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Vyndlez se tyka zpfisobu vyroby D-, L- ne-
bo D,L-serinu a jeho funkénich derivatt.

Jak je zndmo, lze ziskat reakci D-, L- ne-
bo D,L-cykloserinu s oxosloueninami [alde-
hydy nebo ketony, alifatickymi, aromaticky-
mi, aralifatickymi nebo heterocyklickymi)
plsobenim vodného nebo alkcholického roz-
toku chlorovodiku ve vodném nebo alkoho-
lickém prostfedi derivdty substituovanych
D-,- - nebo D,L-¢-amino-g-aminooxypropio-
novych kyselin.

Jak bylo zjiSténo, lze tyto derivaty pfevést
v D-, L- nebo D/L-serin a jeho funkéni deri-
vaty zplsobem podle vynélezu, jehoZ pod-
stata spofivd v tom, Ze se hydrogenolyticky
Stépi substituované D-, - nebo D,L-a¢-amino-
-8-aminooxypropionové Kkyseliny nebo jejich
funkéni derivdty obecného vzorce I:

R1 NHR3
/
C=NQOCH2CH (1)
/ AN
R2 COOR4
ve kterém

R1 znafi vodik nebo alkyl s 1—4 atomy uh-
liku,

Rz fenyl,

R3 vodik nebo zbytek kyseliny slouZici k
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pfechodné ochran& aminoskupiny, jako je
zbytek kyseliny benzoové,

R4 je vodik nebo alkyl s 1-—4 atomy uhli-
ku, za vzniku aminu obecného vzorce II:

R1

CH—NH2 (11)
R2 .
ve kterém ’

R1 a Rz znali totéZ co ve vzorci I, jako
vedlej§iho produktu.

Hydrogenolyzu lze provadét za atmosfé-
rického tlaku a za teploty 15—25°C v pro-
stfedi alkanoll s 1—3 atomy uhliku nebo v
prostiedi kyseliny octové, v pritomnosti pa-
ladia, vyredukovaného na nosifi, zejména
na uhli, jako hydrogenolytického katalyzé-
toru.

PFi provedeni zplisobu podle vynalezu se
pouZivd mirnych reak&nich podminek, za
kterych lze ziskat z opticky aktivnich vycho-
zich kyselin obecného vzorce I opticky &is-
té formy serinu bez moZnosti racemisace.

Hydrogenolytickym Stépenim volnych Kky-
selin obecného vzorce 1 [(R4=H]) lze ziskat
serin ve vytéZcich presahujicich 90 %. Rov-
néZz hladce probihd hydrogenolyza uvede-
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nych kyselin s acylovanou g-aminoskupinou
(Rs=zbytek kyseliny} vedouci ke vzniku
N-acylserinu. Obdobné lze provést hydroge-
nolyzou i esterft kyselin obecného vzorce I
(Re=alkyl), popfipadé jejich soli, jako hyd-
rochloridfi. Produktem 3tépeni jsou potom
hydrochloridy esterfi serinu a hydrochlori-
dy pfisludnych amind.

Zptisobem podle vyndalezu, technicky jed-
noduchym a nendroénym, lze pfes derivéaty
kyselin e-amino-g-aminooxypropionovych,
zhodnotit D-, L- nebo D,L-cykloserin, obsa-
Zeny v nekrystalujicich odpadnich mated-
nych louzich, a ziskat tak cenny serin, po-
pfipadé i prisluSny amin.

P¥iklady provedeni
Priklad 1

15 g kyseliny L-g-amino-S-benzylidencoxy-
propionové (t.t. 192 — 194 °C, [a]p20=-]-73,6
stupiit (0,4 N HCl}) se rozpusti ve 200 ml
kyseliny octové a hydrogenuje se za atmo-
sférického tlaku a teploty mistnosti v p¥i-
tomnosti 1,5 g 10%niho palddia na uhli ja-
ko katalyzdtoru. Po spotfeb& vypofteného
mnoZstvi vodiku se hydrogenace zastavi. Ka-
talyzator se odsaje, promyje 30 ml destilo-
vané vody a filtrdt se odpafi za sniZeného
tlaku do sucha. Krystalicky zbytek se pieli-
je 100 ml ethanolu, smés se zahfeje za mi-
chani na 40 °C a krystaly L-serinu se odsaji.
VytéZek 7 g, tj. 92,6 %. Po rekrystalizaci z
vodného methanolu byl ziskdn L-serin ve
form& hranolti s t. t. 228 °C a [a]p?®=-114,54
stupiid (1 N HC1j.

Ethanolicky filtrdt po oddéleni L-serinu,
obsahujicl octan benzylaminu, se zahusti ve
vakuu pri 60 °C. Krystalicky zbytek se pielije
20 ml nasyceného ethanolického roztoku
chlorovodiku, pridda se jed{® 50 ml octanu
a ochladi se. Vykrystaluje hydrochlorid
benzylaminu v bezbarvych destitkach s t.
t. 252 °C.

Priklad 2

5 g kyseliny D,L-gz-amino-g-(«'-fenylethy-
liden)-aminooxypropionové (f. t. 1656—198
stupritt Celsia) se hydrogenuje stejng jako
v pfedchozim priklad8. Obdobnou izolaci se
ziskd D,L-serin ve vyidzku 90 %. Po rekry-
stalizaci z vodného ethanolu m4 t. t. 238—
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—240 °C za rozkladu. Z filtratu byl izolovan
ca-fenylethylamin jako pikrat s t. t. 190—
-—192 °C.

Priklad 3

Analogicky jako v prikladu 1 se hydroge-
nolyzuje kyselina D-g-amino-g-benzyliden-
aminooxypropionova. Ziskd se D-serin s
[e]lp?0=—14,5° (1 N HCIl) a hydrochlorid
benzylaminu.

Priklad 4

5 g hydrochloridu methylesteru kyseliny
D,L-o-amino-g-benzylidenaminooxypropio-
noveé, se hydrogenuje v prostfedi methano-
lu v pFitomnosti 0,5 g 10%nfho palddia na
uhli. Po spotfeb& vypoditaného mnoZstvi vo-
diku se katalyzdtor odsaje a filtrat zahusti
ve vakuu. Krystalicky zbytek se rozpusti v
5 mililitrech horkého methanolu a ochlaze-
nim vyloudené krystaly hydrochloridu ben-
zylaminu se odsaji. T. t. 250 — 252 °C. Ma-
teCné louhy se zfedi je$té 5 ml methanolu

‘nasyceného chlorovodikem a pfFidd se ether

az do zakalu. Ochlazenim vykrystaluje hyd-
rochlorid methylesteru D,L-serinu, ktery po
rekrystalizaci z methanol-etheru taje pfi
133 — 134 °C.

Priklad 5

9 g kyseliny D-a-benzylamino-g-benzyli-
denaminooxypropionové (pfipravend ve vy-
téZku 90 % benzoylaci kyseliny D-w-amino-
-$-benzylidenaminooxypropionové podie
Schotten-Baumanna, t. t. 162°C, [a]p2=
=—12,0°>, ethanol} se rozpusti ve 200 ml
ethanolu a hydrogenuje v pFitomnosti 1 g
10%niho palddia na uhli za atmosférické-
ho tlaku a teploty mistnosti. Po spotfebé teo-
retického mnoZstvi vodiku se katalyzator
odfiltruje, filtrdt se ve vakuu odpa¥fi, zbytek
rozpusti v roztoku 1,2 g NaOH v 10 ml vody,
roztok se vyt¥epe 2 X po 20 ml etheru a vod-
ny podil se okyseli zFedénou kyselinou sol-
nou. Latka se vylou¢i v olejovité formé& a
pozdéji krystalicky ztuhne. Zah¥atim na 50
stupiii Celsia se rozpusti D-N-benzoylserin
a nsrozpustény zbytek malého mno#stvi ne-
rozputéné vychozi kyseliny se odfiltruje.
Ochlazenim se vylou&i D-N-benzoylserin, kte-
ry po rekrystalizaci z horké vody md t. t.
150°C a [«]p?=—42,1° (ethanol).
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PREDMET VYNALEZU

1. Zptsob vyroby D-, L- nebo D,L-serinu a
jeho funkénich derivatd, vyznadujici se tim,
e se hydrogenolyticky 3t&pi substituované
D-, L- nebo D,L-e-amino-g-aminooxypropiono-
vé kyseliny nebo jejich funk¢ni derivaty o-
becného vzorce L.

Ri NHR3
/
C =NOCH2CH (1)
/S AN
R2 COOR4
ve kterém

R: zna&i vodik nebo alkyl s 1—4 atomy
uhliku,

Rz fenyl,

R3 vodik nebo zbytek kyseliny slouZici k
pfechodné ochran& aminoskupiny, jako je
zbytek kyseliny benzoové,

R4 je vodik nebo alkyl s 1—4 atomy uhli-
ku, za vzniku aminu obecného vzorce 1I:

6
R1
CH-—NH2 (I1)
Rz
ve kterém

Ri1 a Rz znadi totéZ, co ve vzorci I, jako
vedlej$iho produktu.

2. Zptisob podle bodu 1 vyznadujici se tim,
7e se hydrogenolyza provadi za atmosféric-
kého tlaku a za teploty 15 — 25 °C.

3. Zplisob podle bodii 1 a 2 vyznaCujici se
tim, Ze se hydrogenolyza provadi v prostiedi
alkanolti s 1 — 3 atomy uhliku.

4. Zplisob podle bodl 1 a 2 vyznalujici se
tim, Ze se hydrogenolyza provadi v prostie-
di kyseliny octové.

5. Zplsob podle bodt 1 aZ 4 vyznacujici se
tim, Ze se jako hydrogenolytického kataly-
zatoru pouZivd paladia, vyredukovaného na
nosidéi, zejména na uhli.
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