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SYNTHESE EINIGFB D,tN-B-PHENATHYL-AMINOSAUREN 

N. Seiler und G. Schmidt i) 

Max-Planck-Institut fur Hirnforschung, Arbeitsgruppe Neu- 

rochemie (Leiter: Pi-iv.-Doz. Dr. G. Werner), Frankfurt/M 

(Received 20 July 1966) 

Die kiirzlich erschienene Mitteilung von M.J. KABTEN und 

Mitarbeitern '), in der die Synthese einer Reihe N-substi- 

tuierter D,L-Asparaginsaure-Derivate beschrieben wird, ver- 

anlaBt uns die Darstellung N-substituierter D,GAminosauren 

bekannt zu geben, deren Substituenten R-Phenathylreste phy- 

siologisch bzw. pharmakologisch bedeutsamer Amine, des 

B-Phenathylamins, des D,L-Amphetamins und des Hallucinogens 

Mezcalin, sind. Aus der Tabelle 1 sind die Struktur, die Ana- 

lysenergebnisse, die Schmelzpunkte der dargestellten Verbin- 

dungen und die erzielten Ausbeuten ersichtlich. 

Die Darstellung der Verbindungen I-VI erfolgte durch Umset- 

rung von 1 mMo1 a-Chlor-, die der Verbindungen VII-XII von 

cl-Bromfettsiiure mit 3 mMo1 Base in 1 ml Athanol durch 6 Stdn. 

langes Kochen unter Zugabe von 5 mg NaJ. Die Reaktionsprodukte 

isolierten wir durch Chromatographie an einer Siiule mit 

stark basischem Ionenaustauscher (Dowex 1x8; 100-200 mesh), 

wobei die nicbt umgesetzte Base mit Methanol + Wasser = I + I, 

die Aminosauren mit Methanol + Wasser + Essigsaure = 5 + 5 + 2 

4603 



4604 No.38 

(V/V) eluiert wurden: N-CD,l.-o-Methyl-8-phenyl-]-athylglycin 

(II) gewannen YASRIJNSKII und VASILIEVA 3) durch Hydrolyse des 

entsprechenden Aminosaureesters. 

Die Asparaginsaure-Derivate XIII-XV erhielten wir nach der 

Methode von FRANKEL e.a. 4) durch Addition der Amine an 

Maleinslure. Die Verbindungen XIII und XIV sind in iihnlicher 

Weise von KARTEN e.a. 2) dargestellt worden. 

In Anlehnung an die Synthese der N-Methylglutaminstiure durch 

KNOOP und OESTERLIN 5) lieDen sich die Verbindungen XVI-XXIII 

durch Hydrierung der entsprechenden a-Ketosauren mit den 

Aminen bei Normaldruck gewinnen, wobei die Aminkonzentration 

so gew8hlt war, da8 ein Equivalent freie Base als UberschuD 

in der Methanollosung vorhanden war. Als Katalysator diente 

Pt02 nach ADAMS. In diesem Fall konnte die Reinigung der 

Aminosauren unmittelbar durch Kristallisation erfolgen. 

Substanz XIX synthetisierte such S. KANAO 6) durch Umsetzung 

von I-Chlor-2-phenyllthan mit D- bzw. L-Phenylalanin. 

Glyoxylslure, cr-Ketoglutarslure und Phenylbrenztraubensaure 

hydrierten wir in der gleichen Weise such zusammen mit 'H- 

Mezcalin. Im Benzolkern markiertes 3 H-Mezcalin war nach 7) 

dargestellt worden. Die spezifische Aktivitat der Reaktions- 

produkte war die gleiche wie die des eingesetzten 3 H-Mezcalins. 

Nicht umgesetztes radioaktives Mezcalin konnte praktisch 

vollstandig wiedergewonnen werden. Die Ausbeute an III betrug 

nach diesem Verfahren 45%. 

Die N-substituierten Aminosauren werden auf ihre pharmakolo- 

gischen und biochemischen Wirkungen hin untersucht. 
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