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Transition-metal-catalyzed C-H functionalization has been recognized as a powerful 

synthetic tool from the atom- and step-economical points of view. The dehydrogenative 

coupling of aromatic substrates possessing a heteroatom containing directing group with 

internal alkynes is a promising method for constructing fused heterocyclic compounds. For 

example, Fagnou and co-workers have reported indole synthesis by dehydrogenative 

coupling of acetanilides with alkynes. In this study, we have succeeded in finding that 2-

(acetylamino)-1,1’-biphenyls couple with alkynes through C(3)-H bond cleavage under 

rhodium catalysis to produce 7-arylindole derivatives selectively. 
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 遷移金属触媒を用いる C-H 活性化は、アトムエコノミーおよびステップエコノミーの観

点から強力な合成方法として知られている。配向基を含むヘテロ原子を持つ芳香族基質と

内部アルキンとの脱水素カップリング反応は、縮合ヘテロ環化合物構築法として有用であ

る。例えば、Fagnou らはアセトアニリド とアルキンとの脱水素環化によるインドール合

成を報告している 1)。本研究ではロジウム触媒存在下、2-(アセチルアミノ)-1,1-ビフェニ

ル類をアルキン類とともに反応させたところ、C3 位の炭素-水素結合切断を伴って 1:1 カ

ップリング反応が進行し、7-アリールインドール誘導体が選択的に得られることを見出し

たので、発表する。 
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