
Applications of
Transition Metal

Catalysis in Drug Dis-
covery and Development

In den vergangenen drei Jahr-
zehnten wurden bedeutende Fort-

schritte in der homogenen �bergangs-
metallkatalyse erzielt, insbesondere bei

asymmetrischen Hydrierungen, Kupplungsre-
aktionen und Metathesen. Aktuell arbeiten
weltweit zahlreiche Gruppen an der Entwicklung
und Anwendung neuer Katalysatorsysteme.
Hierbei konzentrieren sich die meisten akade-
mische Gruppen vornehmlich auf Systeme und
Reaktionen mit einer Anzahl „limitierter
Standardsubstrate“. Die f�r die pharmazeutische
Industrie gefragten Zielmolek�le sind in der
Regel mehrfach funktionalisierte Verbindungen,
f�r deren Zugang die Entwicklung effizienter,
selektiver und katalytischer Verfahren eine si-
gnifikante Herausforderung darstellt. Ein Buch,
das die wichtigsten Entwicklungen anhand ak-
tueller Beispiele pharmazeutisch relevanter
Molek�le und deren Herstellprozesse diskutiert,
wurde schon lange erwartet.

Das Buch ist in sieben Kapitel nebst Einleitung
unterteilt. Nach dieser erfolgt die umfassende Be-
handlung eines bestimmten Reaktionstyps, ein-
schließlich Literaturzitate bis 2009/2010. Der
grçßte Teil (etwa zwei Drittel) des Buches behan-
delt die wichtigen und oft verwendeten Kupp-
lungsreaktionen. Die nachfolgenden Kapitel ver-
vollst�ndigen das Bild und behandeln weitere
�bergangsmetallkatalysierte Reaktionen. Die ein-
zelnen Kapitel wurden von Chemikern der phar-
mazeutischen Industrie verfasst, wobei der logische
Aufbau es dem Leser erleichtert, sich in zahlreich
dargebotenen Beispielen zurechtzufinden. Die
Kapitel sind ansprechend geschrieben, und ledig-
lich geringf�gige �berlappungen, die in einem
Buch unterschiedlicher Autoren und Inhalte
nahezu unvermeidlich sind, wurden festgestellt.

Im ersten Kapitel, einer allgemeinen Einf�h-
rung, werden die in den nachfolgenden Kapiteln
diskutierten Beispiele der Industrie vorgestellt.
Kapitel 2 gibt einen umfassenden �berblick der C-
C-Kreuzkupplungen und ist dabei in Namensreak-
tionen wie Suzuki-, Heck- und Sonogashira-Kupp-
lung unterteilt. Neuere Konzepte, wie C-H-Akti-
vierung und a-Arylierung werden erw�hnt, da ihre
industriellen Anwendungen noch neu sind. Das
Kapitel schließt mit einem kurzen Abschnitt �ber
die Anwendung neuer Technologien in diesem
Bereich. Im dritten Kapitel stehen Kohlenstoff-
Heteroatom-Kupplungen im Vordergrund. Auch
hier �berzeugt die logische Unterteilung in die Art
der gebildeten Bindung (C-N, C-O, C-S und C-B)
sowie der verwendeten Katalysatoren (Pd oder

Cu). Der Bereich der Kupplungsreaktionen wird in
Kapitel vier mit einer Diskussion �ber asymmetri-
sche Reaktionen vervollst�ndigt. Die behandelten
Reaktionstypen sind haupts�chlich Additionen an
Alkene, Imine, Aldehyde und Ketone sowie allyli-
sche Substitutionen.

Die verbleibenden Kapitel behandeln andere
wichtige Reaktionstypen. Metathese (Kapitel 5)
wurde unterteilt in Ringschlussmetathese zu klei-
nen, mittleren und großen Ringen sowie einen
kurzen Abschnitt �ber Kreuzmetathese. Die Syn-
these von Heterocyclen (Kapitel 6) zeigt die breite
Methodenvielfalt der Kn�pfung von Kohlenstoff-
Kohlenstoff- und Kohlenstoff-Heteroatom-Bin-
dungen zur Synthese von f�nf- und sechsgliedrigen
Heterocyclen. Oxidationen (Kapitel 7) werden mit
Epoxidierungen und Dihydroxylierungen von Al-
kenen, der Oxidation von Alkoholen, sowie der
allylischen Oxidation abgedeckt. Jedoch wurde auf
Oxidationen von Heteroatomen (z.B. zu Sulfoxi-
den) verzichtet.

Asymmetrische Hydrierungen (Kapitel 8) ver-
vollst�ndigen das Buch. Im Unterschied zu den
vorangegangenen Kapiteln konzentriert sich dieses
interessante Kapitel auf prozesschemische Aspekte
mit nur wenigen Fallstudien, wobei auf die Breite
der mçglichen Anwendungen verzichtet wird. In
den meisten anderen Kapitel werden die Reaktio-
nen nicht nach „drug discovery“ und „process
chemistry“ unterscheiden. Eine Ausnahme ist Ka-
pitel 3, wo eine Differenzierung gemacht wird.

Die Monographie ist hervorragend geschrie-
ben, und den Autoren sei f�r das Zusammenstellen
einer solch großen Informationsf�lle gratuliert.
W�hrend viele wichtige Beispiele besprochen
werden, fehlen dennoch an einigen Stellen Details
�ber die Reaktionsbedingungen und Informatio-
nen dar�ber, warum gerade ein spezieller Kataly-
sator f�r die vorliegende Reaktion gew�hlt wurde.

Zusammenfassend bleibt festzustellen, dass
dieses hervorragende und empfehlenswerte Buch
das Vermçgen der �bergangsmetallkatalyse im
industriellen Umfeld illustriert. Es vermittelt nicht
nur eine exzellente �bersicht zum Thema, sondern
es ist auch eine Referenz f�r relevante Literatur
und bietet Anregungen f�r diejenigen, die zuk�nf-
tig das Gebiet weiterentwickeln werden. Die aus-
gew�hlten Beispiele sind ein ideale Basis f�r ein
Seminar �ber Katalyse in der pharmazeutischen
Industrie. Das Buch ist sowohl n�tzlich f�r Wis-
senschaftler, die etwas �ber die Entwicklung und
die industrielle Anwendung homogenkatalysierter
Reaktionen in Erfahrung bringen mçchten, als
auch f�r Experten dieses Gebietes.
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