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ную,7 фунгицидную,8 антифидантную,9 противовоспа-

лительную10 активность, а также препаратов для 

лечения болезни Альцгеймера.11 На основе 3-гидрокси-

1-оксо-1,3-дигидро-2-бензофуран-5-карбоновой кислоты, 

содержащей 5-гидроксифуран-2(5Н)-оновый цикл, 

получены родаминовые красители.12  

Введение 

5-Гидроксифуран-2(5H)-оны являются структурными 

фрагментами природных соединений, таких как микро-

перфуранон,1 луффарин A,2 антроциннамомин Д,3 

хинопанон,4 и широко используются в синтезе биоло-

гически активных соединений, проявляющих противо-

опухолевую,5 пролиферативную,5b,6 антибактериаль-

В микрообзоре обобщены методы синтеза производных 5-гидроксифуран-2(5H)-она, опубликованные 

за последние 5 лет. Основные методы получения производных 5-гидроксифуран-2(5H)-она включают пре-

вращения 2-оксокарбоновых кислот, формилирование или карбоксилирование функционализирован-

ных ароматических (гетероциклических) соединений, а также превращения производных фурана. 

Синтезы на основе 2-оксокарбоновых кислот 

2-Оксокарбоновые кислоты являются простыми и 

доступными прекурсорами в синтезе 5-гидроксифуран-

2(5Н)-онов. Так, описан синтез гидроксифуранонов 

циклоконденсацией 2-оксокарбоновых кислот с 2-амино-

пропионовыми в водной среде.13  

 

 

 

Еще один метод синтеза 5-гидроксифуран-2(5Н)-она 

основан на взаимодействии гидрата глиоксалевой 

кислоты с альдегидами при нагревании в присутствии 

гидрохлоридов морфолина или пиперидина.1,4,14 
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Формилирование (карбоксилирование) ароматических (гетероциклических) соединений 

Формилирование по орто-положению к карбоксиль-

ной,15 амидной или сложноэфирной16 группе является 

одним из способов получения 5-гидроксифуранонов, 

аннелированных с арильным или гетероарильным циклом. 

Для этого используют различные литийорганические 

соединения с последующей обработкой реакционной 

смеси ДМФА. В случае амидов и эфиров кислот после 

формилирования требуется стадия гидролиза.16,17 

Также для синтеза 5-гидроксифуран-2(5Н)-онов описано 

промежуточное образование альдегидной группы в 

ароматическом цикле путем катализируемого Rh(II) 

хемоселективного окисления фрагмента C(sp3)–H метиль-

ного заместителя.18 

Еще один способ построения 5-гидроксифуран-2(5Н)-

онового фрагмента основан на карбоксилировании 

орто-положения бензальдегидов или их производных. 

Авторами работы12 предлагается катализируемое Pd 

карбоксилирование дигалогенбензальдегидов. 

Авторами работы19 описан катализируемый Ru способ 

алкоксилирования азометинового производного бенз-

альдегида с использованием ди-трет-бутилдикарбо-

ната с последующим гидролизом в среде соляной кислоты. 

Синтезы на основе производных фурана 

Значительная часть работ описывает синтез 5-гидрокси-

фуран-2(5Н)-она через промежуточное образование 

фуран-2-она.5b,6c,e,20 Например, бромированием такого 

фрагмента NBS с последующим гидролизом возможно 

получение гидроксифуро[3,4]пиридинонов с различ-

ным положением атома азота в пиридиновом цикле.20c 

Альтернативный метод синтеза на основе фуран-2-она 

заключается в его нагревании в метанольном растворе 

KOH с последующим окислением образующейся 

2-гидроксиметилкарбоновой кислоты MnO2.
21  

Еще один способ основан на последовательной обра-

ботке фуран-2-она производным трифторметансульфо-

новой кислоты под действием Et3N, MCPBA и H2O в 

присутствии катионообменной смолы Amberlist-15. 9 

Образование 5-гидроксифуран-2(5Н)-она возможно 

восстановлением фуран-2,5-дионов LiAlH(t-BuO)3,
22a,b 

DIBAL-H,22c NaBH4 или L-селектридом.22b В этом 

случае несимметрично замещенные фуран-2,5-дионы 

образуют смеси изомеров с различным соотношением.22b,c 

Известен метод синтеза 5-гидроксифуран-2(5Н)-онов 

фотоокислением фурана O2 с применением метиле-

нового синего23 или бенгальского розового2,6a,24 в каче-

стве катализаторов.  

В большинстве случаев при окислении несиммет-

ричных исходных фуранов наблюдается формирование 

4-замещенного изомера. Однако авторы25 отмечают 

образование смеси изомеров 4- и 3-замещенных 

5-гидроксифуран-2(5Н)-онов в соотношении 4:1 

(DIPEA, MeOH, –78 °C, 5 ч) или 1:1.5 (DBU, CH2Cl2,  

–78 °C, 2 ч). 
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