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Органокаталитическая асимметрическая альдольная реакция является мощным 
инструментом для получения хиральных структурных фрагментов (β-гидроксикетоны, син- и 
антидиолы), встречающихся в биологически активных соединениях.  

Нами было предложено1 использовать γ-пирон-2-карбальдегид в качестве синтетического 
эквивалента карбоксильной группы (рис. 1). После проведения с ним альдольной реакции 
получающиеся хиральные альдоли легко превращаются в 2,4-дигидроксикарбоновые кислоты 
путем RuIII-катализируемой реакции окислительного фрагментирования γ-пиронового цикла.  
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Рисунок 1. Стратегия исследования. 

В оптимальных условиях была проведена альдольная реакция γ-пирон-2-карбальдегида  
с различными альдегидами и кетонами, в результате чего было получено более 20 новых хиральных 
соединений с хорошими выходами (80–90%) и превосходными значениями dr (анти/син 81/19 – 
99/1) и ee (80–98%). 

Некоторые из полученных продуктов превращены в хиральные ацилпроизводные 2,4-
дигидроксикарбоновых кислот и 2-гидрокси-4-кетокислот. Они были использованы для получения 
ценных биологически активных веществ, например, осуществлен синтез лекарственного 
соединения декспантенола (рис. 2). 

HO

O

OAc OAc

HO

O

OAc OAc
HO

O

OAc O

OAc

HO

O

OAc O
90%  81%, dr 90/10

86%, dr 95/5

HO

O

OAc O

R2

R1 R1 = H: 81%

R1 = Et: 89%, 
dr

 92/8

R1 = C
5H11: 85%, dr

 88/12

R1 = Bn: 87%, 
dr

 84/16

R2 = n-Pr: 80%

R2 = C
5H11: 84%

R2 = (CH
2)2-s-Bu: 88%

O

O

OH H2N OH
N
H

OH

O

OH

Декспантенол, 95%, 96% ee

EtOH, 2 ч OH
HO

O

OAc OAc

HCl конц.

60 °C, 5 ч

 
Рисунок 2. Получение 2,4-дигидроксикарбоновых кислот и их производных. 
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