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The Gabriel-Cromwell aziridine synthesis is the most classical method for synthesizing 

aziridines. Continuous efforts allow the use of various leaving groups in this transformation, 
including halogens and sulfonium. However, none of them exhibit diastereoselectivity. 

Herein, we developed a diastereodivergent Gabriel-Cromwell aziridine synthesis using 
aminosulfoxonium as the leaving group. The key to realizing these reactions is the choice of 
the used base: Cs₂CO₃ provided the anti isomer, and NaOAc did the syn isomer, both with high 
diastereoselectivity. 
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脱離基を有するアルケンとアミンを基質とする Gabriel-Cromwell アジリジン合成

は最も古典的なアジリジンの合成法である 1)。脱離基にはハロゲンのみならず、近年
ではカチオン性硫黄官能基であるスルホニウムも用いられるようになった 2)。このよ
うに脱離基の種類が拡充されてきたものの、いずれの方法においてもジアステレオ選
択性がほとんど発現しないことが課題であった。 

今回我々はアミノスルホキソニウムを脱離基とすることで、用いる塩基に応じて、

ジアステレオ発散的に Gabriel-Cromwell アジリジン合成が進行することを見出した。

すなわち、用いる塩基が Cs2CO3 では anti 体、NaOAc では syn 体がそれぞれジア

ステレオ選択的に得られた。 
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