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 コルチスタチン類は 2006 年に単離・構造決定されたステ

ロイドアルカロイド化合物である。これまでに 11 種類の類

縁体が単離されており、中でもコルチスタチンAはヒト臍帯

静脈血管内皮細胞 (HUVECs) の成長を非常に強力かつ高選

択的に阻害することが知られている1。これらの優れた生理

活性と特徴的な構造をもつことから、コルチスタチンは現在世界中の科学者の注目を集めている化合物

である2。 
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 私たちは独自に開発したコルチスタチン類の基本炭素骨格構築法3と、イソキノリン導入法を用いてコ

ルチスタチンAの形式全合成を達成した4。すなわち、容易に入手可能な(+)-Hajos-Parrishケトンを出発

物とし、10 工程でCD環フラグメント 3 へ導いた。3 に対しKnoevenagel反応・電子環状反応のカスケ

ード反応と、続くラジカル環化反応を利用して基本炭素骨格 4 を構築した。4 から 4 工程を経てイソキ

ノリン 5 を導入し 6 へ変換した後、生じた 3 級アルコールをラジカル還元することで、イソキノリンを

望む立体化学で導入することに成功した。このイソキノリン導入法はこれまでに報告されている方法と

比べ、収率・再現性ともに優れた、より実践的な方法である。最後に酸性条件下アセタールを除去する

ことで、Nicolaou, Chenらの合成中間体 8 と一致し、形式全合成を達成した5。 
 

Me

OTBS
H

H

O

3

1

O

Me

H

OH

N

HO

N
Me

Me

O

O

cortistatin A

D

A B C

+

TBSO2

O

Me

H
OTBS

O

4

O

Me

N

NI
Cl

6

1) KH, PhNCS
2) AIBN, n-Bu3SnH
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