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Sumnary : N-(t6trazol-5-yll azetfdin-2-ones can be conveniently prepared by 
reacting N-unsubstituted beta-lactams with I-benzyl 5-fluoro IH-tetrarok 

La recherche d'fsostires de monobactames. antfbfotiques wlactamfques d'origfne bact&fenne (21 

a conduit entre autres au remplacement du groupement sulfoniqw par un titrazole (3.4). 

L'actfvfti! antfbacterfenne appr6cfable des N-ftitrazol-5-yll azetfdfnones nous a fncit&ssid&elop- 

per une synthese plus g&r&ale donnant acces aussi bien a des 6-lactames 3,4-dfsubstftw% 

cfs ou trans qu'a des compost% optfquement actifs. En effet, ces divers crft&res ne sont pas tous 

remplfs dans les syntheses dgjja publiees : 

1) La synthlise inantios6lective de MERCK (3) (sch6ma 1) nkessite Ps que l'on vise des 

substituants en 4 du e-lactame autres que m&hyle, la preparation pas toujours ais& des 

r3-hydroxyo-mnfno acfdes correspondants. 

H OH 

HP a ,,CH3 

33 0 H 
OH Cop. = chaine 

Schema 1 

2) Notre premftre synth&se (4) {sch&a 2) quf repose sur une addition d‘un Emulate de glycine sur 

une N-(tetratol-!i-yl) imine est ma1 adapt&s ii la preparatfon des produfts optfquement actffs. 

w H racimique 

RI= H R2= CH3 

R,= CH3 R2= H 

R, = H R2 = CrH5 
RI = Cl-15 R2 = H 

&h&ma 2 
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(3RS.4RS) 3-amino 4(C(tiZtrahydropyran-2-yl)-oxyl-dthyl) atetidin-2-one, 20 

On scumet a l'hydroenation 1.4 g de cwpose 19 dissous dans 35 cm3 d'ethanol en pkence de 
1,4 g de Palladium a 5 X sur charbon. Apt& lrmn 1 20-C. on isole par filtration et ivaporation 
du solvant 835 mg d'amine 20 (huile incolore- Rdt - Q);IR (CHC13) : 3420, 3330, 1759. 1615, 
1600, 1031 cm-' 

- 

Preparation des compos6s 22. 23, 24, et 25 (4-dffluortithyle) 

Nous avons opire de fason identique 8 celle d&rite par G. TEUTSCH et A. BONNET (7a). Nous ne 
donnons que les caracteristfques physiques afnsf que les rendements : 

N-(2,2-difluordthylidlne) 1-ph6nyl ethylamine 

'H RMN (COCl ) * 7.75 (m, lH), 7,27 (m,5H), (6,07/dt, lH, J = 50 et J = 5). 4.57 ((1, 1H. J= 
71, 1.6 (d, %.‘J = 7). 

(3RS,4RS, 1’RS et SR) 4-Offluoro&thyl l-(1-phinyl&.hyl) 3-phthalfmido atetfdin-2-one, 23 

E 
ristaux blancs F = 158 - 162'C - Rdt = 62 %. IR (CHC13) : 
H RJ4N (COCl ) tilange de 2 dfast&+ofs&res 2/3, l/3 

177!,_1725, 1615, 1495 et 1063 cm-' 
- diastereoisotire A majoritafre : 7.73 

et 7.91 (m, aH). 7.41 a 7.22 (m,5H), 6.00 
yd= :i 3.87 i 4.03 (m, 1H). 1.75 (d, 3H, 

J =5.5), 4.83 (q, 1H. J = 7). 
coifonius avec ceux du dfastWofsoPre A). 

(3RS,4RS) 4-Fluoro&thyl 3-phthalimfdo azetidin-2-one. 24 

E 
ristaux blancs F = 146'C - Rdt = 50 X. IR (CHCl 1 : 3420, 1808, 1775, 1730 et 1612 cm-l ; 
H RMN (COCl ) : 7 83 (m 4H) 6.55 (s. lH), 6.13 (dt, 1H. J = 53 etJ 

J = 5,5), 4,a7 a 4139 (m: 1H): 
- 7.5) 5,64 (d, 1H. 

(3RS,4RS) Chlorhydrate de la 3-amino 4-dffluorkthyl azetfdin-e-one, 25 

Crfstaux - Rdt = Q (brut) 
]R(Nujol) : 1785. 1740. 1087 et 1062 cm-' 
H MN (020) : 6.67 (dt, lH, J = 46 et J = 4). 4.70 (d, lH, J = 51, 4.17 (m, 1H). 
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