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Dans une precedente publication, nous avons decrit la premiere synthese d'alcool aziridinique 

possedant une fonction aziridine secondaire (1). Cette reaction conduit generalement B un melange 

de diast&rloisomeres. Nous avons ainsi reali& la synthbse des composes 1, 2, 2 et i. 

1) @MgBr/Et02 0 

CH3-C-C-CH3 
II II 2) H2C 

- CH3-k - 

ON t& 
'OH " 

R2-C-C-G-I3 BH4Na 
RL 

. 
II II 

G NxOH 
MeOH 

'C - ;-CH3 
H/' 

. 
R2=CH3 ou 0 

OH N.OH 

I) R'MgX/Q)CH3 

$-CH3 2) H20 
N 
'OH 

1) OMgBr/@CH3 
l 

2) H20 

Les deux diast&r&isomeres se ferment dans le rapport 80/20 pour ', 70/30 pour 2 et 65/35 

pour 2 ou 4. Pour attribuer les configurations, nous avons effectue la reaction de Deyrup : action _ 

de SOC12 sur 1, 2, 2, 4. Contrairement aux travaux de Deyrup (2) et de Pierre (3) effect&s sur - 

des aziridines tertiaires, il n'y a pas ouverture du cycle aziridine. Nous avons ainsi realis la 

premiere synthese d'azabicyclo (3,1,0) 0x0-2 oxaisothiazolidine-1,2,3 5. A partir de chacun des 
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diastereoisomeres Majoritaires IM B s, nous avons obtenu les composds cycliques g, 2, 8M et E - - 

dont la dEtermination des configurations permet d'accgder 1 celle des aziridines alcools corres- 

pondantes. 

Configurations de 6 - Seul s est pur ; _ bm n'a pu ttre obtenu qu'en melange avec 6M (?I - 
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partir d'un melange de diastereoisomsres de I). Par irradiation du - 

0"" " ,, groupe methyle de 6M dans les conditions d'un effet Overhauser, il - 
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y a augmentation de 24 % du signal du proton du groupe CH2 qui re- 

sonne 1 2,5 ppm. Ce resultat implique que le cycle aziridine et le 
6M 1' 
-0 groupe methyle soient en configuration cis ; il permet en outre 

l'attribution des signaux du groupe methylene (le proton resonnant au champ le plus faible Btant 

en position endo) (6m 6CH3 : I,88 ppm - CH2 : 2,2-2,l ppm). - 
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Configurations de 7 _ 
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Les aziridines alcools 2 ont et6 sdpar&s,puis _ 

soumises 1 l'action de SOCl 2. La comparaison 

des d&placements chimiques des protons des grou- 

pes ethyles de 7M et 7m montre un blindage pour -_ 

le compose 7M. Ce blindage ne peut gtre attribue - 

qu'au groupe ph&ryle en configuration cis par 

rapport au groupe ethyle. 

Configurations de E La configuration cis du mgthyle par rapport au cycle aziridine a Ct6 

effet Overhauser. Les couplages 
4 
J entre l'hydro- 
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gene 1 5,13 ppm et les protons du CH2 disparaissent par irradiation 
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de cet hydragene ; cependant les intensitss des signaux relatifs B 

8M 
chaque proton du CH2 demeurent &gales (a 2 % pres). Par contre, l'ir- 

4 - radiation du methyle produit une augmentation d'intensite de 22 % 

du signal du proton resonnant a 2,25 ppm ; cela permet de deterkner 

la configuration et d'attribuer la resonance B 2,25 ppm I l'hydrogene endo (l'autre isomere n'a 

pu Ptre synthstiss). 

Configurations de 9M - L'irradiation des noyaux aromatiques produit une faible augmentation 

0 H 
1 

)-cr '0 
H r;::: 

(% 7 X) du signal de l'hydrogsne a 2,51 ppm. Cependant, a cause de la 

\ ;# fl, proximite de resonance des deux noyaux aromatiques, il n'est pas pos- 

6,0SH o N 
sible d'attribuer cet effet 1 l'un ou l'autre des phenyles. L'irra- 
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diation de l'hydrogene 1 6,05 ppm produit un decouplage des signaux 

du CH2 (suppression du 4J - apparition d'un syst&ne AB), mais leurs 

intensites restent bgales. Cette absence d'effet Overhauser conduit 

1 proposer une configuration trans pour l'hydrogene et le cycle aziridine. En effet, les travaux 

de Padwa (4) ont montr$ qu'un hydrogke en configuration cis par rapport 1 un cycle aziridine 

produit un effet Overhauser de 20 ?I 30 % - [ le faible effet Overhauser observe lors de l'ir- 

radiation des hydrogenes aromatiques doit provenir d'une orientation spatiale defavorable des 

phdnyles et du CH2] (5,6). 
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Les 6chantillons ont QtB dggazes sous IO 
-5 

nrm Hg. Les mesures ont 6te effectuees sur un XL 100 
par comparaison des deux hydrogenes du CH2. Une etude statistique sur 20 enregistrements con- 
duit 1 une incertitude de 4 4 sur les variations relatives d'intensite. 

Les spectres IR, les spectres de masse et les analyses sont conformes. 

Ce travail a 6tL effect& dans le cadre d'un contrat D.G.R.S.T. no 75.7.0859. 


