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Chiral 2,4-cyclohexadienyl-1-amines are attractive synthetic targets since they are core 

structural motifs in biologically active natural products and are also applied as synthetic 

intermediates in pharmaceuticals.1 Most of the synthetic approaches to them are multi-step 

and/or diastereoselective synthesis, although the straightforward enantioselective synthesis is 

highly desired. Herein, we report a synthetic method of polysubstituted cyclohexadienylamines 

by the chemo-, regio-, diastereo-, and enantioselective intermolecular cross-cyclotrimerization 

of terminal alkynes, acetylenecarboxylates, and enamides in the presence of cationic rhodium 

catalysts.  
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キラル 2,4-シクロヘキサジエニル-1-アミン骨格は天然物や生理活性物質に含まれ、

医薬品の合成中間体として応用される有用な化合物群である 1。しかし、その合成法

のほとんどが多段階を要するものや、ジアステレオ選択的なものであり、短工程かつ

エナンチオ選択的合成法が求められている。本研究では、カチオン性ロジウム触媒存

在下、末端アルキン、アセチレンカルボン酸エステル、エナミドによる化学/位置/ジ

アステレオ/エナンチオ選択的分子間交差環化三量化反応による、多置換シクロヘキ

サジエニルアミン合成法を見出した。 
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