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Sposéb otrzymywania latwo rozpuszczalnych w wodzie zwigzkéw
wiglednie wodnych roztworéw teoliliny lub koleiny
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Teofiline i kofeine stosuje si¢ w lera-
pii dc licznych celéw. Stosowaniu temu
jednakze stoi na przeszkodzie nieznaczna
rozpuszczalnosé tych dwéch zwiazkow pu-
rynowych w wodzie.

Cbecnie stwierdzono, iz mozna otrzy-
mywaé latwo rozpuszczalne w wodzie
zwiazki wzglednie roztwory wodne teofi-
liny lub kofeiny, gdy na te dwa zwiazki
purynowe dziala si¢ I-fenylo-2-aminopro~
panem lub jego pochodnymi o dziataniu po-
dobnym do dzialania eledryny, np. efedry-
na naturalna lub syntetyczna, efedryng ra-
cemiczna (/-fenylo-2-metylo-amino-I-pro-
panolem) lub 7-(3',#'-etylenodwuoksyfeny-
lo)-2-amino-I-propanolem.
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przyklad w ten sposéb, ze sktadniki reak-
cji poddaje si¢ wzajemnemu dzialaniu
przez ogrzewanie mieszaniny tych sklad-
nikow. Reakcje mozna jednakize przepro-
wadzaé rowniez w obecnosci wody. W ce-
lu otrzymywania zwiazkéw trwalych sto-
suje si¢ male ilosci wody, a predukt prze-
miany uwalnia si¢ ud wody w lagodnych
warunkach, np. przez odparowywanie jej
w prozni.

W celu otrzymywania roztworéw wod-
nych stosuje si¢ odpowiednio wigcej wo-
dy, po czym niz odpedza si¢ jej.

Wedlug wynalazku otrzymuje si¢ albo
stale, latwo dajace sie¢ proszkowaé biale
zwiazki, ktore odznaczaja si¢ bardzo do-
bra rozpuszczalnoscia w wodzie i moga byé¢



stcsowane w postaci proszku lub tabletek,
albo ste¢zone roztwory, w ktérych I-fenylo-
-2-aminopropan lub jego pochodne dziala-
ja jako srodck ulatwiajacy rozpuszczanie.

Wynik tego jest zupelnie nieoczekiwa-
ny, gdyz zwiazki dzialajace jako <rodki
ulatwiajace rozpuszczanie same sa w wo-
dzie trudno rozpuszczalne. Rozpuszczal-
nos¢ wymienionych substancji w tempera-
turze pokojowej wynosi:

teofiliny - mnicj anizeli 17
koleiny 1,7
I-fenylo-2-aminopro-

panu mniej anizeli 1,7'.

syntetycznego /-fenylo-
2-metyloamine-/-pro-
panolu

efedryny

1-(3' 4-etylenodwuoksy-
fenylo)-2-amino-I-pro-
panolu mniej anizelj 1°¢

okolo 2,7°.
okoto 4’

Przez wspolne rozpuszczanie teofiliny
oraz jednego ze zwiazkow o dzialdniu po-
dobnym do dzialania efedryny moina
otrzymywaé roztwory, ktére zawieraja do
19.8¢ teofiliny i 33’ zwiazkow dzialaja-
cych podobnie do efedryny. Rowniez przez
jcdnoczesne rozpuszczanie kofeiny oraz
zwiazku o dzlataniu podobnym do dziala-
nia ¢fedryny oltrzymywaé mozna roztwory
wodne, zawierajace do 12,1': koleiny i do
19.4' zwiazku dzialajacego jak efedryna.

Przy wytwarzaniu roztworéw wodnych
kofeiny mozna stosowaé aminy o dzialaniu
podobnym do dzialania efedryny réwniez
w postaci ich soli, np. chlorowodorek I-fe-
nylo-2-metylo-amino-7-propanolu lub chlo-
rowodorek /-(3'.4'-etylenodwuoksyfenylo)-
-2-amino-/-propanclu.

Oczywiscie we wszystkich przypad-
kach stosowaé tez mozna kilka zwiazkéw
podobnych do efedryny obok siebie.

Przyklad 1. 19,8 g ieofiliny miesza si¢
dokladnie z 13,5 g I-fenylo-2-aminopropa-
nu (w stosunku 1 mol na 1 mol), przy czym

‘Oznaczenic

podczas ogrzewania (worzy si¢ z poczatku
gesto - plynna mieszanina ‘mazista, a po
ukonczeniu reakcji — masa stala, ktéra
daje si¢ latwo proszkowaé. Otrzymany
zwiazek 1 mola teofiliny z 1 molem /-fe-
nylo-2-aminopropanu topi si¢ w {empera- -
turze 258'C. Oznaczenie azotu wykazalo
20,87 N (obliczono 21°¢).

Nowy ten zwiazck jest rozpuszczalny
w wodzic w ilosci ponad .10 .

Przyklad 1. 9.9 g tcofiliny przerabia
si¢ jak w przykladzie 1 z 13,5 ¢ I-fenylo- .
-2-aminopropanu (stosunck 1 mol na 2
mole}. '

Micszanina przechodzi z puczatku w
stan lekko plynny, a nasl¢pnic w masg da-
iaca sie latwe proszkowaé. Uzyskany zwia-
zek 1 mola teofiliny | 2 moli /-fenylo-pro-

panu lopi si¢ w temperaturze okolo 206 C

i rozpuszcza w wodzie w ilosci do 20'..
azolu: znalcziono 17,90/,
obliczono: 17,95 .

Przyklad lIl. 99 g teofil'ny i 825 ¢
2asady eledrynowej fozpuszcza si¢. wspél-
nic w malej ilosci wody, a uzyskany zwiga-
zck wydziela si¢ przez odparowywanic w
prézni. Po wysuszeniu otrzymuje si¢ bez-
wodny zwiazek, ktory lopi si¢ w tempera-
turze okolo 226 C i rozpuszcza si¢ w wo-
dzie w ilosci ponad 15'¢. Oznaczenic azo-
tu: znaleziono 19,3, obliczono 19,3.

Przyklad IV. 9.7 g bezwodnej koleiny
i 13,5 g I-fenylo-2-aminopropanu przegro-
wadza sie jednoczesnie w slezony roztwer
wodny. Zwiazek wydziclajacy sig z tego
roztworu przy odparowywaniu w proéini,
zoslaje jednoczesnie od razu w prozni wy-
suszony. Zwiazek posiada punkl topnie-
nia 183 C i rozpuszcza si¢ w wodzie w ilo-
sci ponad 15‘¢. Oznaczenie azotu: znale-
ziono 18,9':, obliczono 18,1°

Przyklad V. 19,8 g teofiliny miesza sig
dokladnie z 27,6 g & fenylo-2-aminopropa-
nu, a uzyskana mieszaning rozpuszcza sig
w 100 cm’ wody destylowanej. Obydwa te
trudno rozpuszczalne zwiazki po rozpusz-



czeniu sie w wodzie tworza zupelnie jasny
roztwér. Rozpuszczanie przyspieszy¢é moi-
na ewentuainie przez ogrzewanie. Teofili-
na i zwiazek o charakterze efedryny znaj-
duja sie w rozlworze w stosunku 1 mol na
t mol.

Przykiad VI. 19.8 ¢ teoliliny przepro-
wadza sig 4o roztworu wodnego za pomo-
cq 16,5 ¢ wzglednie 33.0 ¢ efedryny we-
dlug przyktadu V dopelniajac woda desty-
lowang do 106 cm . W pierwszym przy-
padku slosunek teofiliny do efedryny w
roztworze wynosi 1 mol : 1 mol, w drugim
przypadku i mol: 2 mole.

Przyklad Vii. 12,4 g teofiliny przepro-
wadza si¢ do roziworu wodnego dodajac
10 g I-fenylo-2-metyioamino-/-propanolu
i dopelniajac woda do 100 cm'.

Przyklad VIII. 12,1 g kofeiny rozpusz-
cza si¢. dodajac 6.9 ¢ f-fenylo-2-aminopro-
panu i dopelniajac do 100 cm' woda.

Przyklad IX. Rozpuszcza si¢ 11.4 ¢ ko-
feiny i 19,4 g efedryny dopelniajac woda
do 100 cm".

Przyklad X. 8.0 ¢ kofeiny rozpuszcza
si¢ dodajac 16,7 ¢ chlorowodorku /-fenylo-
-2-metyloamino-I-propanolu i dopelniaiac
woda do 100 cm'.

Przyklad XI. 9,2 g kofeiny i 23,3 ¢ chlo-

40248 - 1’0 .

rowodorku /-(3',4'-etylenodwuoksyfenylo)-
-2-amino-/-propanolu rozpuszcza si¢ do-
dajac wody do 100 cm’.

Zastrzeienia palentowe.

1. Sposéb otrzymywania latwo rozpusz-
czalnych w wodzie zwiazkéw wzglednie
wodnych roztworéw teofiliny lub kofeiny,
znamicnny lym, Ze na powyisze zwiazki
purynowe dziala si¢ /-fenylo-2-aminopro-
panem lub jego pochodnymi o dzialaniu
podobnym do dzialania efedryny, np. efe-
dryna lub syntetyczna efedryna racemiczng
(1-fenylo-2-metyloamino-I-propanolem).

2. Sposéb wedlug zastrz. 1, znamienny
tym, ze odczynniki poddaje si¢ wzajemnej
reakcji stosujac ogrzewanie.

3. Sposob wedlug zastrz. 1, znamienny
tym, Ze odczynniki poddaje si¢ wzajem-
nej reakcji w obecnosci wody, a produkt
przemiany uwalnia si¢ ewentualnie od wo-
dy w warunkach lagodnych. np. stosujac
odparowywanie w prézni.

Chemiewerk Homburg
Aktiengesellschaft
Zastepca: in2. F. Winnicki

rzecznik patentowy

Xl &8



	PL32322B1
	BIBLIOGRAPHY
	CLAIMS
	DESCRIPTION


