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4. α−イミノエステルのN−モノアルキル化反応 (1)

entry E or Z temp (°C) EtMgBr
(x equiv) 2 (%) (Z/E) 3a (%) 1a (%)

1 E rt 1.0 37 (83/17) 18 16
2 E 0 1.0 34 (88/12) 4 12
3 E −20 1.0 51 (92/8) 10 8
4 E −40 1.0 58 (89/11) 6 9
5 E −78 1.0 70 (90/10) 10 10
6 E −40 1.2 56 (89/11) 5 9
7 E −40 1.4 61 (91/9) 17 3
8 E −40 1.6 49 (92/8) 22 1
9 E −40 1.8 41 (93/7) 37 0
10 E −40 2.0 23 (85/15) 40 0
11 Z −40 1.0 0 3 90
12 Z −40 2.0 0 4 95
13 Z rt 2.2 0 41 52

Comet X-01

5. α−イミノエステルのN−モノアルキル化反応 (2)

entry EtMgBr
(x equiv)

PhCO2H
(y equiv) 2 (%) (Z/E) 3a (%) (E)-1a (%)

1 1.0 − 56 (94/6) 8 13

2 1.2 − 67 (89/11) 12 0

3 1.4 − 60 (95/5) 20 0

4 1.6 − 57 (93/7) 22 0

5 1.8 − 48 (90/10) 30 0

6 2.0 − 40 (93/7) 38 0

7 1.2 0.5 36 (92/8) 3 27

8 1.4 0.5 44 (89/11) 4 23

9 2.0 0.5 69 (92/8) 15 0

7. α−イミノエステルのタンデムN,N−ジアルキル化反応

8. α−イミノエステルのタンデムN,N,C−トリアルキル化反応
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10. フローシステムを用いたN,N,C-トリアルキルアミノ酸エステルの合成

9. α−イミノエステルのタンデムN,N,C−トリアルキル化の反応機構

6. α−イミノエステルのタンデムN,N−ジアルキル化反応

entry EtMgBr
(x equiv)

PhCO2H
(y equiv) 3b (%) 3a (%) 3c (%)

1 1.6 0.5 49 5 4

2 1.8 0.5 62 12 3

3 2.0 0.5 71 6 0

4 2.2 0.5 58 10 6

5 2.0 1.0 50 7 13

6 2.0 0.7 57 15 0

7 2.0 0.6 61 9 5

8 2.0 0.4 65 9 0

9 2.0 0.3 61 16 1

10 2.5 1.0 63 8 5

11 2.5 1.5 54 12 14
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（ ）内は左カラムの２(３)のバッチ条件下における収率

（ ）内は左カラムの２(３)の
バッチ条件下における収率

・バッチ法に比べ反応時間を短縮することができた．
・安息香酸とα‐トシルオキシイミノエステルの混合溶液を
用いることによって，バッチ法に比べ１ステップ減らす
ことができた．


