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Les composes organiques derives de la phenylethylamine de l'amphetamine 

naline (fig. 1) ont et@ largement etudies du fait de leurs proprietes biologiques 

logiques E1,2,31. 
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11 n'en est cependant pas de dme de leurs homologues fluores (I! = F), bien que le 

remplacement d'un atome d'hydrogene par un fluor (dont la taille est voisine), au sein d'une 

molecule active, peut conduire a une modification appreciable des proprietes biologiques; et 

ce, soit dans le sens d'une exaltation, soit dans celui d'une diminution, soit par l'appari- 

tion de proprietes nouvelles. 

Le defaut, jusqu'a une date recente, de reactifs fluorants permettant d'acceder a 

ces amines fluorees par des methodes deuces, simples et peu co&teuses, a et6 probablement a 

l'origine de l'absence de ce type de travaux. 

Certains procedes tels que l'addition directe des N-fluoroalkylamines (F-NR'R") sur 

les olefines posent des problemes de manipulation et de contrdle de la reaction, inherents au 

reactif. Par contre, lors de precedents travaux , nous avons pu acceder avec de bons rendements 

aux amines fluorees tertiaires (R3 et R 4 = alkyle, +! = F), par la substitution d'un halogene 

par des amines secondaires, sur des substrats fluorochlores {4,5,61. 

Cependant, lorsqu'il s'agit de synthetiser les fluoroamines primaires, en faisant 

reagir l'atnnoniac sur les memes fluorochlorures, la mise en oeuvre est relativement difficile, 

et de plus, on aboutit a un pourcentage eleve de produits d'elimination ; ainsi, a partir du 

phenyl-1 fluoro-1 chloro-2 propane par exemple, on obtient quantitativement le phenyl-1 fluo- 

ro-1 prop&e-l {7}. 

Ph - CHF - CH - CH3 + NH3 ~+=+ Ph - CH - CH - CH3 

:1 
1 

_-__---___-___ 1-j Ph - CHF =CH -Cl+ 

1 achrellement 1 l'Universiti5 de Nice, dbtach6 de 1'UniversitE de Dakar. 
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Nous nous sommes done attaches a l'obtention de ces amines ,s-fluorees 6-aromatiques 

par l'cuverture de cycles aziridiniques et aziriniques. 

Parmi les differents reactifs essay&, a savoir : C6HSPF4, E!F30(Et)2, FH/pyridine 

a 70 % {81, ce dernier s'est revele etre particulierement efficace et de manipulation aisle. 

METHOOE : ---- 
L'action de l'acide fluorhydrique en solution a 70 % dans la pyridine sur les aziri- 

dines en solution dans le benzene ou le xylene, dans les conditions d&rites (tableau 1) con- 

duit, avec de bons rendements, aux fluorures correspondants, par ouverture regioselective du 

cycle. 
R3 

/i\ /R1 FH HR1 
Ph - CH -C 

'R2 

) Ph-CH-C 
I t'R2 
F Nm3 

Dans tous les cas, nous n'obtenons que l'amine a fluor benzylique sauf 

ridine 5 qui fournit en faible pourcentage, le fluorure aliphatique tertiaire en 

rut-e benzylique. 

L'azirine 9 se transforme en amine difluoree avec un bon rendement. 

pcur l'azi- 

plus du fluo- 

HN\ 
Ph - C - CH2 ----=-+ Ph - CF2 - CH2 - NH2 

La progression de la reaction a @te suivie par l'analyse en chromatographie sur cou- 

the mince de prises d'essai. Nous avons utilise des plaques de gel de silice avec comme eluant 

un melange de benzene et d'acetate d'ethyle (rapport 4/6 en volume). 

La RMN du proton associee a celle du fluor constitue un excellent wtil d'identifi- 

cation de ces types de composes. 

Nous exprimons dans le tableau I les rendements en produits obtenus dans les condi- 

tions experimentales d&rites, ainsi que quelques-unes de leurs caracteristiques. 

RESULTATS ET DISCUSSION : ------------ 
Les resultats appellent les remarques suivantes : 

D’abo&, nous constatons que la reaction est rapide lorsque l'un des carbones du cycle aziri- 

dinique est benzylique et tertiaire (composes 2 et;) et qu'elle est ralentie dans le cas 00 

les deux carbones du cycle sont secondaires (composes 4 et $2). 

Ensuite, on note la lente consonznation du compose 5, malgre l'existence de deux 

centres d'attaque possibles. 11 en est de @me pour la phenyl-2 dimethyl-3,3 aziridine (2) 

pour lequel l'attaque par le fluor du carbone secondaire benzylique entre en competition avec 

celle du carbone tertiaire aliphatique ; dans ce cas. une elevation de la temperature est ne- 

cessaire a l'accomplissement de la reaction. 

La presence d'un groupement alkyle sur l'azote (compose &) ralentit egalement la 

reaction, qu'on a dii effectuer a 70" C. 
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Par ailleurs, le melange de cis et de trans diphenyl-2,3 aziridines 6a et 6b ne 

conduit qu'a un seul diastereoisotire. Ce fait, quelque peu surprenant, peut s'expliquer par 

une isomerisation Cl41 dans le milieu reactionnel de l'un des substrats, prealablement a la 

fixation du fluor. 

L'analyse des fluorures obtenus, notamment celle du compose 16 pour lequel F et NH2 

sont en cis, ainsi que celle des produits secondaires de la reaction, ncus permet de suggerer 

un processus de cis addition (par rapport au groupement amino) de FH sur les phenyl-2 aziri- 

dines. 

En conclusion, l'ensemble de ces resultats montre clairement que l'action de l'acide 

fluorhydrique en solution a 70 % dans la pyridine sur les aziridines est une bonne m+thode de 

synthese des amines primaires B-fluorees B-aromatiques. 

Une generalisation de la methode aux composes aliphatiques, alicycliques en presence 

ou non de groupements 

de la reaction. 
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