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研究概要 

エビネの根茎から単離された 2-スルファニル-3-ヒドロキシインドール S,O-配糖体 Calanthoside B (1) は、ヒト毛乳

頭細胞増殖促進試験において強力な細胞増殖作用を示し、その活性強度はミノキシジルを凌駕することから、新規

AGA (Androgenetic Alopecia: 男性型脱毛症) 治療薬への応用が期待されている。しかし、天然のエビネから 1 は極

微量しか得られないことから、化学合成による供給が必要とされている。そこで今回我々は、2-アセトキシインド

リノン体 (5) へのワンポット S,O-グリコシド結合形成反応を鍵反応として、1 の初の全合成に挑戦した。 
研究成果 

アントラニル酸からジカルボン酸 (2) を経由しインドキシル誘導体 (3) へと導いた。その後、3 の O-アシル基を

選択的に脱保護し、3-インドリノン体 (4) を得た後、4 の２位炭素の C-H アセトキシ化反応を行い、2-アセトキシ

インドリノン体 (5) を合成した。引き続き、 5 のワンポット S,O-グリコシド結合形成反応の条件を精査した結

果、ルイス酸存在下で 5 を チオグルコースユニット (6) とカップリングさせた後、塩基性条件下でグルコース臭

素体 (7) とエノールグリコシル化することで目的のビスデスモシド体 (8a) および (8b) を混合物として得ること

に成功した。最後に、8 のアシル基を脱保護し、1 の全合成を達成した。また、本合成の鍵反応であるワンポット

S,O-グルコシド結合形成反応の基質適用範囲を精査したところ、 (6) および (7) に異なる糖を用いても反応が優位

に進行することが判明した。今後は本鍵反応を拡張して誘導体合成を行い、HFDPC (Human Follicle Dermal Papilla 
Cells : 人毛乳頭細胞) の増殖活性に対する構造活性相関研究へと展開する予定である。 
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