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จากการศกึษาการสงัเคราะห ์ β-hydroxy sulfonates แบบอสมมาตรผา่นปฏกิริยิาอลัดอลของ

ไครลัซลัโฟเนททีม่กีารควบคุมสเตอรโีอเคมขีองปฏกิริยิาโดยใช ้ 1,2:5,6-di-O-isopropylidene-α-D-
allofuranose เป็น chiral auxiliary พบวา่สภาวะของปฏกิริยิาทีใ่หผ้ลสงูสดุทัง้เปอรเ์ซน็ตผ์ลผลติและ
การเลอืกสรรทางสเตอรโิอเคมคีอืการทาํปฏกิริยิาของ lithiated sulfonates กบัอลัดไีฮดท์ีผ่สมกบั 
ZnCl2 ก่อน  โดยพบวา่ปฏกิริยิาอลัดอลกบัอะโรมาตกิอลัดไีฮดจ์ะใหผ้ลติภณัฑห์ลกัเป็นไดแอสเตอรโิอ
ไอโซเมอรแ์บบ syn ดว้ยเปอรเ์ซน็ตผ์ลผลติทีอ่ยูใ่นเกณฑด์มีาก และใหค้า่ diastereoselectivities ที่
สงู ในการทาํปฏกิริยิาการขจดัออกของ chiral auxiliary โดยไมท่าํใหเ้กดิ epimerization นําไปสูก่าร

สงัเคราะห ์ β-hydroxy sulfonic acids ทีต่อ้งการดว้ยเปอรเ์ซน็ตผ์ลผลติปานกลางถงึด ี และ

เปอรเ์ซน็ต ์diastereomeric excess รวมถงึ enantiomeric excess ทีส่งู (de, ee ≥ 98%). 
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An efficient asymmetric route to pharmacologically interesting β-hydroxy sulfonic acids has 
been developed by performing stereocontrolled aldol reactions of sulfonates using 1,2:5,6-di-

O-isopropylidene-α-D-allofuranose as a chiral auxiliary. A thoughtful study and optimization 
of the reaction conditions led to the conclusion that the best conditions regarding both yield 
and diastereoselectivity involve reacting the lithiated sulfonates with aldehydes being 
precomplexed with zinc chloride. The reaction with aromatic aldehydes yielded predominantly 

syn adducts in very good yields and excellent diastereoselectivities (de ≥ 98%). Successive 

epimerization-free cleavage of the auxiliary led to the desired β-hydroxy sulfonic acids in 

moderate to good yields and excellent diastereo- and enantiomeric excesses (de, ee ≥ 
98%). 
 

R* =
O

O

O

O

OH3C
H3C

CH3

CH3

(1S,2R)
de ≥ 98%

84-96%

1. LDA, THF, −78 °C, 1 h
2. ArCHO, ZnCl2, THF,
    −78 °C, 1 h

R*O
S

O O
Ph R*O

S
O O

Ph

OH

Ar

 
 

Keywords: asymmetric synthesis, sulfonates, aldol reaction, sugar auxiliary, hydroxy 
sulfonates 

 


	รายงานฉบับสมบูรณ์
	rp-g21507st



