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α-ケトアニリドを求核剤とする syn-選択的直接的触媒的不斉Mannich型反応の開発
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【目的】我々は La(OAr)3, pybox, LiOAr(Ar = 4-MeO-C6H4O-)から成る複合金属触媒
系を開発し、トリクロロメチルケトンを求核剤とする直接的触媒的不斉 Mannich
型反応への適用に成功している 1,2。本触媒系は、ルイス酸触媒である
La(OTf)3/pyboxとは全く異なる不斉塩基触媒である。今回、本触媒系のさらなる展
開としてβ-ケトアニリドの直接的触媒的Mannich型反応への適用を検討した。 
【結果・考察】条件検討の結果、 s-Bu-pybox、La(OAr)3 及び LiOAr (Ar = 
4-PhO-C6H4O-)から成る複合金属触媒系を用いた時に、チオフェンスルホニルイミ
ン 1とβ-ケトアニリド 2の反応が高い化学収率、立体選択性で進行した 3。本反応
の基質一般性、生成物の変換反応、他の反応への展開についても報告する予定で
ある。 
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up to >99% yield, 
dr: up to >97/3
up to 94% ee

R = aryl, heteroaryl, alkyl
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