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  Strained cycloalkynes such as cyclooctynes are widely used in various research fields 
owing to their clickability with azide compounds including azido-installed 
biomacromolecules. However, it is not easy to prepare multifunctionalized cycloalkynes by 
the conventional synthetic methods due to various limitations. Herein, we report a concise 
method for preparation of dibenzoazacyclooctyne derivatives by intramolecular cyclization of 
diarylacetylene−cobalt complex and subsequent decomplexation, which would be applicable 
to the synthesis of multifunctional cycloalkynes. 
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 シクロオクチン等の環状アルキンは、アジド化合物と触媒なしで効率的に反応する

ことから生体分子の化学修飾等に広く利用されている 1。しかし、既存の環状アルキ

ン合成法は機能拡張性に乏しいため、多機能性環状アルキンの合成は容易ではない。

今回、アセチレンコバルト錯体の性質を利用することで、ジベンゾアザシクロオクチ

ン誘導体の簡便合成に成功した。すなわち、入手容易なフェニルアセチレン誘導体 1
と o-ヨードアニリン誘導体 2 を薗頭カップリングにより連結した後、Co2(CO)8を作用

させることで、ジアリールアセチレンコバルト錯体 3 へと変換した。これを TMSOTf
で処理することで環化反応が進行し、八員環成績体 4 を得た。この環化体 4 をエチレンジ

アミン中、室温で攪拌することで、ジベンゾアザシクロオクチン誘導体 5 を合成することに成

功した。本手法は、多機能性環状アルキン合成への応用が期待される。 
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