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(57)摘要

本发明涉及一种制备由式( I )：HO-CH 2-

(CHOH)n-CH2-O-(G)x-H表示的组合物(C1)的方

法，其中G表示还原糖的残基，n是等于2、3或4的

整数，x表示所述残基G的平均聚合度并且是大于

1且小于或等于5的小数，其特征在于所述方法包

括至少一个步骤a )，其中式( A 1 )：HO-CH 2-

(CHOH)n-CH2-OH的多元醇与式(II)：HO-G-H的还

原糖在酸催化剂(Ca)的存在下反应，其中式(A1)

中的n是等于2、3或4的整数，式(II)中的G表示还

原糖的残基，并且其中酸催化剂(Ca)是选自次磷

酸、磷酸和多磷酸。
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1.一种制备组合物(C2)的方法，所述组合物(C2)含有基于其100重量％计的以下组分：

-1-70重量％的式(A1)的多元醇：

HO-CH2-(CHOH)n-CH2-OH   (A1)，

其中n是等于2、3或4的整数；

-25-98.9重量％的由式(I)表示的组合物(C1)：

HO-CH2-(CHOH)n-CH2-O-(G)x-H   (I)，

其中G表示还原糖的残基，n是等于2、3或4的整数，x表示所述残基G的平均聚合度并且

是大于1且小于或等于5的小数；

-0.1-5重量％的选自以下的化合物(B)或化合物(B)的混合物：

-式(B11)的化合物：

-式(B12)的化合物：

-式(B13)的化合物：

和

-式(B14)的化合物：

其特征在于所述方法包括在第一阶段中制备组合物(C1)，其中在所述组合物(C1)的制

备中包括至少一个阶段a)，其中式(A1)的多元醇与式(II)的还原糖在酸催化剂(Ca)的存在

下反应：

HO-CH2-(CHOH)n-CH2-OH   (A1)，

其中n是等于2、3或4的整数，

HO-G-H   (II)

其中G表示还原糖的残基，

并且在阶段a)中，所用的酸催化剂(Ca)是次磷酸，

在阶段a)中，所用的酸催化剂(Ca)的重量比例是大于或等于0.05％且小于或等于2％，

基于100重量％的式(II)还原糖和式(A1)多元醇的总和计，和
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在阶段a)中，式(II)还原糖与式(A1)多元醇之间的摩尔比率是大于或等于1/6且小于或

等于4/1。

2.根据权利要求1的方法，其特征在于在式(I)和(II)中，所述还原糖的残基G是选自葡

萄糖、木糖和阿拉伯糖的残基。

3.根据权利要求1或2的方法，其特征在于在式(I)中，x表示大于或等于1.05且小于3的

小数。

4.一种组合物(C2)，其含有基于其100重量％计的以下组分：

-1-70重量％的式(A1)的多元醇：

HO-CH2-(CHOH)n-CH2-OH   (A1)，

其中n是等于2、3或4的整数；

-25-98.9重量％的由式(I)表示的组合物(C1)：

HO-CH2-(CHOH)n-CH2-O-(G)x-H   (I)，

其中G表示还原糖的残基，n是等于2、3或4的整数，x表示所述残基G的平均聚合度并且

是大于1且小于或等于5的小数；

-0.1-5重量％的选自以下的化合物(B)或化合物(B)的混合物：

-式(B11)的化合物：

-式(B12)的化合物：

-式(B13)的化合物：

和

-式(B14)的化合物：

5.根据权利要求4的组合物(C2)，其特征在于在式(I)中，所述还原糖的残基G是选自葡

萄糖、木糖和阿拉伯糖的残基，并且x表示大于或等于1.05且小于或等于3的小数。

6.根据权利要求4或5的组合物(C2)，其中：

-在式(A1)中，n是等于2的整数，
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-在式(I)中，n是等于2的整数，所述还原糖的残基G表示葡萄糖的残基，并且x表示

1.05-2.5的小数，和

-化合物(B)是式(B11)的化合物。

7.根据权利要求4或5的组合物(C2)，其中：

-在式(A1)中，n是等于3的整数，

-在式(I)中，n是等于3的整数，所述还原糖的残基G表示葡萄糖的残基，并且x表示

1.05-2.5的小数，和

-化合物(B)是式(B12)的化合物。

8.根据权利要求4或5的组合物(C2)，其中：

-在式(A1)中，n是等于4的整数，

-在式(I)中，n是等于4的整数，所述还原糖的残基G表示葡萄糖的残基，并且x表示

1.05-2.5的小数，和

-化合物(B)是式(B13)化合物和式(B14)化合物的混合物。

9.通过权利要求1-3中任一项的方法获得的组合物(C2)或者根据权利要求4-8中任一项

的组合物(C2)在制备用于局部使用的化妆品、皮肤药物或药物配制剂中作为所述用于局部

使用的化妆品、皮肤药物或药物配制剂中的组成成分的用途。
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制备多元醇苷的新方法

[0001] 本发明涉及一种制备多元醇苷的新方法以及基于从这种方法得到的多元醇苷的

新型组合物。

[0002] 本发明主要应用于化妆品、皮肤化妆品、药物和皮肤药物的领域中，以及应用于食

品领域中，例如甜味剂和/或块状甜味剂，应用于纺织工业领域中，例如用于处理织造或编

织的合成或天然织物纤维，或应用于造纸工业领域中，例如用于制造用于卫生或家居用途

的纸。

[0003] 多元醇苷可以通过多糖例如淀粉与多元醇例如含有2-20个碳原子且含有至少两

个羟基的直链或支化脂族化合物反应制备。这些方法一般在高压条件下和在一般高于或等

于120℃的温度下在至少一种酸催化剂的存在下进行。多糖水解得到低聚糖和单糖，它们与

多元醇进行缩醛化反应形成多元醇苷。

[0004] 美国专利出版物US3  346  558更具体地公开了一种制备多元醇苷的连续方法，其

中使用淀粉和含有2-6个羟基的脂族多元醇在170-300℃的温度和在大于反应混合物蒸气

压的压力下在酸催化剂、更尤其磺酸或路易斯酸的存在下进行。

[0005] 但是，这些方法使用的操作条件消耗了大量能量，所得到的多元醇苷显示难以控

制的苷结构，并且其颜色通常是黑色的，使得它们不适合用于制备化妆品和/或药物组合

物。

[0006] 多元醇苷也可以通过具有较好限定结构的还原糖、例如单糖与上述多元醇按照缩

醛化反应在中等温度条件、一般70-130℃和在大气压或减压、一般3x104Pa(300毫巴)至

2x103Pa(20毫巴)的压力下、并且在选自无机强酸、有机强酸、羧酸、路易斯酸和离子交换树

脂的酸催化体系存在下反应制备。

[0007] 美国专利出版物US4  024  290公开了通过葡萄糖和山梨醇在160℃和减压下在酸

类型的离子交换树脂的存在下反应制备葡糖基山梨醇。这种方法使得可以主要获得葡糖基

山梨醇，其是山梨醇和葡萄糖的缩醛化反应产物，以及获得残余山梨醇和副产物。

[0008] 美国专利出版物US3  772  269公开了脂族二醇与还原糖的缩醛化反应在无机强酸

例如盐酸、硫酸、磷酸或亚磷酸、或者路易斯酸例如三氟化硼、有机强酸例如对甲苯磺酸、或

者离子交换树脂的存在下进行，其中硫酸被视为优选的催化剂，这是因为在缩醛化反应结

束时易于除去。

[0009] 但是，使用这种催化体系显示两个缺点，即促进形成不需要量的聚葡糖和得到高

度着色的反应产物。

[0010] 为了克服这两个问题，本领域技术人员可以通过还原糖和过量醇在酸催化体系存

在下直接反应以进行缩醛化反应，然后蒸馏残余脂肪醇，和如果必要的话随后通过在预定

pH条件下添加过氧化氢水溶液来脱色。

[0011] 另一个尝试的路径包括使用特定的催化体系。欧洲专利申请出版物EP  0  570 

056A1描述了通过葡萄糖与脂肪醇在催化体系的存在下进行缩醛化制备烷基聚葡糖苷的方

法，其中催化体系是由选自烷基苯磺酸和仲或叔链烷磺酸的强有机酸和具有Ka值为10-8至

10-1且选自吡啶、甲基吡啶、二甲基吡啶、可力丁、喹啉、异喹啉、喹哪啶、吡嗪、喋啶和N,N,
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N’,N’-四甲基脲的弱有机碱形成的。

[0012] 欧洲专利申请出版物EP  0  077  167A描述了一种从单糖和含有至少10个碳原子的

直链或支化醇在由酸催化剂和还原剂组成的酸催化体系存在下制备烷基苷的方法。在这种

方法中使用的酸催化剂是本领域技术人员公知的酸催化剂，例如硫酸、盐酸、硝酸、磺酸，例

如甲磺酸、对甲苯磺酸或三氟甲烷磺酸，以及强酸离子交换树脂；在这种方法中使用的还原

剂是选自亚磷酸、次磷酸、亚硫酸、次硫酸、亚硝酸和次硝酸。

[0013] 与制备烷基聚苷相关的现有技术状态都是变换用于制备多元醇苷。因此，国际申

请出版物WO03/094864公开了通过还原糖和式(A1)的多元醇在酸催化体系存在下进行缩醛

化以制备多元醇苷：

[0014] HO-CH2-(CHOH)n-CH2-OH    (A1)，

[0015] 其中n是等于2、3或4的整数，所述酸催化体系是选自硫酸、盐酸、磷酸、硝酸、次磷

酸、甲磺酸、对甲苯磺酸、三氟甲磺酸和酸离子交换树脂，更尤其是通过葡萄糖与相应多元

醇在由硫酸组成的酸催化体系存在下反应制备木糖醇基葡糖苷和赤藓糖醇基葡糖苷。

[0016] 虽然选择这些催化体系能提高多元醇向多元醇葡糖苷的转化率，但是观察到形成

从式(A1)多元醇在酸介质中的脱水反应得到的副产物，导致形成所述式(A1)多元醇的环状

衍生物。

[0017] 因此：

[0018] -当式(A1)多元醇是赤藓醇(n＝2)时，其在酸介质中脱水得到式(B11)的3,4-二羟

基四氢呋喃：

[0019]

[0020] -当式(A1)多元醇是木糖醇(n＝3)时，其在酸介质中脱水得到式(B12)的3,4-二羟

基-2-(羟基甲基)四氢呋喃(或1,4-脱水木糖醇)：

[0021]

[0022] -当式(A1)多元醇是山梨醇(n＝4)时，其在酸介质中脱水得到式(B13)的2-(1,2-二

羟基乙基)-3 ,4-二羟基四氢呋喃(或1,4-脱水山梨醇)和得到式(B14)的1,5-二氧杂二环

[3.3.0]辛烷-3,7-二醇(或异山梨醇)：

说　明　书 2/20 页

6

CN 105073765 B

6



[0023]

[0024] 式(A1)多元醇的这些脱水副产物的形成与缩醛化反应竞争，并且使得不能获得形

成多元醇苷的满意产率。

[0025] 本发明人因此试图开发一种能显著减少形成式(A1)多元醇的脱水副产物的新方

法。

[0026] 因此，根据第一方面，本发明的主题是一种制备由式(I)表示的组合物(C1)的方

法：

[0027] HO-CH2-(CHOH)n-CH2-O-(G)x-H    (I)，

[0028] 其中G表示还原糖的残基，n是等于2、3或4的整数，x表示所述残基G的平均聚合度

并且是大于1且小于或等于5的小数，其特征在于所述方法包括至少一个阶段a)，其中式

(A1)的多元醇与式(II)的还原糖在酸催化剂(Ca)的存在下反应：

[0029] HO-CH2-(CHOH)n-CH2-OH     (A1)，

[0030] 其中n是等于2、3或4的整数，

[0031] HO-G-H     (II)

[0032] 其中G表示还原糖的残基，

[0033] 并且其中所述酸催化剂(Ca)是选自次磷酸、磷酸和多磷酸。

[0034] 多磷酸表示式(Ca1)的化合物：

[0035]

[0036] 其中m表示大于1且小于或等于15的小数，更尤其是大于或等于2且小于或等于5的

小数，更特别是大于或等于2且小于或等于3的小数。

[0037] 在上述式(I)和(II)中，还原糖表示糖衍生物，在其结构中不显示在异头碳和缩醛

基团的氧原子之间的苷键，如在参考文献"Biochemistry",Daniel  Voet和Judith  G.Voet,

第250页,John  Wiley&Sons,1990中所定义。低聚结构(G)x可以按照所有异构体形式提供，

不论是旋光异构、几何异构或位置异构；它们也可以表示异构体的混合物。

[0038] HO-CH2-(CHOH)n-CH2-O-(G)x-H表示所述组合物(C1)是基本上由以下式(I1)、(I2)、

(I3)、(I4)和(I5)表示的化合物按照相应摩尔比例a1、a2、a3、a4和a5的混合物组成：

[0039] HO-CH2-(CHOH)n-CH2-O-(G)1-H   (I1) ,
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[0040] HO-CH2-(CHOH)n-CH2-O-(G)2-H   (I2) ,

[0041] HO-CH2-(CHOH)n-CH2-O-(G)3-H   (I3) ,

[0042] HO-CH2-(CHOH)n-CH2-O-(G)4-H   (I4) ,

[0043] HO-CH2-(CHOH)n-CH2-O-(G)5-H   (I5) ,

[0044] 使得a1+a2+a3+a4+a5的总和等于1，并且每个比例a1、a2、a3、a4和a5是大于或等于0且

小于或等于1。

[0045] 在上述定义中的“基本上”表示并不排除在组合物(C1)内存在一种或多种式(IW)的

化合物，其中w大于5，但是如果存在的话，所述化合物占最小比例且不会导致所述组合物

(C1)性能的任何显著变化。

[0046] 在上述式(I)中，基团：HO-CH2-(CHOH)n-CH2-O-，经由糖残基的异头碳与(G)x连接，

从而形成缩醛官能团。

[0047] 上述方法的阶段a)是在反应器中通过在机械搅拌下将式(II)还原糖分散在预先

达到比其熔融温度高至少5℃的温度(T1)的式(A1)多元醇中进行的。当所述式(II)还原糖均

匀分散在所述式(A1)多元醇中时，加入所述酸催化剂(Ca)，然后将如此制备的反应介质在

300毫巴(3x104Pa)至20毫巴(2x103Pa)的部分真空和比式(A1)多元醇的熔融温度高至少5℃

的温度(T2)下保持3-7小时。

[0048] 当式(A1)多元醇是木糖醇或山梨醇时，温度(T1)是高于或等于95℃且低于或等于

130℃，更特别是高于或等于95℃且低于或等于115℃，并且同时温度(T2)是高于或等于95

℃且低于或等于130℃，更特别是高于或等于105℃且低于或等于120℃。

[0049] 当式(A1)多元醇是赤藓醇时，温度(T1)和(T2)是相同或不同的，并且高于或等于

120℃且低于或等于135℃，更特别是低于或等于130℃。

[0050] 上述方法的阶段a)可以如果需要或如果必要的话通过随后进行中和操作进行，例

如用氢氧化钠或氢氧化钾进行，和/或过滤，和/或脱色，和/或除去残余多元醇，例如通过用

合适溶剂介质进行选择性萃取进行。

[0051] 根据本发明的一个具体方面，在式(I)和(II)化合物的定义中，G表示还原糖的残

基，还原糖是选自葡萄糖、右旋糖、蔗糖、果糖、艾杜糖、古洛糖、半乳糖、麦芽糖、异麦芽糖、

麦芽三糖、乳糖、纤维二糖、甘露糖、核糖、木糖、阿拉伯糖、来苏糖、阿洛糖、阿卓糖、葡聚糖

或松浆糖(tallose)。

[0052] 根据本发明的另一个具体方面，在式(A1)多元醇的定义中，n是等于2的整数。

[0053] 根据本发明的另一个具体方面，在式(A1)多元醇的定义中，n是等于3的整数。

[0054] 根据本发明的另一个具体方面，在式(A1)多元醇的定义中，n是等于4的整数。

[0055] 根据一个具体方面，本发明的主题是一种上述方法，其中在式(I)化合物和(II)化

合物的定义中，G表示还原糖的残基，其选自葡萄糖、木糖和阿拉伯糖的残基。

[0056] 根据本发明的一个更具体的方面，本发明的主题是一种上述方法，其特征在于在

式(I)中，x表示大于或等于1.05且小于或等于3的小数，更特别是大于或等于1.15且小于或

等于2.5的小数。

[0057] 根据另一个具体方面，本发明的主题是一种上述方法，其特征在于在阶段a)中，式

(II)还原糖与式(A1)多元醇之间的摩尔比率是大于或等于1/6且小于或等于4/1，更特别是

大于或等于1/3且小于或等于4/1，更尤其是大于或等于1/3且小于或等于2/1。
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[0058] 根据另一个具体方面，本发明的主题是一种上述方法，其特征在于在阶段a)中，酸

催化剂(Ca)的重量比例是大于或等于0.05％且小于或等于2％，基于100重量％的式(II)还

原糖和式(A1)多元醇的总和计；更特别是大于或等于0.1％且小于或等于1％，基于100重

量％的式(II)还原糖和式(A1)多元醇的总和计；更尤其是大于或等于0.2％且小于或等于

1％，基于100重量％的式(II)还原糖和式(A1)多元醇的总和计。

[0059] 根据另一个具体方面，本发明的主题是一种上述方法，其特征在于在阶段a)中，所

用的酸催化剂(Ca)是次磷酸。

[0060] 根据另一个具体方面，本发明的主题是一种上述方法，其特征在于在阶段a)中，所

用的酸催化剂(Ca)是磷酸。

[0061] 本发明的另一个主题是一种组合物(C2)，其含有基于其100重量％计的以下组分：

[0062] -1-70重量％的式(A1)的多元醇：

[0063] HO-CH2-(CHOH)n-CH2-OH    (A1)，

[0064] 其中n是等于2、3或4的整数；

[0065] -25-98.9重量％的由式(I)表示的组合物(C1)：

[0066] HO-CH2-(CHOH)n-CH2-O-(G)x-H   (I)，

[0067] 其中G表示还原糖的残基，n是等于2、3或4的整数，x表示所述残基G的平均聚合度

并且是大于1且小于或等于5的小数；

[0068] -0.1-5重量％的选自以下的化合物(B)或化合物(B)的混合物：

[0069] -式(B11)的化合物：

[0070]

[0071] -式(B12)的化合物：

[0072]

[0073] -式(B13)的化合物：

[0074] 和

[0075] -式(B14)的化合物：

[0076]
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[0077] 根据本发明的一个具体方面，上述组合物(C2)含有基于其100重量％计的以下组

分：

[0078] -5-65重量％、更特别10-60重量％的至少一种式(A1)多元醇；

[0079] -31-94.5重量％、更特别37-89.5重量％的至少一种组合物(C1)；

[0080] -0.5-4重量％、更特别0.5-3重量％的选自式(B11)、(B12)、(B13)和(B14)

[0081] 化合物的化合物(B)或化合物(B)的混合物。

[0082] 根据另一个具体方面，上述组合物(C2)的特征在于在式(I)中，所述还原糖的残基

G是选自以下糖的残基：葡萄糖、右旋糖、蔗糖、果糖、艾杜糖、古洛糖、半乳糖、麦芽糖、异麦

芽糖、麦芽三糖、乳糖、纤维二糖、甘露糖、核糖、木糖、阿拉伯糖、来苏糖、阿洛糖、阿卓糖、葡

聚糖或松浆糖。

[0083] 根据一个更具体的方面，上述组合物(C2)的特征在于在式(I)中，所述还原糖的残

基G是选自葡萄糖、木糖和阿拉伯糖的残基，并且x表示大于或等于1.05且小于或等于3的小

数，更特别是大于或等于1.15且小于或等于2.5的小数。

[0084] 根据另一个具体方面，本发明的主题是：

[0085] 上述定义的组合物(C2)，其中在式(A1)中的n是等于2的整数，在式(I)中的n是等于

2的整数，所述还原糖的残基G表示葡萄糖的残基，并且x表示1.05-2.5的小数，并且化合物

(B)是式(B11)的化合物；

[0086] 或者，上述定义的组合物(C2)，其中在式(A1)中的n是等于3的整数，在式(I)中的n

是等于3的整数，所述还原糖的残基G表示葡萄糖的残基，并且x表示1.05-2.5的小数，并且

化合物(B)是式(B12)的化合物；

[0087] 或者，上述定义的组合物(C2)，其中在式(A1)中的n是等于4的整数，在式(I)中的n

是等于4的整数，所述还原糖的残基G表示葡萄糖的残基，并且x表示1.05-2.5的小数，并且

化合物(B)是式(B13)化合物和式(B14)化合物的混合物。

[0088] 作为本发明主题的组合物(C2)可以通过不同的路线获得。

[0089] 制备组合物(C2)的第一种路线包括在第一阶段E1)中将至少一种上述定义的式

(A1)多元醇、至少一种上述定义的由式(I)表示的组合物(C1)和至少一种上述定义的式(B)

化合物按照受控的重量比率在能确保混合物均匀性的温度条件、优选60-120℃的温度下加

入反应器中，然后如果必要或如果需要的话，在第二阶段E2)中将上述定义的式(II)还原糖

加入从阶段E1)获得的混合物中并继续直到得到均匀组合物。

[0090] 制备组合物(C2)的第二种路线包括在第一阶段E3)中使用作为本发明一个主题的

制备组合物(C1)的方法，然后如果必要或如果需要的话，随后进行中和、过滤和/或脱色的

阶段。

[0091] 根据一个具体方面，当作为本发明一个主题的组合物(C2)是根据第二种制备路线

制备时，所述组合物(C2)可以另外包含残余量的上述式(II)还原糖。

[0092] 这种残余量的式(II)还原糖占100重量％组合物(C2)的0.1-10重量％，更尤其是

0.1-4.0重量％。

[0093] 上述组合物(C1)和组合物(C2)可以被引入任何类型的用于局部使用的化妆品、皮

肤化妆品、皮肤药物或药物配制剂中，或者引入任何类型的要与皮肤接触的载体(纸、擦布、

织物、经皮装置等)中。
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[0094] 因此，根据另一个方面，本发明的主题是通过上述方法直接获得的组合物(C1)或

者上述组合物(C2)在制备用于局部使用的化妆品、皮肤药物或药物配制剂中作为用于局部

使用的化妆品、皮肤药物或药物配制剂中的组成成分的用途。

[0095] 在可以引入所述组合物(C1)或(C2)的配制剂的定义中，术语“用于局部使用”表示

所述配制剂是通过施用到皮肤、头发、头皮或粘膜上使用的，不论是在化妆品、皮肤化妆品、

皮肤药物或药物配制剂的情况下直接施用，或是间接施用，例如在以由织物例如擦布或由

纸例如卫生用纸制成的制品形式提供的身体卫生、皮肤护理或护肤产品的情况下。

[0096] 其中可以引入所述组合物(C1)或(C2)的用于局部使用的化妆品、皮肤化妆品、皮肤

药物或药物配制剂是尤其按照以下形式提供的：含水或油状的溶液，油包水(W/O)或水包油

(O/W)类型的乳液或微乳液，水包油包水(W/O/W)或油包水包油(O/W/O)类型的多重乳液，凝

胶，皂或合成洗涤剂，香膏，含水分散体，乳霜，泡沫体或气溶胶，或无水形式，例如粉末。

[0097] 这些配制剂可以用作清洁或卸妆乳状液，用作清洁或卸妆洗液，用作用于面部或

身体的发泡凝胶，用作用于清洁头发和/或头皮的洗发剂，用作用于处理头发和/或头皮的

调理剂，用作泡沫浴液，用作用于护理或保护面部、手部和身体的乳霜、奶液或洗液，例如作

为用于防护阳光辐射的试剂，用作自晒黑试剂，用作抗老化剂，用作抗皱剂，用作舒缓剂，或

用作保湿剂。

[0098] 一般而言，这些配制剂要用于其中可以引入所述组合物(C1)或(C2)的局部使用，也

包括在用于局部使用的配制剂、尤其化妆品、皮肤化妆品、皮肤药物或药物配制剂的领域中

常用的赋形剂和/或活性物质，例如发泡和/或洗涤剂表面活性剂，增稠和/或胶凝表面活性

剂，增稠和/或胶凝试剂，稳定剂，成膜化合物，溶剂和助溶剂，水溶助长剂，增塑剂，脂肪物

质，油和蜡，乳化和助乳化试剂，遮光剂，珠光剂，超级加脂剂，多价螯合剂，螯合剂，抗氧化

剂，香料，精油，防腐剂，调理剂，用于漂白头发和皮肤的增白剂，用于对于皮肤或头发贡献

处理和/或保护作用的活性物质，防晒剂，颜料或无机填料，将提供视觉效果或用于包封活

性物质的粒子，脱落粒子，纹理化试剂，荧光增白剂或驱虫剂。

[0099] 作为任选存在于其中可引入所述组合物(C1)或(C2)的要用于局部使用的配制剂中

的发泡和/或洗涤表面活性剂的例子，可以提到常用于活性物质领域中的局部可接受的阴

离子性、阳离子性、两亲性或非离子性发泡和/或洗涤表面活性剂。

[0100] 在可以与其中可引入所述组合物(C1)或(C2)的要用于局部使用的配制剂组合使用

的阴离子性发泡和/或洗涤表面活性剂中，可以提到以下物质的碱金属盐、碱土金属盐、铵

盐、胺盐或氨基醇盐：烷基醚硫酸盐，烷基硫酸盐，烷基酰胺基醚硫酸盐，烷基芳基聚醚硫酸

盐，单甘油酯硫酸盐，α-烯烃磺酸盐，链烷磺酸盐，烷基磷酸盐，烷基醚磷酸盐，烷基磺酸盐，

烷基酰胺磺酸盐，烷基芳基磺酸盐，烷基羧酸盐，烷基磺基琥珀酸盐，烷基醚磺基琥珀酸盐，

烷基酰胺磺基琥珀酸盐，烷基磺基乙酸盐，烷基肌氨酸盐，酰基羟乙基磺酸盐，N-酰基牛磺

酸盐，酰基乳酸盐，氨基酸的N-酰基化衍生物，肽的N-酰基化衍生物，蛋白质或脂肪酸的N-

酰基化衍生物。

[0101] 在可以与其中可引入所述组合物(C1)或(C2)的要用于局部使用的配制剂组合使用

的两亲性发泡和/或洗涤表面活性剂中，可以提到烷基甜菜碱，烷基酰胺基甜菜碱，磺基甜

菜碱，烷基酰胺基烷基磺基甜菜碱，咪唑啉衍生物，磷基甜菜碱，两性聚乙酸盐，和两性丙酸

盐。
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[0102] 在可以与其中可引入所述组合物(C1)或(C2)的要用于局部使用的配制剂组合使用

的阳离子性发泡和/或洗涤表面活性剂中，尤其可以提到季铵衍生物。

[0103] 在可以与其中可引入所述组合物(C1)或(C2)的要用于局部使用的配制剂组合使用

的非离子性发泡和/或洗涤表面活性剂中，更尤其可以提到烷基聚苷，蓖麻油衍生物，聚乙

氧基醚，椰油酰胺或N-烷基胺。

[0104] 在可以与其中可引入所述组合物(C1)或(C2)的要用于局部使用的配制剂组合使用

的非离子性发泡和/或洗涤表面活性剂中，更尤其可以提到组合物(C3)或组合物(C3)的混合

物，所述组合物(C3)由式(IV)表示：

[0105] R2-O-(G2)p-H   (IV)

[0106] 其中R2表示含有8-14个碳原子的饱和或不饱和的、直链或支化的脂族基团，G2表示

还原糖的残基，p表示大于或等于1.05且小于或等于5的小数，所述组合物(C3)是基本上由

下式(IV1)、(IV2)、(IV3)、(IV4)和(IV5)表示的化合物按照相应摩尔比例a1、a2、a3、a4和a5的

混合物组成：

[0107] R2-O-(G2)1-H   (IV1) ,

[0108] R2-O-(G2)2-H   (IV2) ,

[0109] R2-O-(G2)3-H   (IV3) ,

[0110] R2-O-(G2)4-H   (IV4) ,

[0111] R2-O-(G2)5-H   (IV5) ,

[0112] 使得a1+a2+a3+a4+a5的总和等于1，并且每个比例a1、a2、a3、a4和a5是大于或等于0且

小于或等于1。

[0113] 作为任选存在于其中可引入所述组合物(C1)或(C2)的要用于局部使用的配制剂中

的增稠和/或胶凝表面活性剂的例子，可以提到烷基聚苷的任选烷氧基化的脂肪酯，非常特

别是甲基聚葡糖苷的乙氧基化酯，例如PEG-120甲基葡萄糖三油酸酯或PEG-120甲基葡萄糖

二油酸酯，分别以商品名GlucamateTM  LT和GlumateTM  DOE120销售；烷氧基化脂肪酯，例如

PEG-150季戊四醇四硬脂酸酯，以商品名CrothixTM  DS53销售；或PEG-55丙二醇油酸酯，以商

品名AntilTM  141销售；或者含脂肪链的聚亚烷基二醇的氨基甲酸酯，例如PEG14月桂醇聚醚

异佛尔基二氨基甲酸酯，以商品名ElfacosTM  T211销售，或PPG  14棕榈油醇聚醚-60己基二

氨基甲酸酯，以商品名ElfacosTM  GT2125销售。

[0114] 作为任选存在于其中可引入所述组合物(C1)或(C2)的要用于局部使用的配制剂中

的乳化表面活性剂的例子，可以提到非离子性表面活性剂、阴离子性表面活性剂或阳离子

性表面活性剂。

[0115] 作为任选存在于其中可引入所述组合物(C1)或(C2)的要用于局部使用的配制剂中

的非离子性乳化表面活性剂的例子，可以提到脂肪酸和山梨醇形成的酯，例如MontaneTM 

80,MontaneTM  85和MontaneTM  60；烷基聚苷和烷基聚苷与饱和或不饱和、直链或支化脂肪

醇的组合物，所述烷基聚苷的烷基链是由饱和或不饱和、直链或支化且含有14-22个碳原子

的烷基组成，例如MontanovTM ,EasynovTM和FluidanovTM产品；脂肪酸和聚甘油的酯，例如

IsolanTM  GI34和PlurolTM  Diisostearique；乙氧基化蓖麻油和乙氧基化氢化蓖麻油，

SimulsolTM989；含有甘油硬脂酸酯和具有5-150摩尔环氧乙烷的乙氧基化硬脂酸的组合物，

例如含有具有135mol环氧乙烷的乙氧基化硬脂酸和甘油硬脂酸酯的组合物，以商品名

说　明　书 8/20 页

12

CN 105073765 B

12



SimulsolTM  165销售；聚二醇或聚甘油多羟基硬脂酸酯，例如HypermerTM  B246或ArlacelTM 

P135,DehymulsTM  PGPH或DecaglynTM  5HS；聚乙二醇-烷基二醇共聚物，例如PEG-45十二烷

基二醇共聚物，例如ElfacosTM  ST  9；乙氧基化脱水山梨醇酯，例如MontanoxTM产品；脱水甘

露糖醇酯；乙氧基化脱水甘露糖醇醚；蔗糖酯；或甲基葡糖苷酯。

[0116] 作为任选存在于其中可引入所述组合物(C1)或(C2)的要用于局部使用的配制剂中

的阴离子性乳化表面活性剂的例子，可以提到磷酸癸基酯，磷酸十六烷基酯，以商品名

AmphisolTM销售，甘油基硬脂酸柠檬酸酯，十六/十八烷基硫酸酯，二十烷基/二十二烷基磷

酸酯，以及二十烷基/二十二烷基醇组合物，以商品名SensanovTM  WR销售；皂，例如硬脂酸钠

或硬脂酸三乙醇铵，或盐化的氨基酸N-酰基化衍生物，例如硬脂酰基谷氨酸盐。

[0117] 作为任选存在于其中可引入所述组合物(C1)或(C2)的要用于局部使用的配制剂中

的阳离子性乳化表面活性剂的例子，可以提到氧化胺，QuaterniumTM  82和在国际申请WO 

96/00719中描述的表面活性剂，以及主要是其中脂肪链含有至少16个碳原子的那些。

[0118] 作为任选存在于其中可引入所述组合物(C1)或(C2)的要用于局部使用的配制剂中

的遮光剂和/珠光剂的例子，可以提到棕榈酸钠，硬脂酸钠，羟基硬脂酸钠，棕榈酸镁，硬脂

酸镁，羟基硬脂酸镁，乙二醇单硬脂酸酯，乙二醇二硬脂酸酯，聚乙二醇单硬脂酸酯，聚乙二

醇二硬脂酸酯或含有12-22个碳原子的脂肪醇。

[0119] 作为任选存在于其中可引入所述组合物(C1)或(C2)的要用于局部使用的配制剂中

的纹理化试剂的例子，可以提到氨基酸的N-酰基化衍生物，例如以商品名AminohopeTM  LL销

售的月桂酰赖氨酸，以商品名DryfloTM销售的辛烯基琥珀酸盐淀粉，以商品名MontanovTM 

14销售的肉豆蔻基聚葡糖苷，纤维素醚，棉纤维，脱乙酰壳多糖纤维，滑石，绢云母或云母。

[0120] 作为任选存在于其中可引入所述组合物(C1)或(C2)的要用于局部使用的配制剂中

的溶剂和助溶剂的例子，可以提到水，有机溶剂，例如甘油，双甘油，甘油低聚物，乙二醇,丙

二醇，丁二醇，己二醇，二甘醇，木糖醇，赤藓醇，山梨醇，或水溶性醇，例如乙醇、异丙醇或丁

醇，或者水和所述有机溶剂的混合物。

[0121] 作为任选存在于其中可引入所述组合物(C1)或(C2)的要用于局部使用的配制剂中

的油的例子，可以提到矿物油，例如液体石蜡，液体凡士林，异链烷烃或石蜡油；动物来源的

油，例如角鲨烯或角鲨烷；植物油，例如植物性角鲨烷，甜杏仁油，椰子油，蓖麻油，霍霍巴

油，橄榄油，菜籽油，花生油，向日葵油，麦芽油，玉米芽油，豆油，棉籽油，苜蓿油，罂粟油，南

瓜子油，月见草油，小米油，大麦油，黑麦油，红花油，桐树油，西番莲油，榛子油,棕榈油，牛

油树脂，杏仁壳油，红厚壳油，大蒜油，鳄梨油，金盏花油或从花或植物获得的油；乙氧基化

植物油；合成油，例如脂肪酸酯，例如肉豆蔻酸丁基酯、肉豆蔻酸丙基酯、肉豆蔻酸鲸蜡基

酯、棕榈酸异丙基酯、硬脂酸丁基酯、硬脂酸十六烷基酯、硬脂酸异丙基酯、硬脂酸辛基酯、

硬脂酸异鲸蜡基酯、油酸十二烷基酯、月桂酸己基酯、丙二醇二辛酸酯，从羊毛脂酸衍生的

酯，例如羊毛脂酸异丙基酯或羊毛脂酸异鲸蜡基酯，脂肪酸的单甘油酯、双甘油酯和三甘油

酯，例如甘油三庚酸酯，苯甲酸烷基酯，氢化油，聚(α-烯烃)，聚烯烃，例如聚异丁烯，合成异

链烷，例如异十六烷或异十二烷，或全氟化油，或硅油，例如聚二甲基硅氧烷、聚甲基苯基硅

氧烷，被胺改性的硅氧烷，被脂肪酸改性的硅氧烷，被醇改性的硅氧烷，被脂肪酸和醇改性

的硅氧烷，被聚醚基团改性的硅氧烷，环氧基改性的硅氧烷，被氟化基团改性的硅氧烷，环

状硅氧烷和被烷基改性的硅氧烷。在本专利申请中，"油"理解为表示水不溶性化合物和/或

说　明　书 9/20 页

13

CN 105073765 B

13



水不溶性化合物的混合物，其在25℃温度下以液体外观形式存在。

[0122] 作为任选存在于其中可引入所述组合物(C1)或(C2)的要用于局部使用的配制剂中

的蜡的例子，可以提到蜂蜡，巴西棕榈蜡，小烛树蜡，小冠椰子蜡，日本蜡，软木纤维蜡，甘蔗

蜡，石蜡，褐煤蜡，微晶蜡，羊毛脂蜡,地蜡，聚乙烯蜡，硅氧烷蜡，植物蜡，在环境温度下为固

体的脂肪醇和脂肪酸，或在环境温度下为固体的甘油酯。在本专利申请中，"蜡"理解为表示

不溶性化合物和/或水不溶性化合物的混合物，其在高于或等于45℃的温度下以固体外观

形式存在。

[0123] 作为任选存在于其中可引入所述组合物(C1)或(C2)的要用于局部使用的配制剂中

的脂肪物质的例子，可以提到含有8-36个碳原子的饱和或不饱和的和直链或支化的脂肪

醇，或者含有8-36个碳原子的饱和或不饱和的和直链或支化的脂肪酸。

[0124] 作为任选存在于其中可引入所述组合物(C1)或(C2)的要用于局部使用的配制剂中

的活性物质的例子，可以提到：

[0125] -维生素及其衍生物，尤其是它们的酯，例如视黄醇(维生素A)及其酯(例如视黄醇

棕榈酸酯)，抗坏血酸(维生素C)及其酯，抗坏血酸的糖衍生物(例如抗坏血酸基葡糖苷)，生

育酚(维生素E)及其酯(例如乙酸生育酚)，或维生素B3或B10(烟酰胺及其衍生物)；

[0126] -对皮肤具有照亮或脱色作用的化合物，例如SepiwhiteTM  MSH ,熊果苷，曲酸，氢

醌，VegewhiteTM ,GatulineTM ,SynerlightTM ,BiowhiteTM ,PhytolightTM ,DermalightTM ,

ClariskinTM,MelaslowTM,DermawhiteTM,EthiolineTM，MelarestTM,GigawhiteTM,AlbatineTM

或LumiskinTM；

[0127] -具有舒缓作用的化合物，例如SepicalmTM  S、尿囊素和红没药醇；

[0128] -抗炎剂；

[0129] -具有保湿作用的化合物，例如脲、羟基脲、甘油、聚甘油、甘油葡糖苷、双甘油葡糖

苷或聚甘油基葡糖苷；

[0130] -富含多酚的植物提取物，例如葡萄提取物、松树提取物、红酒提取物或橄榄提取

物；

[0131] -显示瘦身或脂肪分解作用的化合物，例如咖啡因或其衍生物，AdiposlimTM或

AdipolessTM；

[0132] -N-酰基化蛋白质，N-酰基化肽，例如MatrixilTM，N-酰基化氨基酸，N-酰基化蛋白

质、氨基酸、肽的部分水解物，蛋白质的全水解物，大豆提取物，例如RaffermineTM，或小麦提

取物，例如TensineTM或GliadineTM；

[0133] -植物提取物,例如富含鞣酸的植物提取物，富含异黄酮的植物提取物或富含萜的

植物提取物；

[0134] -新鲜水或海洋海藻的提取物；

[0135] -普通的海洋提取物，例如珊瑚；

[0136] -精蜡，细菌提取物，神经酰胺或磷脂；

[0137] -显示抗微生物作用或纯化作用的化合物，例如LipacideTMC8G ,LipacideTMUG ,

SepicontrolTMA5,OctopiroxTM或SensivaTMSC50；

[0138] -显示激发或激活性质的化合物，例如PhysiogenylTM，或泛醇及其衍生物，例如

SepicapTM  MP；

说　明　书 10/20 页

14

CN 105073765 B

14



[0139] -抗老化活性物质，例如SepiliftTM  DPHP ,LipacideTM  PVB ,SepivinolTM ,

SepivitalTM,ManolivaTM,Phyto-AgeTM,TimecodeTM或SurvicodeTM；

[0140] -抗光老化的活性物质；

[0141] -能保护真皮表皮连接完整性的活性物质；

[0142] -能增加细胞外基质组分的合成的活性物质，例如骨胶原、弹性蛋白或糖胺聚糖；

[0143] -对化学细胞连通具有有利作用的活性物质，例如细胞活素，或对物理细胞连通具

有有利作用的活性物质，例如整合素；

[0144] -能在皮肤上产生“加热”感觉的活性物质，例如皮肤微循环的活化剂(例如烟酸衍

生物)，或能在皮肤上产生“冷却”感觉的产品(例如薄荷醇和衍生物)；

[0145] -能改进皮肤微循环的活性物质，例如Venotonics,排干活性物质或具有解充血目

的的活性物质，例如以下物质的提取物：银杏叶，常春藤，马粟，竹子，假叶树，金雀花，雷公

根，墨角藻，迷迭香或白柳皮；

[0146] -用于将皮肤变黑或变棕的试剂，例如二羟基丙酮、靛红、四氧嘧啶、茚三酮、甘油

醛、内消旋酒石醛、戊二醛或赤藓酮糖。

[0147] 作为任选存在于其中可引入所述组合物(C1)或(C2)的要用于局部使用的配制剂中

的增稠和/或胶凝试剂的例子，可以提到例如丙烯酸或丙烯酸衍生物的均聚物或共聚物，丙

烯酰胺的均聚物或共聚物，丙烯酰胺基甲基丙磺酸、乙烯基单体或三甲基氨基乙基丙烯酸

酯氯化物的均聚物或共聚物，植物或生物合成来源的水胶体，例如黄原酸胶、卡拉亚胶、角

叉菜胶或藻酸盐，半乳甘露聚糖，例如塔拉胶、瓜尔胶、葫芦巴胶、刺槐豆胶或金合欢树胶，

硅酸盐，纤维素及其衍生物，淀粉及其亲水性衍生物，或聚氨酯。

[0148] 作为任选存在于其中可引入所述组合物(C1)或(C2)的要用于局部使用的配制剂中

的增稠和/或胶凝试剂的例子，更尤其可以提到聚电解质类型的聚合物，例如丙烯酸和2-甲

基-2-[(1-氧基-2-丙烯基)氨基]-1-丙磺酸(AMPS)的共聚物，丙烯酰胺和AMPS的共聚物，

AMPS和丙烯酸2-羟基乙基酯的共聚物，AMPS均聚物，丙烯酸均聚物，丙烯酰氧基乙基三甲基

氯化铵和丙烯酰胺的共聚物，AMPS和乙烯基吡咯烷酮的共聚物,丙烯酸和丙烯酸烷基酯的

共聚物，其碳基链含有10-30个碳原子，或AMPS和丙烯酸烷基酯的共聚物，其碳基链含有10-

30个碳原子。这些聚合物按照以下商品名销售：SimulgelTM  EG,SepigelTM  305,SimulgelTM 

600,SimulgelTM  NS,SimulgelTM  INS  100,SimulgelTM  FL,SimulgelTM  A,SimulgelTM  SMS 

88,SepinovTM  EMT10,SepiplusTM  400,SepiplusTM  265,SepiplusTM  S和SepimaxTM  ZEN。

[0149] 作为任选存在于其中可引入所述组合物(C1)或(C2)的要用于局部使用的配制剂中

的防晒剂的例子，可以提到在Cosmetic  Directive76/768/EEC,修订版，附录VII中提到的

所有那些防晒剂。

[0150] 以下实验用于说明本发明，但没有限制作用。

[0151] A)根据作为本发明主题的方法制备组合物(C1)的实施例

[0152] 实施例1：用次磷酸催化制备基于木糖醇基葡糖苷的组合物(E1)

[0153] 将651.3克、即1摩尔当量的木糖醇加入带夹套的反应器，其中热交换流体在夹套

中循环，并且所述反应器配备有搅拌器。木糖醇在100℃下熔融。将230.4克、即0.3摩尔当量

的葡萄糖在搅拌下于100℃逐步加入反应器中。

[0154] 随后加入7.8克的作为50％水溶液的次磷酸，即重量比例为0.9％，基于预先加入
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的木糖醇和葡萄糖的总重量计。

[0155] 将反应介质置于3x  104Pa(300毫巴)至1.5x  104Pa(150毫巴)的部分真空下并且在

100℃-105℃下保持5.5小时，所形成的水通过蒸馏组件除去。随后将反应介质冷却到95℃-

100℃的温度，并且通过添加5.6克的48％氢氧化钠溶液中和，从而使所述混合物的5重量％

溶液的pH达到7.0。如此获得组合物(E1)。

[0156] 实施例2：用磷酸催化制备基于木糖醇基葡糖苷的组合物(E2)

[0157] 使用526.7克、即1摩尔当量的木糖醇和187.3克、即0.3摩尔当量的葡萄糖进行实

施例1所述的工序，其中将次磷酸用1.4克的作为75重量％水溶液的磷酸代替，即重量比例

为0.2％，基于所加入的木糖醇和葡萄糖的总重量计。如此获得组合物(E2)。

[0158] 实施例3：用次磷酸催化制备基于山梨糖醇基葡糖苷的组合物(E3)

[0159] 将499.4克、即1摩尔当量的山梨醇加入带夹套的玻璃反应器，其中热交换流体在

夹套中循环，并且所述反应器配备了有效搅拌器。山梨醇在105℃下熔融。

[0160] 将987.4克、即2.0摩尔当量的葡萄糖在搅拌下于110℃逐步加入反应器中。

[0161] 随后向所得混合物加入2.98克的作为50％水溶液的次磷酸，即重量比例为0.2％，

基于预先加入的山梨醇和葡萄糖的总重量计。

[0162] 将反应介质置于2x  104Pa(200毫巴)至4.6x  103Pa(46毫巴)的部分真空下并且在

110℃-130℃下保持4小时，所形成的水通过蒸馏组件除去。随后将反应介质冷却到95℃-

100℃的温度，并且通过添加2.7克的48％氢氧化钠溶液中和，从而使所述混合物的5重量％

溶液的pH达到7.0。如此获得组合物(E3)。

[0163] 实施例4：用多磷酸催化制备基于木糖醇基葡糖苷的组合物(E4)

[0164] 使用500.2克、即1摩尔当量的木糖醇和177.8克、即0.3摩尔当量的葡萄糖进行实

施例1所述的工序，其中将次磷酸用0.91克的117％的多磷酸代替，即重量比例为0.13％，基

于所加入的木糖醇和葡萄糖的总重量计。如此获得组合物(E4)。

[0165] B)根据现有技术的方法制备组合物的实施例(对比实施例)

[0166] 实施例A：用硫酸催化制备基于木糖醇基葡糖苷的组合物(EA)

[0167] 使用621.4克、即1摩尔当量的木糖醇和220.8克、即0.3摩尔当量的葡萄糖进行实

施例1所述的工序，其中将次磷酸用1 .7克的98重量％硫酸水溶液代替，即重量比例为

0.2％，基于所加入的木糖醇和葡萄糖的总重量计。如此获得组合物(EA)。

[0168] 实施例B：用甲磺酸催化制备基于木糖醇基葡糖苷的组合物(EB)

[0169] 使用500.6克、即1摩尔当量的木糖醇和177.6克、即0.3摩尔当量的葡萄糖进行实

施例1所述的工序，其中将次磷酸用1.4克的甲磺酸代替，即重量比例为0.2％，基于所加入

的木糖醇和葡萄糖的总重量计。如此获得组合物(EB)。

[0170] 实施例C：用在乙醚中的三氟化硼(BF3.EtO2)催化制备基于木糖醇基葡糖苷的组合

物(EC)

[0171] 使用585.8克、即1摩尔当量的木糖醇和207.5克、即0.3摩尔当量的葡萄糖进行实

施例1所述的工序，其中将次磷酸用3.9克的48重量％在乙醚中的三氟化硼(BF3.EtO2)代替，

即重量比例为0.5％，基于所加入的木糖醇和葡萄糖的总重量计。如此获得组合物(EC)。

[0172] 实施例D：用硫酸和次磷酸的混合物催化制备基于木糖醇基葡糖苷的组合物(ED)

[0173] 使用134.3克、即1摩尔当量的木糖醇和52.7克、即0.3摩尔当量的葡萄糖进行实施
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例1所述的工序，其中将次磷酸用0.41克的98重量％硫酸水溶液(即重量比例为0.22％，基

于所加入的木糖醇和葡萄糖的总重量计)和0.96克的50重量％次磷酸水溶液(即重量比例

为0.5％，基于所加入的木糖醇和葡萄糖的总重量计)的混合物代替。如此获得组合物(ED)。

[0174] 实施例E：根据现有技术的方法用硫酸催化制备基于山梨糖醇基葡糖苷的组合物

(EE)

[0175] 使用528.1克、即1摩尔当量的山梨醇和1051.1克、即2.0摩尔当量的葡萄糖进行实

施例1所述的工序，其中将次磷酸用3 .0克的98重量％硫酸水溶液代替，即重量比例为

0.2％，基于所加入的山梨醇和葡萄糖的总重量计。所用的工序获得了组合物(EE)。

[0176] C)表征组合物(E1)、(E2)、(E4)、(EA)、(EB)、(EC)和(ED)

[0177] 通过气相色谱分析按照本发明方法得到的组合物(E1)、(E2)和(E4)和按照现有技

术方法得到的组合物(EA)、(EB)、(EC)和(ED)，从而测定构成它们的各种化合物的重量含量，

所述气相色谱配备有HT-SimDistTM  CB金属柱(PE  ChropackTM)，10m  x  0.53mm  ID，膜厚度

为0.5μm，其中氦气作为载气，并配备有FID类型的检测器。所得的结果列在下表1中。

[0178] 表1

[0179]

  (E1) (E2) (E4) (EA) (EB) (EC) (ED)

木糖醇 59.1％ 57.1％ 57.6％ 26.0％ 33.3％ 43.7％ 17.7％

1,4-脱水木糖醇(1) 2.4％ 0.6％ 1.2％ 32.2％ 22.9％ 17.2％ 37.6％

木糖醇基葡糖苷 38.5％ 42.3％ 41.2％ 41.8％ 43.8％ 39.1％ 44.7％

平均聚合度(x) 1.26 1.26 1.26 1.46 1.32 1.29 1.42

[0180] (1)：1,4-脱水木糖醇对应于式(B12)木糖醇的脱水产物。

[0181] D)表征组合物(E3)和(EE)

[0182] 通过气相色谱分析按照本发明方法得到的组合物(E3)和按照现有技术方法得到

的组合物(EE)，从而测定构成它们的各种化合物的重量含量，所述气相色谱配备有HT-

SimDistTM  CB金属柱(PE  ChropackTM)，10m  x  0.53mm  ID，膜厚度为0.5μm，其中氦气作为载

气，并配备有FID类型的检测器。所得的结果列在下表2中。

[0183] 表2

[0184]

  (E3) (EE)

山梨醇 10.1％ 0.1％

脱水山梨醇(2) 1.7％ 16.9％

异山梨醇(3) 0.1％ 14.4％

山梨糖醇基葡糖苷 88.1％ 68.6％

平均聚合度(x) 2.15 2.10

[0185] (2)：1,4-脱水山梨醇对应于式(B13)山梨醇的脱水产物。

[0186] (3)：异山梨醇对应于式(B14)1,4-脱水山梨醇的脱水产物。

[0187] E)对于结果的分析和评价

[0188] 对于按照各自涉及次磷酸、磷酸和多磷酸作为反应催化剂的本发明方法获得的组

合物(E1)、(E2)和(E4)进行分析，显示1,4-脱水木糖醇、即来自木糖醇脱水反应的上述式
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(B12)物质的含量分别对于组合物(E1)是2.4％，对于组合物(E2)是0.6％，和对于组合物(E4)

是1.2％。对于组合物(EA)、(EB)、(EC)和(ED)表征的1,4-脱水木糖醇含量分别等于32.2％、

22.9％、17.2％和37.6％。

[0189] 对于按照涉及次磷酸作为反应催化剂的本发明方法获得的组合物(E3)进行分析，

表征为脱水山梨醇的总含量是1.8％，而对于通过涉及硫酸作为反应催化剂的方法得到的

组合物(EE)包含脱水山梨醇的总含量是31.3％。

[0190] 因此，在还原糖与上述式(A1)多元醇的缩醛化反应期间使用选自次磷酸、磷酸和

多磷酸的酸催化剂进行的本发明方法能制备基于式(I)的多元醇苷的组合物，其具有受限

量的来自式(A1)多元醇的脱水反应的副产物。

[0191] F)配制剂

[0192] 在以下配制剂中，百分比是由配制剂的重量比率表示。

[0193] F.1面部卸妆液

[0194] 配制剂

[0195]

[0196] 工序：在磁力搅拌下将各组分按照所示顺序在水中混合，并且将pH调节到约7。

[0197] F.2儿童用的头发和身体洗剂

[0198] 配制剂

[0199]
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[0200] 工序：将组合物(E1)与ProteolTM  APL和SepicideTM  HB混合(相A)。将CapigelTM  98

在一定比例的水中稀释，并加入上述所得的相A中(相B)。将其余的水加入相B中，然后加入

SepicideTM  CI和着色剂。用氢氧化钠将混合物的pH调节到约7.2。

[0201] F.3用于眼睛的卸妆布

[0202] 配制剂

[0203]

[0204] 工序：将相B和相C的成分混合在相A中直到此溶液透明。加入相D。

[0205] F.4温和发泡凝胶

[0206] 配制剂

[0207]

[0208] 工序：将香料和防腐剂EuxylTM  PE  9010溶解在由组合物(E2)和ProteolTM  APL组成

的混合物中(相A)。加入水并用乳酸将pH调节到约6.0。

[0209] F.5经常使用的洗发剂

[0210] 配制剂

[0211]
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[0212] 工序：将相A的所有成分混合，并且在均化之后加入MontalineTM  C40，并用乳酸将

pH调节到约6.0。

[0213] F.6用于婴儿的超温和洗发剂

[0214] 配制剂

[0215]

[0216]

[0217] 工序：将相A的所有成分按照所示顺序混合直到得到透明的相A。另外将CapigelTM 

98加入水中，然后将如此制备的相B加入相A中，并用三甲胺将pH调节到7.2。

[0218] F.7用于婴儿的清洁乳

[0219] 配制剂

[0220]

[0221] 工序：将通过混合各成分得到的相A和B各自加热。将相C加入热脂肪相中，并通过

在水相中操作制备乳液；将此混合物在激烈搅拌下均化数分钟(经由转子/定子汽轮机)。然

后将相D加入热乳液中，将其在中等搅拌下冷却直到转变到环境温度。在40℃下加入相E。
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[0222] F.8用于敏感皮肤的清洁粉末洗剂

[0223] 配制剂

[0224]

[0225] 工序：将相A的成分于80℃溶解在水中。将香料单独地溶解在组合物(E2)中以制备

相B。将已冷却的相A加入相B中，然后加入SepicalmTM  S和其余的水。检测最终的pH，并任选

地调节到约5.2。然后加入MicropearlTM  M310。

[0226] F.9用于儿童的淋浴凝胶

[0227] 配制剂

[0228]
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[0229]

[0230] 工序：将SepimaxTM  Zen分散在水中，并且使用配备脱絮凝器、反向螺旋桨和锚式桨

叶的机械搅拌器进行搅拌，直到获得完美光滑的凝胶。加入SepiplusTM，然后进行搅拌直到

混合物变成均匀的。随后加入相B的成分。将混合物均化，并各自加入相C的添加剂。将pH调

节到6.0-6.5。

[0231] F.10  BB乳霜

[0232] 配制剂

[0233]

[0234]    

[0235] 工序：通过将各组分混合、并使用配备转子-定子系统的混合器在4500转/分钟的
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转速下将此混合物均化6分钟来制备相B。通过将SepinovTM  EMT10加入水和甘油的混合物

中、并使用配备转子-定子系统的混合器在4000转/分钟的转速下将此混合物均化4分钟来

制备相C。将相A和B加入相C，并将所得混合物使用配备锚式桨叶的机械搅拌器在30转/分钟

的速度下搅拌2分钟、然后在50转/分钟的速度下搅拌20分钟。逐一加入相D的成分，并将混

合物在50转/分钟的速度下搅拌25分钟。

[0236] F.11高防晒喷雾，SPF大于30

[0237] 配制剂

[0238]

[0239] SepicalmTM  S：WO  98/09611中所述的N-椰油基氨基酸、肌氨酸、天冬氨酸钾和天冬

氨酸镁的混合物，由Seppic销售。

[0240] ProteolTM  APL：通过苹果汁的特征氨基酸进行酰基化得到的N-椰油基氨基酸的钠

盐的混合物，由Seppic销售。

[0241] SepicideTM  HB，是苯氧基乙醇、对羟基苯甲酸甲基酯、对羟基苯甲酸乙基酯、对羟

基苯甲酸丙基酯和对羟基苯甲酸丁基酯的混合物，是一种防腐剂，由Seppic销售。

[0242] CapigelTM  98是丙烯酸酯共聚物，由Seppic销售。

[0243] SepicideTM  CI，咪唑啉脲，是一种防腐剂，由Seppic销售。

[0244] SepicideTM  HB,是苯氧基乙醇、对羟基苯甲酸甲基酯、对羟基苯甲酸乙基酯、对羟

基苯甲酸丙基酯、对羟基苯甲酸丁基酯和对羟基苯甲酸异丁基酯的混合物，是一种防腐剂，
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由Seppic销售。

[0245] SepicalmTM  VG是钠盐形式的N-棕榈酰基脯氨酸和白睡莲花提取物的混合物，由

Seppic销售。

[0246] EuxylTM  PE  9010，是苯氧基乙醇和乙基己基甘油的混合物，是一种防腐剂，由

Seppic销售。

[0247] ProteolTM  OAT是通过燕麦蛋白质的完全水解得到的N-月桂酰基氨基酸的混合物,

如WO  94/26694所述，由Seppic销售。

[0248] MontalineTM  C40是单乙醇胺椰油酰胺基丙基甜菜碱酰胺氯化物盐。

[0249] AmisoftTM  CS-11是N-椰油基谷氨酸二钠盐，由Ajinomoto销售。

[0250] SimulsolTM  165是PEG-100硬脂酸酯和甘油基硬脂酸酯的混合物，由Seppic销售。

[0251] MontanovTM  202(二十烷醇，二十二烷醇和二十烷基葡糖苷)是可自乳化的组合物,

例如在EP  0  977  626中描述的那些，由Seppic销售。

[0252] LanolTM  99是异壬酸异壬基酯，由Seppic销售。

[0253] SepiplusTM  400是聚丙烯酸酯在聚异丁烯中的可自逆转反相胶乳，其含有聚山梨

醇酯-20，例如参见WO  2005/040230，由Seppic销售。

[0254] LipacideTM  C8G是辛酰基甘氨酸，由Seppic销售。

[0255] MicropearlTM  M310是交联的聚甲基丙烯酸甲基酯聚合物，其以粉末形式提供并用

作纹理改进剂。

[0256] SepimaxTM  Zen(INCI名称：聚丙烯酸酯交联聚合物-6)是以粉末形式提供的增稠聚

合物，由Seppic销售。

[0257] SepiplusTM  S(INCI名称：丙烯酸羟基乙基酯/丙烯酰基二甲基氨基乙磺酸钠共聚

物&聚异丁烯&PEG-7三羟甲基丙烷椰子油醚)是用作增稠剂的可自逆转反相胶乳，由Seppic

销售。

[0258] AmonylTM  265  BA(INCI名称：椰油甜菜碱)是发泡两亲性表面活性剂，由Seppic销

售。

[0259] SepinovTM  EMT10(INCI名称：丙烯酸羟基乙基酯/丙烯酰基二甲基氨基乙磺酸钠共

聚物)是以粉末形式提供的增稠共聚物，由Seppic销售。

[0260] EasynovTM(INCI名称：辛基十二醇和辛基十二烷基木糖苷和PEG-30二聚羟基硬脂

酸酯)是具有亲油倾向的乳化剂，由Seppic销售。

[0261] SepimatTM  H10  FW(INCI名称：甲基丙烯酸甲基酯交联聚合物和角鲨烷)是用作纹

理化试剂的聚合物，由Seppic销售。

[0262] SepitonicTM  M3(INCI名称：天冬氨酸镁和葡糖酸锌和葡糖酸铜)是用作用于细胞

的激发成分和用于抵抗自由基的试剂的混合物。

[0263] MontanovTM  L(INCI名称：C14-22醇和C12-20烷基葡糖苷)是乳化剂，由Seppic销

售。

[0264] MontanovTM  82(INCI名称：十六十八烷基醇和椰油-葡糖苷)是乳化剂，由Seppic销

售。

[0265] SimulgelTM  INS100(INCI名称：丙烯酸羟基乙基酯/丙烯酰基二甲基氨基乙磺酸钠共聚

物和异十六烷和聚山梨醇酯-60)是以反相胶乳形式提供的聚合物增稠剂，由Seppic销售。
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