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Sposob wytwarzémia amidu kwasu synapinowego
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Przedmiotem wynalzku jest sposéb wytwarza-
nia amidu kwasu synapinowego (amidu kwasu 3,5-
dwumetoksy-4-hydroksycynamonowego) o Wwzorze
przedstawionym na rysunku, .

Wedlug wynalazku amid kwasu synapinowego
otrzymuje sie przez kondensacje aldehydu syryngo-
wego z jednoamidem kwasu malonowego i dekarbo-
ksylacje produktu reakcji. Reakcje otrzymywania
amidu kwasu synapinowego prowadzi sie korzystnie
przez ogrzewanie aldehydu syryngowego z réwno-
wazong ilo§cig jednoamidu kwasu  malonowego
w roztworze pirydyny w obecnosci piperydyny badZ%
tez innej aminy drugorzedowej. Powstaly roztwér,
po rozcieficzeniu wodg, zobojetnia sie za pomoca
kwasu mineralnego, a uzyskany osad oczyszcza
przez krystalizacje z wody uzyskujac produkt
o temperaturze topnienia 180—181°.

Wedlug odmiany sposobu wedtug wynalazku,
amid kwasu synapinowego otrzymuje sie przez
hydrolize jego pochodnej 4-0-acylowej, na przy-
klad amidu kwasu 4-0-acetylosynapinowego, otrzy-
manej przez kondensacje aldehydu 4-0-acylosyryn-
gowego z jednoamidem kwasu malonowego.

Hydrolize te prowadzi sie przez ogrzewanie &/ roz-
tworze wodnym, korzystnie zakwaszonym.

Dotychczas nieznany amid kwasu synapinowego
posiadaciekawe wla$ciwosci farmakodynamiczne ja-
ko $rodek dzialajacy n@ centralny uklad nerwo-
wy, a réwnocze$nie wykazujacy dzialanie hypoten-
syjne.
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Nastepujace przyklady wyjasniajg blizej spos6b
wedlug wynalazku: '

Przyktad I. Mieszanine 1,8 czeSci aldehydu sy-
ryngowego, 2,06 czeSci jednoamidu kwasu malono-
wego, 5 czeSci pirydyny i 0,1 czeéébipyydyny ogrze-
wa sie w temperaturze 60° w kolbie zabezpieczo-
nej od dostepu wilgoci az do zakoriczenia wydzi€:’
lania sie¢ dwutlenku wegla, co trwa okolo 10 godzin.
Nastepnie mieszanine reakcyjng wlewa sie do
ogrzanej do temperatulry 40° mieszaniny 20 cze$ci
wody i 3 czeSci stezonego kwasu solnego i dodaje
dalsza ilo§é 10% kwasu solnego az do osiggniecia
wartoSci pH roztworu okolo 5. Nastepnie roztwér
chlodzi sie do temperatury 4° i pozostawia w tej
temperaturze na przecigg 48 godzin. Otrzymany
krystaliczny osad oddziela sie i rekrystalizuje
z wody uzyskujac 1,2 czeSci amidu kwasu synapi-
nowego o temperaturze topnienia 180—181°,

Przyktlad II. Mieszanine 2,25 cze§ci aldehydu
0-acetylo-syryngowego, 2,06 cze$ci jednoamidu kwa-
su malonowego, 5 czeSci pirydyny i 0,1 czeSci pi-

perydyny ogrzewa sie¢ w temperaturze 60° w kolbie
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zabezpieczonej od dostepu wilgoci az do chwili
zakonczenia wydzielania sie dwutlenku wegla, co
trwa okoto 10 godzin. Nastepnie mieszanine reak-
cyjng wlewa sie do mieszaniny 20 cze$ci wody i 20
czeSci stezonego kwasu solnego i cato§é ogrzewa
szybko do wrzenia. Nastepnie mieszanine chio-
dzi sie, alkalizuje amoniakiem do uzyskania warto$-
ci pH okolo 5 i zageszcza pod zmniejszonym ci§-
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nieniem do polowy objeto$ci. Powstaly osad amidu
kwasu synapinowego oczyszcza sie jak w przykla-

dzie I. 2.

Zastrzezenie patentowe 3.

1. Spos6b wytwarzania amidu kwasu synapinowego
znamienny tym, ze aldehyd syryngowy poddaje

OCHs

4

sie kondensacji z jednoamidem kwasu malono-
wego.

Sposéb wedlug zastrz, 1 znamienny tym, ze kon-
densacje prowadzi sie w obecnosci aminy dru-
gorzedowej, korzystnie piperydyny.

Odmiana sposobu wediug zastrz. 1 znamienna
tym, ze amid kwasu 4-0-acylosynapinowego pod-
daje sie dezacylacji przez ogrzewanie w roztwo-
rze wodnym, korzystnie zakwaszonym.

HO CH=CH- CQNHZ

OCHj,
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