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カイトセファリン(1)は 1997 年、瀬戸、新家らによって

真菌 Eupenicillium sherii PF1191より単離された天然アミノ
酸である。本化合物は中枢におけるグルタミン酸受容体

NMDA 型サブタイプに対してアンタゴニスト活性を示す
ことが明らかにされ、脳神経疾患治療薬のリード化合物と

して注目されている。	
 最近、我々は、C-H アミノ化反応
を活用する新たなピロリジン環合成法を見出し、その方法論に基づく 1の全合成を達成したの
で、本発表ではその経緯について報告する。  
 2と３を鈴木カップリングにより連結し、４からの Overman転位とスルファメート化により
含窒素 4置換炭素を有する 5 を得、Du Boisの条件下、C-Hアミノ化により 6 へと導いた。こ
のものを Boc 化の条件に付し、原料消失後、NaH と水を系中に加えると、速やかな環化が起
こり、1のピロリジンコア構造を有する 7が得られた。続いて、アリル位の C-Hアミノ化によ
り 8を得、9とのアミド化、10のカルバメート部の Boc化とそれに続くオレフィンとフェニル
基の酸化的開裂、11の脱保護を経て 1の全合成を達成した。 
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