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Aziridines	  are	  prepared	  by:	  direct	  aziridina;on	  of	  olefins	  
	  	  	  	  	  	  	  	  	  	  	  	  	  	  	  	  	  	  	  	  	  	  	  	  	  	  	  	  	  	  	  	  	  	  	  	  	  	  	  	  	  	  	  	  	  	  manipula;on	  of	  epoxides	  or	  amino	  alcohols	  
	  	  	  	  	  	  	  	  	  	  	  	  	  	  	  	  	  	  	  	  	  	  	  	  	  	  	  	  	  	  	  	  	  	  	  	  	  	  	  	  	  	  	  	  	  	  haloazida;on	  of	  olefins	  followed	  by	  reduc;ve	  cycliza;on	  
	  
Aziridines	  enable	  much	  greater	  product	  diversity	  than	  epoxides	  

Influence	  of	  the	  nitrogen	  subs;tuent	  (sulfonyl,	  acyl)	  on	  the	  regioselec;vity	  of	  aziridine	  opening.	  

N	  pyramidal	  

N	  planar	  

Nu	  aHacca	  il	  carbonio	  meno	  ingombrato	  

Nu	  aHacca	  il	  carbonio	  piu’	  ingombrato	  

CLICK CHEMISTRY 
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Boc	  =	  tert-‐butoxycarbonyl	  

• 	  	  Aziridines	  are	  stable	  under	  basic	  condi;ons	  
• 	  They	  can	  be	  readly	  opened	  by	  heteroatom	  nucleophiles	  under	  buffered	  condi;ons	  
	  	  	  in	  various	  solvent	  including	  water	  or	  neat	  
	  

Use	  of	  ac;vated	  and	  nonac;vated	  aziridines	  as	  building	  blocks	  
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Aziridinium	  intermediates	  in	  combinatorial	  assembly	  

Ms	  =	  mesyl	  =	  metane	  sulfonyl,	  	  

Rapid	  genera;on	  of	  building	  blocks	  and	  combinatorial	  libraries	  

methanesulfonyl	  chloride	  (mesyl	  chloride)	  














