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Naphthalenes have attracted a great deal of attention because they are important motifs widely 

present in natural products, pharmaceuticals, and optical and electronic materials. In this study, we 

found that Multisubstituted-1-aminonaphthalenes can be synthesized by a [4+2] cycloaddition 

reaction of 3-amino-2-pyrones with the benzyne precursor ortho silylaryl triflate. In this 

presentation, reaction conditions and substrate scope will be reported in detail. 
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ナフタレンは、天然物や医薬品、光学・電子材料などに幅広く存在する重要なモチ

ーフであることから、大きな注目を集めている。これまでに、2-ピロンとベンザイン

によるナフタレン合成は広く研究されてきたが、置換基にヘテロ原子を含むピロンで

の合成は十分に研究されていない。1)一方、当研究室では、2-アミノマロン酸ジエチ

ル 2 のアルキニルケトン 1 への共役付加反応により、3-アミノ-2-ピロン 3 が得られ

ることを見出している。2)そこで、今回 3-アミノ-2-ピロン 3 を用いた、ベンザイン

前駆体オルト-シリルアリールトリフラート 4 との Diels-Alder 反応による[4+2]付加

環化反応によって、多置換-1-アミノナフタレン 6 を合成できることを見出した。本

発表では、反応条件 および基質適用範囲について詳細に報告する。 
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