/cyclization Tandem reaction is one of the common methods to construct optically active cyclic 

structure. In recent years, reports on the application of various organocatalysts to asymmetric Michael/cyclization 

tandem reactions have been increasing, and much progress has been made in this fields. We reviewed the research 

progress on the asymmetric Michael/cyclization tandem reaction in the nearly five years according to different catalyst 

types, and the development trend of asymmetric Michael/cyclization tandem reaction in organocatalysis is prospected.
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