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AZIRIDINES : NOUVELLE METHODE DE PREPARATION
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De nombreux dérivés possédant des fonctions alcoylantes ont été synthé-
tisés depuis quelques anneées.
Parmi ceux-ci, des stéroides portant des fonctions "moutarde a 1l'azote!

ou des cycles aziridines présentent une certaine cytotoxicité. (1 a 5]

Deux types d'aziridino-stéroides ont été décrits : le cycle aziridine peut

s

étre,soit accolé au squelette stéroide (6], soit extranucléaire "7 a 91.

Nous présentons ici une nouvelle méthode de préparation des aziridines
extranucléaires mise au point en série stéroide et étendue & d'autres molé-
cules. Un stéroide aminé du type RNH2 (I) (R étant le squelette stéroide) est
condensé sur le chlorure de chloracétyle selon le schéma réactionnel

RNH2 + ClCHZCOCI - RNHCOCH2C1

(1) (I1)

L'amide (II) est ensuite réduit par 1'hydrure d'aluminium selon H.C
Brown (10) pour donner l'aziridine (IV) probablement par l'intermédiaire de
la B-chloramine (III).

AlH
3

RNHCOCH2C1 d [RNHCHzCH2C1] ~ RN:]

(11) (I11) (IV)

Nous avons ainsi préparé en série stéroide les composés (Vb), (VIb),
(VIIb) et(VIII) portant une ou deux fonctions aziridines, puis & partir de
la tryptamine le composé (IXb) et la benzyl-1 aziridine (Xb) a partir de 1la
benzylamine. (tableau I).

Les constantes physiques des dérivés chloracétamido intermédiaires et

des aziridines obtenus sont réunies dans les tableaux II et III.
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R.M.N (ppm) I.R cm !
CICH,CO - X -
Rdt % | Mt a4 m/e CONH |COOR | oy F
CH318 CH319 3 170u20
Va 69 442 0,75 1,05 4,01} 4,04 1660 [1760 | -35 ][220
Via 69 472 0,64 0,82 4,03 3,98 1650 [1765 321229
Vila 75 443 0,72 0,83 4,04 [ 4,04 1655 17212
IXa 67 3,96 1640 90|
Xa 85 4,05 1650
TABLEAU IT
-1
R.M,N I.R cm
Rdt % | Mt a m/e E}N- t>N- ap F
Vb 18 315 3060-3070 | -66 | 254
VIb 70 345 3050 0
VIIb 64 342 3045 13
VIII 20 386 3040 -4
1,07 t
IXb 36 186 1,56 t 3060
DMSO
1,21 t
Xb 45 133 1,80 t

TABLEAU TIT
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Conclusion : Cette méthode semble donc assez générale ; elle permet d'accé-
der en deux étapes aux aziridines extranucléaires a partir des amines primai-

res.

Nous remercions Monsieur le Professeur M.-M., JANOT pour 1'intéré&t qu'il

a bien voulu porter a ce travail.
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