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3-Aryl-3-hydroxy-2-oxindole skeleton is found in several drug candidates, and asymmetric 

arylation of N-substituted isatins has been developed to give corresponding enantioselective 

compounds.1) Although there are few reports of highly enantioselective arylation of NH isatins 

due to their low reactivity,2) the asymmetric arylation of NH isatins can be valuable for atom 

efficiency. In this work, we have investigated asymmetric arylation of NH isatins with 

arylboronic acids in the presence of cyclodextrin-N-heterocyclic carbene-rhodium (CD-NHC-

Rh) catalysts prepared from chlorobis(ethylene)rhodium complex NH isatin reacted with 

phenylboronic acid under optimized condition to obtain the optically active 3-hydroxy-3-

phenyl-2-oxindole in 66 % yield with 89 % ee. 
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 光学活性な 3-aryl-3-hydroxy-2-oxindole は医薬品候補の化合物に見られる構造であ

り、N-置換イサチン類の不斉アリール化反応が開発されてきた 1, 2)。一方、NHイサチ

ン類は反応性の低さから、それ自体を基質に用いた高エナンチオ選択的なアリール化

反応の報告例は少ないが 2)、原子効率の観点から NHイサチン類の不斉アリール化反

応は有用といえる。 

本発表では γ-シクロデキストリン(γ-CD)を有するイミダゾリウム塩(L1)とクロロビ

スエチレンロジウム錯体から CD-NHC-Rh触媒を水系溶媒中で調製し、この CD-NHC-

Rh 触媒存在下、アリールボロン酸を用いてイサチン類に対する不斉アリール化反応

について検討した。その結果、最適条件下、フェニルボロン酸を用いた場合、光学活

性な 3-hydroxy-3-phenyl-2-oxindole を収率 66 %、89 % ee で得た。 
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