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アシルホウ素化合物は一般的に不安定で

あり、合成困難であるとされてきた。しか

し、2007 年に野崎、山下らが立体的に嵩高

く、電子豊富なホウ素基を用いることによ

って初めて合成に成功し、それ以降様々な

ホウ素基を持つアシルホウ素化合物が合成

された 1,2。その中でもカリウムトアシルリフルオロボレート(Potassium (K) Acyltrifluoroborate : KAT)

は水や空気に対して特に安定であることが知られており、さらにヒドロキシルアミンと水系溶媒中

で混合することによってアミド結合を形成する反応が報告されている 2,3。この反応は KAT ライゲ

ーションと呼ばれ、希釈条件下においても高速で進行し、官能基の保護を必要としない高い化学選

択性を持つことから、新たなケミカルライゲーションとして注目されている。しかし、これまでの

KAT の合成法は厳しい反応条件と多段階の変換反応が必要であったため官能基許容性や合成効率

が悪く、KAT ライゲーションに用いられる KAT が限られていた。特に、ケミカルライゲーション

において求められるペプチド型の KAT は、その合成が非常に困難であるため実現していない。 

今回我々は、銅触媒によるアルデヒドの

ホウ素化によって得られるカリウムα-ヒ

ドロキシトリフルオロボレートを酸化す

ることで効率的に KAT が合成可能なこと

を見出した 4。本手法は入手容易なアルデ

ヒドから 2 段階と少ない工程数で KAT 合

成可能なため、これまでよりも効率的な合

成手法であると言える。またホウ素化と酸

化の反応条件はどちらも比較的穏やかであるため官能基許容性が高く、ハライド、オレフィン、ア

セタール、エステルなどの官能基や糖構造を有する KAT の合成に成功している。さらに、アミノ

酸を還元した後に本手法を適用することで、対応するα-アミノ KAT をラセミ化することなく合成

することが可能である。この化合物からは続く縮合などによってペプチド型の KAT を合成するこ

とができると期待される。 
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