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M E M O B I A  D E S C R I P T I V A

para una patente de Invención, por ve in te  años, por: "P ro - 

decimiento para la  preparación  de lo s  esteres d e l ácido 

a lfa -am in o -be ta -h id rox i-fen ilp rop ion ico  (F en ilse r in a ) y sus 

derivados N -a c ilíc o s  y N ,0-a c i l ic o s  a p a r t ir  del ácido a l i a -  

am ina-beta-h idroxi-fen ilpropion ico", a favor de la  r . s .  Le- 

p e t it  S .A ., residente en M ilán ( I t a l i a )  32 V ia  Cario Tenca.-

Los esteres d e l ácido a lfa -am in o -b e ta -h id ro x i-fen ilp ro -  

piónico y sus derivados N -ac íd icos y N ,0-a c í l ic o s  no se han 

descrito ' hasta hoy en la  lit e ra tu ra .

Su preparación rev is te  un in terós p a rt ic u la r  ya que es­

tas sustancias contienen un grupo am in o -a lifá tico  y un oxhi­

d r i lo  a lcohó lico , perteneciendo a s i  a la  c lase  de lo s  amino- 

alcoholes.

Dada esta su naturaleza dichas sustancias son intermedios 

d t ile s  para l a  fab ricac ión  de numerosos productos orgánicos
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de importancia p rác tica , como sustancias tensioactivas in h i­

bidoras para la itd u s t r ia  t e x t i l  y para productos farmacéuticos.

Hemos descubierto que la  preparación de estos esteres del 

ácido a lfa -am in o -be ta -h id rox i-fen ilp rop ión ico  y sus N -a c i l  y 

N ,0 -ac ild e rivados  puede r e a l iz a r s e  fácilm ente mediante acción  

del ácido c lo rh íd rico  gaseoso sobre la  d iso lución  déL ácido 

a lfa -am ino -beta -h id rox i -fe n il-p ro p ió n ic o  en e l  a lcoho l desea­

do. En primera fase se obtiene e l  c lo rh id ra to  d e l á ste r, del 

cual se puede obtener fácilm ente e l mismo áste r.

Lps acilderivados de lo s  esteres preparados de este modo 

se obtienen por a c ila c ió n  d irecta  de lo s  mismos esteres.

E l  ácido a lfa -am ino -beta -h id rox i -fen ilp ro p ió n ico  puede 

prepararse por los métidos ya descritos én la  l i t e r a tu ra .

Ejemplo l a . -  200 g. de fe n ils e r in a  se d isuelven a e b u lli ­

c ión  en 1000 cm3 de alcohol absoluto. Despuás se hace borbotar 

a temperatura o rd inaria  o superior a la  o rd inaria , ácido c lo r ­

h ídrico  gaseoso anhidro durante unas dos horas.

Despuás la  d iso luc ión  a lcohó lica  se concentra a pequeño 

voldmen, se recoge en agua y se satura de carbonato potásico  

anhidro agregando h ie lo .

A continuación se extrae e l áster con un diso lvente ade­

cuado, por ejemplo áter e t í l ic o ,  y la  d iso luc ión  etárea luego 

se seca y se d e s t ila  e l  áter hasta pequeño voldmen; por ad i­

c ión  de áter de petró leo  y enfriam iento en h ie lo  se obtienen  

160 gramos de áster e t í l ic o  d é l a  fe n ils e r in a , con un rend i­

miento por consiguiente que corresponde a l  70 % de l teó rico .

E l áster e t í l ic o  de la  fe n ils e r in a  se presenta como una
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sustancia c r is t a l in a  blanca con punto de fu sión  de 852.

Por t itu la c ió n  acidim átrica en presencia de naranja de 

metilo produce s in  más un t ítu lo  prácticamente de l 100 %.

Ejemplo 22. -  200 g. de fe n ils e r in a  se d isuelven  a ebu­

l l i c ió n  en 1000 cm3 de alcohol b u t í l ic o  anhidro. Después a 

la  temperatura o rd in aria  o su p e rio r a la  o rd in aria , se hace 

borbotar ácido c lo rh íd rico  gaseoso y anhidro durante unas 

dos horas. La d iso lución  a lcohó lica  se concentra luego a pe­

queño "solóme n, con lo  que c r i s t a l i z a  e l c lo rh id ra to  del áster  

b u t ílic o  de la  fe n ils e r in a  como sustancia c r is t a l in a  de pun­

to de fu sión  116-1172. Este c lo rh id ra to  se puede obtener con 

un rendimiento de cerca de l 95 %. D el c lo rh id ra to  separado 

del líqu ido  a lcohólico  concentrado o directamente del r e s i ­

duo de la  d estila c ión  d e l  a lcohol b u t í l ic o ,  puede obtenerse 

e l áster b u t í lic o  de l a  fe n ils e r in a  por tratamiento con a l ­

coholes y extracción  con éter e t í l ic o .

De la  d iso lución  etérea secada, por d e s t ila c ió n  d e l éter, 

se obtiene e l áster b u t í l ic o  de l a  fe n ils e r in a  como sustancia  

c r is t a l in a  blanca con punto de fusión  de 51-5 2?-. y con un roí -  

dimiento del 85% del c lo rh id rato  y de l 80 % directamente de 

la  fe n ils e r in a .

Ejemplo 32. -  20 g. del áster e t í l ic o  de la  fe n ils e r in a ,

obtenido como en e l  ejemplo 12, se ca lien tan  durante una ho­

ra a e b u llic ió n  con 100 g . de una mezcla a partes igua les de 

anhídrido acético  y p ir id in a . Se echa después esta mezcla en 

h ie lo  y tra s  n eu tra liza r , se separa e l  derivado N ,0-d ia c e t í ­

l ic o  de l áster de la  fe n ils e r in a  con punto de fusión  de 169-
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La presente patente, constando la s  s igu ien tes re iv in ­

d icaciones:

1. -  Procedimiento para la  preparación  de lo s  esteres  

de la  fe n ils e r in a  caracterizado porque la  fe n ils e r in a  se 

e s t e r i f ic a  en e l  a lcoho l adecuado mediante acción del ácido 

a lo rh íd rico  gaseoso a l  punto de e b u llic ió n  d e l a lc o h o l.

2 . -  Procedimiento segdn lo  reivindicado en el punto 1%, 

caracterizado porque primeramente se obtienen los c lo rh i­

dratos de lescorrespondientes esteres, de lo s  cuales por ac­

c ión  de lo s  a lcoho les se pueden obtener lo s  esteres en esta­

do l i b r e .

3.  -  Procedimiento de preparación de lo s  acilderivados  

de los e ste re s  de la  fe n ils e r in a , caracterizado porque los  

esteres d é l a  fen ilse r in a  obtenidos segdn lo  re iv ind icado  

en e l  punto 1 ) ,  se someten a a c ila c ió n  d irecta  por medio de 

convenientes acidantes.

4. -  Procedimiento para la  preparación  de lo s  esteres  

del ácido a lfa -am in o -be ta -h id rox i-fen ilp rop ión ico  (F e n ií-  

s e r in a ).y  sus derivados N -a c ilic o s  y N ,0-a c i l ic o s  a p a r t ir  

del ácido a lfa -am in o -be ta -h id rox i-fen ilp rop ión ico .

Segán se describe y re iv in d ica  en esta  memoria descrip­

t iv a .

La cua l consta de 5 hojas fo lia d a s  y e sc r ita s  6 má-25
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quina por una so la  de sus caras.

Madrid, a 29 de Noviembre de 1949.
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