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 Isoquinolines and pyrroles which are the typical nitrogen-containing heteroaromatics, 

are known as important units in pharmaceuticals and functional materials due to their 

broad range of biological activities and functional abilities. Here, we have succeeded 

in novel one-pot preparation of 4-iodoisoquinoline derivatives and 3-iodopyrrole 

derivatives from o-(1-alkynyl)benzylamine derivatives and 3-butynylamine derivatives 

with iodine through iodocyclization reaction, and then β-elimination of p-

toluenesulfinate group. So, detail results will be reported. 
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イソキノリン及びピロールは、様々な生理活性や機能特性を有し、医農薬品や生理活

性物質に含まれる重要な骨格として知られている。既存の合成法が抱える課題を解決

するべく我々は、遷移金属を用いることなく、ヨウ素の特性を利用した温和な条件下

でのイソキノリン誘導体及びピロール誘導体の新規合成法を検討した。つまり、o-(1-

アルキニル)ベンジルアミン誘導体 1 及び 3-ブチニルアミン誘導体 3 と単体ヨウ素に

よるヨード環化反応、続く tBuOK を用いた E2 反応により、4-ヨードイソキノリン 2

及び 3-ヨードピロール 4の新規ワンポット合成を達成した。さらに、ヨウ素部位を各

種誘導化することにも成功した。 
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