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 フッ素を有機化合物の特定部位に導入するとフッ素の最も高い電気陰性度、水素に次いで小さい

ファンデルワールス半径、C-F 結合は C-H 結合より強力な結合を作る特徴に起因して化合物の物

性や生理活性が著しく変化することが知られている。このように医薬品や機能性材料に広く用いら

れているため、含フッ素有機化合物の合成は重要なテーマである。 

 フッ素置換基としてはトリフルオロメチル基の導入が最も多い。しかし、トリフルオロメチル基

の代わりにジフルオロメチル基を導入する合成研究の例は少なく、その簡便な合成法には興味が持

たれる。既に当研究室では CF3-N-Ts アジリジン 1 とインドール誘導体 2 よりトリフルオロメチル

基を有するβ-トリプタミン骨格 3 の合成に成功している。また最近、CF2H-N-Ts アジリジン 4 の

合成に成功したことから、対応するジフルオロメチル基を有する β-トリプタミン骨格 5の合成を検

討した。 

 

 

 

 

 

 トリフルオロメチル基を有するβ-トリプタミン骨格 3の反応条件を参考にして、CF2H-N-Tsアジ

リジン 4 とインドール 2 の反応を行ったところ、目的のβ-トリプタミン骨格 5 を非常に高い収率

で得ることに成功した。最適条件が得られたので基質の適用範囲を検討した。インドール環上の置

換基によっては未反応の基質が存在するものの、幅広い基質で反応が進行し、目的の CF2H トリプ

タミン誘導体を与えた。 

 

 

 

 

 

 また、インドール 2 に対する 2 つのアジリジン 4,5 の反応性について比較検討を行ったところ、

両者の間に著しい差は見られなかった。 
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