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Sposób wytwarzania kwasu DL-P-fenylo-y-aminomasłowego

Przedmiotem wynalazku jest sposób wytwarzania kwa¬
su DL-p-fenylo-y-aminomasłowego o wzorze przedsta¬
wionym na rysunku.
Kwas DL^p-fenylo-Y-aminomasłowy i jego niektóre

pochodne działają depresyjnie na ośrodkowy układ ner¬
wowy i mogą znaleźć zastosowanie w terapii jako leki
psychotropowe z grupy trankwilizerów. W badaniach
biologicznych kwas DL-i|3-fenylo-Y-aminomasłowy stoso¬
wany jest w postaci chlorowodorku.
Znany sposób syntezy kwasu DL^-fenylo-y-aminoma-

słowego polega na redukcji estru metylowego lub etylo¬
wego kwasu a-karbometoksy lub odpowiednio a-karbo-
etoksy-fMenylo-Y-nitromasłowego i dalszej hydrolizie
połączonej z dekarboksylacja, powstającego jako pro¬
dukt pośredni, 3-karboetoksy-4-fenylo-pirolidynonu-2.
Sposobem według wynalazku, chlorowodorek kwasu

DL-p-fenylo-y-aminomasłowego otrzymuje się przez re¬
dukcje kwasu DL-(3-fenylo-p-cyjanopropionowego uzy¬
skiwanego znanym sposobem lub na drodze redukcji
estrów metylowych lub etylowych kwasu DL-p-fenylo-
p-cyjanopropionowego uzyskiwanych znanym sposobem
i dalszą hydrolizę powstających produktów.
Chlorowodorek kwasu DL-|3-fenylo-Y-aminomasłowe-

go otrzymuje się wyżej wymienionym sposobem z wyso¬
kimi wydajnościami w granicach od 80 do 90%.
Sposobem według wynalazku redukcję kwasu DL-|3-fe-

nylo-(3-cyjanopropionowego i jego estrów prowadzi się
za pomocą wodoru w temperaturze od 20°C do 70°C
pod ciśnieniem w granicach od 1 do 60 atmosfer w roz¬
puszczalnikach organicznych takich jak alkohol mety-

10

15

20

25

Iowy, alkohol etylowy lub dioksan w obecności katali¬
zatorów takich jak czerń palladowa czy nikiel szkieleto¬
wy (nikiel Raney'a).
Sposób według wynalazku wyjaśniają poniższe przy¬

kłady.
Przykład I. 17,5 g (0,1 mola) kwasu DL-0-feny-

lo-p-cyjanopropionowego, 120 cm3 dioksanu, 5,5 cm3
stężonego kwasu solnego i 1 g tlenku palladowego
umieszcza się w autoklawie i wodoruje w temperaturze
50°C pod ciśnieniem 20 atmosfer. Reakcję prowadzi się
przez 20 godzin po czym sączy katalizator i oddestylo-
wuje pod zmniejszonym ciśnieniem rozpuszczalnik. Po¬
zostałość krystalizuje się z mieszaniny alkoholu mety¬
lowego i eteru etylowego, uzyskując 19,4 g (90% wydaj¬
ności) chlorowodorku kwasu DL-p-fenylo-Y-aminoma-
słowego wykazującego temperaturę topnienia 194 —
195°C.
Analiza: dla wzoru C10H14O2NCI — obliczono:

6,49% N; otrzymano: 6,58% N. Wolny aminokwas
można otrzymać z chlorowodorku, przepuszczając jego
wodny roztwór przez kolumnę wypełnioną wymienia¬
czem jonowym na przykład Amberlitem IR-4B.
Przykład II. 20,3 g (0,1 mola) estru etylowego

kwasu DL-^-fenylo-p-cyjanopropionowego, 150 cm3 al¬
koholu etylowego, 5y5 cm3 stężonego kwasu solnego i
1 g tlenku palladowego umieszcza się w autoklawie i
wodoruje w temperaturze 20°C pod ciśnieniem 5 atmo¬
sfer. Reakcję prowadzi się przez 60 godzin po czym są¬
czy katalizator i oddestylowuje pod zmniejszonym ciśnie¬
niem rozpuszczalnik, uzyskując 23,4 g (96 % wydajności)
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chlorowodorku estru etylowego kwasu DL-|3-fenylo-Y-
aminomasłowego o temperaturze topnienia 128—129°C.
Produkt ten rozpuszcza się w 2300 cm3 18% kwasu

solnego a uzyskany roztwór ogrzewa do wrzenia przez
16 godzin. Następnie rozpuszczalnik oddestylowuje się
pod zmniejszonym ciśnieniem a pozostałość krystalizuje
z mieszaniny alkoholu metylowego i eteru etylowego
uzyskując 18 g (83,5% wydajności) chlorowodorku kwa¬
su DL-p-fenylo-y-aminomasłowego wykazującego tem¬
peraturę topnienia 194—195°C.
Analiza: dla wzoru CiolłuC^NCl obliczono: 6,49% N;

otrzymano 6,74% N.
Przykład III. 18,9 z (0,1 mola) estru metylowego

kwasu DL-p-fenylo-p^cyjanopropionowego, 150 cm3 al¬
koholu metylowego i 15 g niklu szkieletowego (niklu
Raney'a) umieszcza się w autoklawie i wodoruje w tem¬
peraturze 70°C pod ciśnieniem 60 atmosfer. Reakcję
prowadzi sję przez 20 godzin po czym oddziela katali¬
zator i oddestylowuje po4 zmniejszonym ciśnieniem roz¬
puszczalnika Do pozostałości dodaje się 2000 cm3 18%
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kwasu solnego i ogrzewa do wrzenia przez 4 godziny.
Następnie oddestylowuje się pod zmniejszonym ciśnie¬
niem rozpuszczalnik, a pozostałość krystalizuje z mie¬
szaniny alkoholu metylowego i eteru etylowego otrzy¬
mując 17,2 g (80% wydajności) chlorowodorku kwasu
DL-p-fenylo-Y-aminomasłowego o temperaturze topnie¬
nia 194—195°C.
Analiza: dla wzoru C10H14O2NO obliczono: 6,49% N;

otrzymano: 6,68% N.

Zastrzeżenie patentowe

Sposób wytwarzania kwasu DL-fJ-fenylo-y-aminoma-
słowego znamienny tym, że kwas DL-|3-fenylo-|3-cyjano-
propionowy lub jego ester metylowy lub etylowy pod¬
daje się redukcji wodorem w temperaturze 20°C—70°C
pod ciśnieniem w granicach 1—60 atmosfer w rozpu¬
szczalnikach organicznych, w obecności czerni pallado¬
wej lub niklu szkieletowego.

H2N-CH2-CH-CHż-C00H
CeH5

WDA-l. Zam. 2356, nakład iy5 egz.
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