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触媒的不斉合成による第四級不斉中心の構築は有機合成において重要な課題である。有機分子触

媒を用いた第四級不斉中心のエナンチオ選択的な構築法として、我々はキラルブレンステッド酸触

媒を用いた脱離基の活性化に基づく SN2'型反応 1)に着目した。この反応では、置換反応の反応点が

多置換であるほど遷移状態が安定化されるため、第四級不斉中心の構築法として優れた方法論にな

ると期待される。中でもアリル位に脱離基を有するアルケンを用いた場合、求核剤は SN2型で反応

して生成物にアルケンが残るため、その後の変換反応に活用でき、魅力的な反応系になると考えら

れる。そこで今回、我々はキラルブレンステッド酸触媒を用いた脱離基の活性化に基づく SN2'型反

応によって、第四級不斉中心のエナンチオ選択的な構築を検討したので報告する。 

 

 

 

 

2 位にアリール基の置換した 2-ブテン-1,4-ジオールから容易に誘導される基質を用い、分子内

SN2'反応によって第四級不斉中心の構築を試みた。検討の結果、キラルブレンステッド酸触媒 (R)-1

存在下、脱離基、求核部位としてともにトリクロロアセトイミデート基を有する基質 2を用いるこ

とで、目的とする環化生成物 3を高収率かつ高エナンチオ選択的に得ることに成功した。ここで得

られる環化生成物 3 は第四級不斉中心を有するアリール基およびビニル基の置換したアミノアル

コール誘導体であり、有機合成上有用なビルディングブロックになると期待される。 
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