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Applications and
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高次複雑系分子の合成には、複数存在する官能基（FG）の反応性の制御が極めて重
要である。申請者は、一つの触媒に複数の機能を組み込んだ官能基標的触媒を開発
することで、触媒制御による化学選択性の逆転を実現し、前例のない保護基（PG）
フリーの直接連結反応の開発に成功している。共存する官能基の反応性について知
見を得るには、膨大な数のトライアル＆エラーが必要不可欠な状況にある。また、
反応データの精度は実験者の環境や技量に左右され、実験者が人間である以上、デー
タの質の問題を回避することは難しい。 自動スクリーニング装置は、実験者の技術
に依存することなく必要な実験データを迅速に収集することが可能であるため、反
応実験データの数と質の問題を解決するうえで有望である。しかし、有機合成化学
分野では馴染みが薄く、本学は有機合成反応の開発に利用できる自動スクリーニン
グ装置を所有していない。そこで今回の協力研究では、有機合成における自動スク
リーニング装置の活用を目的として技術相談を行った。

実験
Experimental

今回の技術相談では、申請者が開発した評価キットを椴山グループに送付し、椴山
グループで開発中の反応に適用してもらい、得られた実験結果をもとに、バッチ型
反応における手動と自動の実施方法の違いについて事前調査を行った。評価キット
は、予備検討に用いるadditive 0-1と本検討に用いるadditive 1から26から構成さ
れている。反応実験は、ベンゼン環の一部がアルキル鎖を有するadditive 0-1を用
いた予備検討、続いて、官能基が異なる26種類のadditive 1から26を用いた本検討
の順に行い、標的反応生成物の収率とadditiveの回収率をもとに官能基共存性を評
価した。additiveによるポジティブな効果を期待して、椴山グループの網羅的反応
実験で目的生成物が得られなかった室温25℃、反応時間0.5時間の条件でバッチ型
反応実験を実施した。

結果と考察
Results and Discussion

まず、手動でのバッチ型反応実験を行った。その結果、additive 0-1とadditive 10
を用いた場合に、目的生物が80％以上の収率で得られ、additiveの回収率は70％以
上であった。また、自動で多数の反応を並行もしくは連続して実施する場合、反応
試薬や反応溶媒の分注と反応停止試薬の分注を同じニードルで実施することになる
ため、ニードルの洗浄段階について、初期プログラムに組み込む必要があることが
わかった。引き続き、additive 11から26を用いた手動での反応実験を行い、自動
スクリーニング装置を用いた反応実験に向けて情報収集を継続する。
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