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Catalytic amide condensation reaction of carboxylic acids with amines is environmentally 

benign because stoichiometric amount of condensation reagent is not required and only water 
is a byproduct.  Here we developed boric acid-catalyzed amide condensation reaction directed 
towards the peptide synthesis.  In the presence of both boric acid and MS 5A, the 
corresponding dipeptide and tripeptide were obtained in high yield at 80 ºC from N-protected 
a-amino acids and a-amino esters.  The condensation efficiently proceeded in the presence 
of in situ-prepared complexes of boric acid with bulky anilines or pyridines in toluene.  The 
solubility of boric acid in toluene was improved without reducing catalytic activity by 
complexation with bulky amines.  Interestingly, the catalytic activity was strongly affected by 
weight ratio of boric acid and MS 5A. 
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カルボン酸とアミンの触媒的アミド脱水縮合反応は、化学量論量の縮合剤を必要と

せず水のみを副生成物とするため環境に優しい。今回、我々はジペプチド構築のため

の触媒的アミド脱水縮合反応に有効なホウ酸添加効果を見出した。ホウ酸および MS 
5A の存在下 80 ºC、24 時間で、アミノ酸由来のカルボン酸およびアミンから対応す

るジペプチドおよびトリペプチドを良好な収率で得た。また添加剤として嵩高い芳香

族アミンもしくはピリジンを加え、ホウ酸-アミン複合体を事前に調製することで縮

合反応はわずかではあるがさらに促進した。この効果はホウ酸が嵩高いアミンと錯体

を形成することで、トルエン溶媒への溶解性が向上したことによる。興味深いことに

触媒活性はホウ酸および MS 5A の添加量比に強く依存していた。 
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