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論文掲載 

【本研究成果のポイント】 

l 新しい反応法の開発：有機ホウ素反応剤を使った鈴木カップリング反応の新しい

手法を開発し、反応剤の安定性と反応性を両立させることに成功しました。 

l 反応性と安定性のジレンマ：通常、有機ホウ素反応剤は高い反応性を持っています

が、特定の条件では不安定になりがちです。一方で、安定性を高めると反応性が低

下します。この研究では、そのジレンマを解決する方法を見つけました。 

l 機能性分子の創製で幅広い応用が期待：安定性と反応性を高める新しい手法は、産

業上役立つ化学プロセスの開発や、ポリマー系太陽電池などの有機材料や医薬品

の合成などに利用できる可能性があり、今後の応用が期待されます。 

 

【概要】 

広島大学大学院先進理工系科学研究科の吉田拡人教授を中心とした研究チームは、

有機ホウ素反応剤のホウ素部位の「ルイス酸性」1を綿密に制御することで、極めて高

い安定性と、適切な反応性を併せ持つ、鈴木–宮浦クロスカップリング反応（鈴木カッ

プリング）2の開発に成功しました。一般に鈴木カップリングに用いられる有機ホウ素

反応剤は、ホウ素が元来持つルイス酸性の高さゆえに高い反応性を示す一方、有機基

によっては不安定で反応利用できないものも存在します。一方、ルイス酸性を置換基

によって抑制することで化合物の安定性は向上できますが、同時に反応性が低下し、

一般的な鈴木カップリング条件下では反応しなくなります。このように有機ホウ素反

応剤の「反応性」と「安定性」はトレードオフの関係にあるため、このジレンマ解決

が鈴木カップリングにおける唯一の課題でした。本手法は、強力にルイス酸性が抑制

されているがゆえに、極めて安定で反応性に乏しかった有機ホウ素反応剤を、通常の

鈴木カップリング条件下反応利用可能とした世界初の成果です。本手法は、有機ホウ

素反応剤を用いる他の反応開発への応用、生活を豊かにする有機材料や機能性分子 3

創製への展開、医薬品の新しい合成ルートの発見、などに貢献することが期待されま

す。 

 

本研究成果は、米国化学会「JACS Au」オンライン版に 10 月 7 日に掲載されま

した。 
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【背景】 

クロスカップリング反応は、有機化合物の炭素–炭素結合を構築し、ビアリール 4を

はじめとする様々な分子を簡便に合成する極めて重要な反応です。この反応に用いら

れる金属元素は主に 5 つですが、有機ホウ素反応剤を用いる鈴木カップリング（2010 

年 ノーベル化学賞受賞対象）は、ホウ素の毒性の低さ、取り扱いやすさから最も実用

的であり、実際に血圧降下剤ロサルタンをはじめとする、多くの医薬品や機能性材料

の工業生産にも用いられています（図 1A）。この鈴木カップリングでは塩基 5を活性

化剤として使用することで反応が進行しますが、その塩基に対する耐性が低く、反応

利用が困難な有機ホウ素化合物も存在します（図 1B）。特に、2-ピリジルやペンタフ

ルオロフェニル、チアゾリルは医薬品や機能性材料に頻出の骨格であるにも関わらず、

それらの対応するボロン酸は中性条件や塩基性条件で非常に不安定であることが知ら

れています。一方、本研究グループでは、この不安定ホウ素化合物のホウ素周りを、

1,8-ジアミノナフタレン（dan）で置換することで、塩基に対して極めて安定になる

ことを明らかにしています（図 2A）。しかし、塩基に対する安定性の向上は、鈴木カ

ップリングにおける反応性の低下をもたらすため、この保護型ホウ素反応剤［Ar−

B(dan)］を鈴木カップリングに用いる際は、強い活性化剤である強塩基の使用が必須

でした（図 2B）。この条件では 2-ピリジル B(dan)の反応は効率よく進行しました

が、ペンタフルオロフェニルやチアゾリル B(dan)は、反応系への僅かな水の混入で即

座に分解してしまい、反応効率が大幅に低下します。また、強塩基を反応に用いる際

には、塩基に鋭敏な官能基を用いることができない、すなわち官能基許容性 6 が低く

なる課題もあります。 

 

図 1. 鈴木カップリングの概要 

 

 

図 2. 保護型ホウ素反応剤の概要と鈴木カップリングへの利用 
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【用語解説】 

1. ルイス酸性：ルイスによる酸の定義であり、電子対を受け取る性質を指す。 

2. 鈴木–宮浦クロスカップリング反応：パラジウム触媒存在下「炭素－ホウ素結合」

と「炭素－ハロゲン結合」を選択的に反応させ「炭素－炭素結合」を形成する反応。

略して鈴木カップリングとも呼ばれる。 

3. 機能性分子：特定の機能を持つ分子性化合物の総称。特徴的な分子構造や特定の官

能基をもち、医薬品、農薬、


