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BF3・OEt2による形式的な[3+2]環化付加を介した          

4-モノフルオロメチル-1,3-オキサゾリジンの合成 

Access to 4-Monofluoromethyl-1,3-Oxazolidines via a Formal    
[3+2] Cycloaddition Triggered by BF3・OEt2 

 

佐藤慧一、山田泰教、花本猛士（佐賀大院理工） 

 

有機分子中の特定な位置にフッ素を導入する研究は活発である。この背景には、既存分子の部分

フッ素化による物理活性や生理活性の向上による、新たな医農薬の開発への期待感が反映されてい

る。そのため含フッ素有機化合物の簡便な合成法の開発は極めて重要なものとなっている。 

当研究室では、ビルディングブロック法を用いた含フッ素有機化合物の合成を行っている。これ

までに 2-CF3-ならびに、2–CF2H-N-トシルアジリジンとアルデヒドの[3+2]環化付加反応をそれぞれ

報告している。 

 

 

 

 

 

 

しかし 2-CFH2-N-トシルアジリジンとアルデヒドの[3+2]環化付加反応は未報告である。今回、従

来の反応条件を参考に、2-CFH2-N-トシルアジリジンと様々なアルデヒドの[3+2]環化付加反応を検

討した。最終的には、ルイス酸に BF3・OEt2、溶媒にヘキサン/トルエンの混合溶媒を用い、0℃で

反応させることで、対応する CFH2基をもつオキサゾリジン 3 を比較的高い異性体比で合成するこ

とに成功した。 

最適条件を用い 2-CFH2-N-トシルアジリジン 1と様々なアルデヒドを反応させることでそれぞれ

対応する CFH2基を持つオキサゾリジンを合成することに成功した。 
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