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従来のクロスカップリング反応

芳香環の官能基化

高価なレアメタルが必要

①安価なヨウ素反応剤
＋

②芳香環の官能基化が不要

レアメタルを用いないグリーンサステイナブルな方法
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プリングが困難とされてきたチオフェンやピロールなどのヘテロ芳香

環においても、思い通りのクロスカップリング体を容易に、かつ効率

よく合成できるようになりました。

　これらの反応で得られるビアリール骨格は、有機 EL（エレクトロル

ミネッセンス）や化学製品の材料として、その他機能性有機化合物の

骨格として有用なだけでなく、医薬などの創薬分野にも汎用性が高い

ことから、私たちの方法はまさに今世界で求められているグリーンサ

ステイナブルということができます。

新規合成反応の開発、
天然物合成、そして創薬研究にも
力を注いでいます。

　これまでにヨウ素反応剤の特性を利用した、さまざまな新反応を開

発してきましたが、とりわけ私たちは、創薬への展開に精力を傾けて

います。医薬品開発研究においては、常に、医薬品候補として十分な

活性を有するリード化合物とその誘導体である類縁体を網羅的に入手

し、評価できる新しい合成法の開発が望まれています。

　私たちは、前述の反応を応用し、アルツハイマー病治療薬となるガ

ランタミンや、強力な制がん活性を有するディスコハブディン類の合

成を世界に先駆けて達成しました。現在も、生体内で活性を示す化合

物を求め、コンピュータ支援などによって分子設計を行いながら、研

究所や製薬企業と共同で創薬研究を進めています。

機能性有機化合物の合成にも
応用の可能性は広がっています。

　応用の可能性はさらに広がります。たとえば、電極材料、帯電防止剤、

コンデンサーなどには、透明性に優れた導電性ポリマーとして、これ

まではポリチオフェン系導電性ポリマーが用いられてきました。しか

し、導電性、溶剤溶解性、透明性などの物性において十分満足できる

ポリマーはいまだ得られていません。

　私たちは、開発した金属触媒を用いないクロスカップリング反応で

種々のヘテロビアリール合成を行い、化学企業と共同で優れた機能を

有する導電性ポリマーを開発します。

世界初、ヨウ素反応剤を用いて
芳香環にカチオンラジカル種が生成することを
発見しました。

　優れた生物活性を持つ天然物の多くは微量しか得られず、しかも構

造が複雑で合成も困難です。そのため、有用な天然物を効率よく大量

合成することは、有機合成化学にとって大きなテーマの一つです。中

でも、私たちが長年にわたって研究してきたヨウ素は、日本が世界で

有数の生産量を誇る数少ない資源であり、また、環境にやさしい化学［グ

リーンケミストリー（注 1）］にも合致します。

　私たちは、毒性の強い重金属酸化剤である水銀、鉛、タリウムなど

の反応剤に代わるものとして、超原子価ヨウ素反応剤に注目し、これ

までに数々の新反応を開発してきました。とりわけ世界に大きなイン

パクトを与えたのが、超原子価ヨウ素反応剤をフルオロアルコール中

で反応させると、芳香環にカチオンラジカル種が生成するのを発見し

たことです（1994 年）。この結果から、同様の条件下で求核剤を存在

させると、求核剤はカチオンラジカル種と容易に反応することが明ら

かになりました。これによって、金属反応剤を用いることなく、芳香

族化合物に炭素、窒素、酸素および硫黄求核種を直接導入する、まっ

たく新しい反応を確立しました。この反応は極めて一般性が高く、目

下さまざまな芳香族化合物への応用展開を計っています。

金属触媒を使わない
クロスカップリング反応で
ビアリール合成を達成しました。

　有機化合物中の炭素と炭素を、触媒を用いて結合させるクロスカッ

プリング反応は、日本で生まれた化学分野の革新技術として世界から

高く評価され、その応用が広まっています。しかし、触媒として高価

なレアメタルを必要とすること、また、芳香環を官能基化するための

反応工程が長いことが残された課題でした。

　先に述べたように、私たちはパラジウムやニッケルといった高価な

レアメタルに代わってヨウ素反応剤を用い、官能基化のプロセスを経

ずに、芳香環から直接カチオンラジカル種を生成させることに成功し

ました。さらに、最近になって、この活性種が容易に他の芳香環とク

ロスカップリング反応を起こすことを世界で初めて見出しました。こ

れらの成果は、これまでの二つの問題点を一気に解消する革新的な方

法であり、新たに高い関心を集めています。これにより、従来クロスカッ

Project Theme  創薬ならびに有用機能性有機分子創生を志向するサステイナブル精密合成研究

環境に優しいヨウ素を用い、機能性分子創生か  ら創薬へ
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（注 1） グリーンケミストリー … 人体、生態、環境に対する害を最小限にした物質生産を科学する学問（環境に優しい化学）
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