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The reductive alkylation of primary amines using H2 is the straightforward and important 

method to derivatize amines, which generates H2O as a sole byproduct. Previously, we reported 

catalytic reductive alkylation reaction that uses triarylboranes (BAr3) and H2 as a catalyst and 

a reductant, respectively. However, the reported system was not suitable for the transformation 

of substrates bearing functional groups such as COOH and OH. Herein, we report the further 

optimization of BAr3 catalysts for the development of the reductive amination of amino acid 

derivatives in the presence of H2.  
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水素 (H2) を還元剤とする第一級アミンの触媒的還元的アルキル化は、副生成物

が水のみである環境低負荷なアミンの合成法である。当研究室はトリアリールホウ

素 (BAr3) B1 を触媒 1)、水素を還元剤とするアミンの還元的アルキル化を報告した
2)｡しかし、B1 触媒系をアミノ酸の還元的アルキル化に利用することは難しく、過

酷な条件においても収率は中程度に留まった。本研究は、新たな BAr3を開発するこ

とで、アミノ酸の還元的アルキル化における収率向上を目指した｡ 

触媒量の BAr3とアルデヒド 1、アミン 2 を THF 中にて混合し、H2 (80 atm) 存在

下において 100 ºC にて 6 時間攪拌した (Scheme 1) 。その結果、第二級アミン 3 が 

B1 を用いた場合には 56%、新たに設計した B2 および B3 の場合は、それぞれ収率

81%、96%にて得られた。 
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Scheme 1. Reaction between 1 and 2 catalyzed by B1, B2, and B3 
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