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Sposéb wytwarzania kwasu d-benzylopeniloinowego
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Przedmiotem wynalazku jest spos6b wytwarza-
nia kwasu d-benzylopeniloinowego o wzorze 1 z
kwasu d-benzylopenicyloinowego o wzorze 2 przez
dekarboksylacje. Spos6b wedlug wynalazku po-
zwala na osiggniecie bardzo wysokiej wydajnoSci
kwasu d-benzylopeniloinowego, ktéry stuzy do
wytwarzania chlorowodorku d-penicyloaminy,
powszechnie stosowanego $rodka leczniczego.

Znane sj liczne sposoby wytwarzania kwasu
d-benzylopeniloinowego opisane w dziele zbioro-
wym Chemistry of Penicilin, Princenton Univer-
sity Press (1949). Niektére z nich polegaja na
hydrolitycznej degradacji penicyliny. Sposoby te
sg  polaczone z trudnoSciami z wyodrebnieniem
produktu, ktéry uzyskuje sie z malg wydajnoScia.
Inne sposoby polegaja na dekarboksylacji przez
ogrzewanie suchego kwasu d-benzylopenicyloino-
wego. Poszczeg6lni autorzy podajg rézne tempera-
tury i do nich dostosowane rézine czasy ogrze-
wania. Najwyzszg temperature stosuje sie w spo-
sobie znanym 2z brytyjskiego opisu patentowego
nr 854.339 a mianowicie 92° w ciggu 6 godzin.

Stosowanie niskich temperatur przy dekarbo-
ksylacji spowodowane bylo obawa przed race-
mizacjg kwasu d-benzykopeniloinowego prowa-
dzaca w konsekwencji do otrzymania racemicznej
penicyloaminy.

Okazalo sie, ze ogrzewanie kwasu d-benzylope-
nicyloinowego powyzej jego temperatury topnie-
nia wynoszacej okoto 127°, a zwlaszcza w tempe-
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raturze 130—140° prowadzi do odszczepienia dwu-
tlenku wegla i wytworzenia kwasu d-benzylope-
niloinowego w czasie bardzo krétkim bo zaledwie
20—40 minut, przy czym korzystne, aczkolwiek
nie konieczne jest stosowanie podczas ogrzewania
obniZonego ci$nienia. Ponadto okazalo sie, ze w

- tak kréotkim czasie racemizacja praktycznie nie

zachodzi. Dzieki temu wydajno$é d-benzylopeni-
loinowego jest bardzo wysoka i nie osiggalna zna-
nymi sposobami, a mianowicie wynosi okoto 949/,
wydajno$ci teoretycznej. Otrzymany produkt ma
bardzo wysoka czysto§é wynoszaca powyzej 999,
i wykazuje skrecalno$é wiasSciwa (a)p=-+57 W
roztworze jednoprocentowym w etanolu.

Przyktad. 353 g (0,1 mola) kwasu d-beney-
loinowego stopiono pod zmniejszonym ciSnieniem
i utrzymywano w temperaturze 140° w ciggu +20
minut. Po ostygnieciu otrzymano 29 g kwasu d-
-benzylopeniloinowego czyli 94¢, wydajno$ci te-
oretycznej.

Zastrzezenie patentowe

Spos6b wytwarzania kwasu d-benzylopeniloino-
wego przez dekarboksylacje kwasu d-benzylopeni-
cyloinowego, znamienny tym, ze kwas d-benzy-
lopenicyloinowy stapia sie i utrzymuje w tem-
peraturze powyzej jego temperatury topnienia, a
zwlaszcza w temperaturze okoto 130—140° w cig-
gu 20—40 minut.
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Zam__Wiersz Jest Powinno byé
2 21 od wydajnosé d- wydajnosé kwasu d-
dotu
2 13 od loinowego lopenicyloinowego
dozim
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