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講演題目 

1H-ピロール類の位置選択的アリール化と多置換ピロリジン類およびピロリン類への変換 

研究の目的、成果及び今後の展望 

本研究では、従来の基質の性質による位置選択性制御に代えて、金属と配位子から成る触媒を用い、

配位子により位置選択性を制御することで入手容易な 1H-ピロールから様々なアリール化ピロール類

を選択的に合成することを目指した。これにより、配位子を使い分けると、複数の反応点を持つ基質

において位置選択的に反応が進行し、単純な 1H-ピロールから、2H-ピロール、3H-ピロールなどの合

成例の少ない骨格を含む様々な置換化合物を得ることが可能となる。さらにそれらを変換し、多置換

ピロリン、多置換ピロリジンなどの様々な多置換化合物の合成への展開を目指し検討を行った。 

始めに、3,4-二置換 1H-ピロールの C3 位脱芳香族的アリール化による 3H-ピロール類の合成を検討

した。様々な配位子を用いて反応条件の検討を行ったが、N位でアリール化が進行し、目的の C3 位が

アリール化 3H-ピロールは得られなかった（スキー

ム a）。また、3-置換 1H-ピロールについても同様に

反応を行ったが、この場合にも N位でアリール化が

進行することが明らかとなった。 

続いて、無置換 1H-ピロールの C3 位選択的アリ

ール化を行った。塩基に t-BuOLi、さらに適切な配

位子を用いることで C3 位で優先して反応が進行し

た(スキーム b）。 

また、2,3,5-三置換 1H-ピロールの C2 位/C5 位ア

リール化による四置換 2H-ピロール合成を検討し、

収率に改善の余地はあるものの目的物を得た(スキ

ーム c）。 

さらに、2,2,5-三置換 2H-ピロールの還元の反応

条件を精査し、適切な条件の選択により、還元の位

置選択性および目的物の収率が向上した(スキーム

d）。 

本研究で得られた知見により、従来困難だった位

置での選択的反応が実現し、化合物ライブラリーを

始めとする、多様な構造および置換パターンを有す

る化合物群の迅速かつ効率的合成につながると期

待される。 

 


