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【目的】近年ペプチド医薬品が副作用の少なさや薬効の高さのため注目されてお

り、その構成成分である非天然型α-アミノ酸の効率的な合成手法の開発が望まれ

ている。特にカルボン酸等価体のα位をアミノ化する手法は、炭素骨格を構築した

後に合成終盤にてアミノ基を導入可能で、側鎖に多様な炭素骨格や官能基を持つ

α-アミノ酸合成法として有用である 1。今回我々は、温和な反応条件下、幅広い基

質一般性を有するカルボン酸等価体のα位アミノ化反応の開発に着手した。 
【方法】我々は、Lewis 酸に対して二座配位し得るアシルピラゾールを用いること

で、側鎖にケトン等他の酸性度の高い官能基共存下あっても化学選択的な活性化

が可能であると考えた。 

【結果】検討の結果、銅触媒存在下、アミノ化試薬として PhINTs を用いる事で温

和な条件下α位アミノ

化反応が進行すること

を見出した。本反応の官

能基許容性は広く、α位

水素の酸性度が高いニ

トロアルキル基や天然

物由来の化合物への適

応が可能である。 
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