Синтез 2-(5H)-фуранонов из алкил 4-арилбута-2,3-диеноатов
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В последние годы достигнуты значительные успехи в сфере синтеза структурно уникальных 2,3-алленоатов. В результате реакций алкил 4-арилбута-2,3-диеноатов в суперэлектрофильных условиях могут образовываться биологически активные 2-(5H)-фураноны, нашедшие широкое применение в качестве ингибиторов для клеточных процессов, регулируемых явлением, называемым Quorum Sensing [1]. Данные соединения входят в состав бактерицидов, антибиотиков и противораковых агентов.
Целью данной научной работы является разработка методов синтеза 2-(5H)-фуранонов на основе циклизации алкил 4-арилбута-2,3-диеноатов в условиях суперэлектрофильной активации. Ряд алкил 4-арилбута-2,3-диеноатов 1a-e был синтезирован по реакции Виттига. 
[image: image1.jpg]Ph

PH

1a

CO,Me

2

R% O

1. PPh
0o 3, CO,R!
rt,3h > R? Cl /
< > Ph3P_ >
OR! 2-NaOH - H,0, EtN, rt,24h g3
r.t., 5 min
Ph Cc0,”Bu  Ph CO,Me  Ph CO,"Bu
P Et’ Et
1b 1c 1d

MeO

le




Найдено, что под действием различных кислот алленоаты 1 циклизуются в фураноны 2. Предполагается, что данная циклизация в суперкислоте CF3SO3H (TfOH) может протекать через образование промежуточных дикатионных частиц А.
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2a: R2=Ph, R*=Ph
2b: R>=Ph, R*=Ft




Таблица. Циклизация алленоатов 1 в фураноны 2.
	Аллен
	Кислота
	Растворитель
	T, oC
	t, мин
	Фуранон (выход, %)

	1a
	TfOH
	CH2Cl2
	25
	5
	2a (48%)

	1b
	TfOH
	CH2Cl2
	25
	30
	2a (40%)

	1c
	TfOH
	CH2Cl2
	25
	15
	2b (83%)

	1d
	TfOH
	CH2Cl2
	25
	15
	2b (88%)

	1d
	H2SO4
	CH2Cl2
	25
	30
	2b (40%)

	1d
	CF3CO2H
	CH2Cl2
	25
	60
	2b (37%)

	1d
	AlCl3
	CH2Cl2
	25
	30
	Сложная смесь веществ

	1d
	AlBr3
	CH2Cl2
	25
	60
	2b (34%)

	1d
	HFIP
	CH2Cl2
	25
	60
	2b (41%)

	1d
	Цеолит CBV-720
	C6H6
	100
	60
	2b (25%)
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