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Uusia N-(2-hydroksialkyyli)aminohappoja ja niiden johdan-

naisia, menetelmd niiden valmistamiseksi ja niitd sis&dlti-

vat farmaseuttiset valmisteet

Tamd keksintd koskee uusia N-(2-hydroksialkyyli)-

aminohappoja ja niiden johdannaisia; joilla on arvokkaat

farmakologiset ominaisuudet, sekd menetelmdi niiden valmis-

tamiseksi ja niiden k&dyttdd tehoaineena lddkkeissid. Kek-

sinndn mukaisilla yhdisteilld on sienten vastainen ja her-

bisidinen teho. Niitd voidaan k&yttd3d varsinkin sienisai-

rauksien

ja kasvainten hoitoon ja ne sopivat kasvainten

vastaisen tehonsa vuoksi erityisesti syOpdsairauksien hoi-

toon.

Keksinnén mukaiset yhdisteet vastaavat yleisii kaa-

voja I ja II

joissa Rl

rl
RZ-C-0-R3
| = RE
caz-y*-(cnz)m-c-(cnz)n-coo‘
15 7
I
gl
R%-C-0-R3
| 1';4 RS
caz—q+-(cnz)m-§-(cnz)n-COORB
R® R’ X"
11

on 10-20 hiiliatomia sisdltdvd alkyyliryhmd,
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R“ on vetyé%omi tai 1-4 hiiliatomia sisdlt&dvd alkyyliryh-
ma ja R3 on vetyatomi, tyydyttynyt tai tyydyttymdtdn, haa-
rautumaton tai haarautunut, 1-20 hiiliatomia sisdltivi

alkyyliryhmd, aralkyyliryhm&d, jolla on kaava

Rg
_(Cﬂz)p"@Rlo

jossa p on 1-4, —CO—Rll, —COORll, —CO-NRllRlz, —CS-NH—Rll,

-OZS—Rll ja R4 ja R5 ovat samat tai erilaiset ja tarkoitta-
vat vetyd, 1-4 hiiliatomia sisdltdvdd alkyyliryhmid, fenyy-

6 7 ovat samat tai erilaiset ja

1lid tai bentsyylid, R
tarkoittavat vetyd, haarautumatonta tai haarautunutta, 1-4

hiiliatomia sis&ltdvdd alkyyliryhmdd, aralkyyliryhmdd, jol-

ja R

la on kaava

13

"/ R
"CHZ’Q@RH

jossa q on 0-4, metyylitiocetyyliryhmidi ja R8 on vetyatomi
tai 1-6 hiiliatomia sisdltédvd alkyyliryhmi, R9, Rlo, R13
ja R14 ovat samat tai erilaiset ja tarkoittavat vetyd, ha-
logeenia, 1-4 hiiliatomia sisiltdvdd alkyyli- tai alkoksi-
ryhmdd, trifluorimetyyliryhm&d tai parittain yhdessi
R? + R10; R13 + R'%) netyleenidioksiryhmii, R ja RrYZ
ovat samat tai erilaiset ja tarkoittavat vetyd, tyydytty-
nyttd tai tyydyttymdtdntd, haarautumatonta tai haarautu-
nutta, 1-19 hiiliatomia sisdlt8vidi alkyyliryhmd&, aralkyyli-
rynmdd, jolla on kaava
R9
-(CHz)r- Rlo

jossa r on 0-4, ja X  tarkoittaa epdorgaanisen tai orgaani-
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sen, yksiﬁ/%ai moniemdksisen hapon happoanionia ja summa
m + n on kokonaisluku 0-10.

Keksinndn mukaisia yhdisteitd ovat esimerkiksi:
N, N-dimetyyli-N-(2-hydroksidodekyyli)ammonioasetaatti,
N,N-dimetyyli-N-(2-hydroksitridekyyli)ammonioasetaatti,
N,N-dimetyyli-N-(2-hydroksitetradekyyli)ammonioasetaatti,
N,N-dimetyyli-N-(2-hydroksipentadekyyli)ammonicasetaatti,
N,N-dimetyyli-N-(2-hydroksiheksadekyyli)ammonioasetaatti,
N,N-dimetyyli-N-(2-hydroksiheptadekyyli)ammonioasetaatti,
N,N-dimetyyli-N-(2-hydroksioktadekyyli)ammoniocasetaatti,
N,N-dimetyyli-N-(2-hydroksinonadekyyli)ammonioasetaatti,
N,N-dimetyyli-N-(2-hydroksieikosyyli)ammonioasetaatti,
N,N-dimetyyli-N-(2-hydroksiheneikosyyli)ammonioasetaatti,
N,N-dimetyyli~N-(2-hydroksidokosyyli) ammonioasetaatti,
3-/N,N~-dimetyyli-N-(2~hydroksidodekyyli)ammonig/propio-
naatti,
3-/N,N-dimetyyli-N-(2-hydroksitridekyyli)ammonic/propio-
naatti,
3-/N,N-dimetyyli-N- (2-hydroksitetradekyyli)ammonig/propio-
naatti,
3—Zﬁ,N-dimetyy11—N—(2—hydroksipentadekyyli)ammonié?propio—
naatti,
3—[ﬁ,N—dimetyyli-N—(2—hydroksiheksadekyyli)ammonié7propio—
naatti,
3-/N,N-dimetyyli-N-(2-hydroksiheptadekyyli)ammonio/propio-
naatti,
B—Zﬁ,N—dimetyyli—N—(2—hydroksioktadekyyli)ammonig7propio-
naatti,
3-/N,N~-dimetyyli-N-(2-hydroksinonadekyyli)ammonio/propio-
naatti,
3-/N,N-dimetyyli-N-(2-hydroksieikosyyli)ammonio/propio-
naatti,
3-/N,N-dimetyyli-N-(2-hydroksiheneikosyyli)ammonid/pro-
piocnaatti,
3—Zﬁ,N-dimetyyli—N—(2—hydroksidokosyyli)ammonig7propio—

naatti,
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4-/N,N-dim€tyyli-N- (2-hydroksidodekyyli)ammonic/butyraatti,
4-/N,N-dimetyyli-N-(2-hydroksitridekyyli)ammonig/butyraatti,
4-/N,N-dimetyyli-N-(2-hydroksitetradekyyli)ammonig/buty-
raatti,
4—[N,N—dimetyyli—N-(2—hydroksipentadekyyli)ammonig7buty—
raatti,
4-1&,N-dimetyyli—N-(2—hydroksiheksadekyyli)ammonig7buty—
raatti,
4—4@,N-dimetyyli—N—(2—hydroksiheptadekyyli)ammoni97buty—
raatti,
4~/N,N-dimetyyli-N-(2-hydroksioktadekyyli)ammonio/buty-
raatti,
4—[&,N—dimetyyli—N—(2—hydroksinonadekyyli)ammoniq7buty-
raatti,
4-/N,N-dimetyyli-N-(2-hydroksieikosyyli)ammonio/butyraatti,
4—[ﬁ,N—dimetyyli—N—(2—hydroksiheneikosyy1i)ammonig7buty—
raatti,
4—[ﬁ,N-dimetyyli-N—(2—hydroksidokosyyli)ammonig7butyraatti,
5-/N,N-dimetyyli-N-(2-hydroksidodekyyli)ammonio/pentano-
aatti,

5-/N,N~dimetyyli-N- (2-hydroksitridekyyli)ammonid/pentano-
aatti,
S-Zﬁ,N—dimetyyli—N—(2—hydroksitetradekyyli)ammonié7penta—
noaatti,
5~/N,N-dimetyyli-N=-(2-hydroksipentadekyyli)ammonio/penta-
noaatti,

5-/N,N-dimetyyli~N- (2-hydroksiheksadekyyli) ammonio/penta-
noaatti,
5-/N,N-dimetyyli-N-(2-hydroksiheptadekyyli)ammonic/penta=-
noaatti,

5-/N,N-dimetyyli-N- (2-hydroksioktadekyyli)ammonio/pentano-
aatti,
5-/N,N-dimetyyli-N-(2-hydroksinonadekyyli)ammonio/penta-
noaatti,
5-/N,N-dimetyyli-N-(2-hydroksieikosyyli)ammonio/penta-

noaatti,
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S—ZN,N—dimetyyli-N—(2—hydroksiheneikosyyli)ammonig7pentano—
aatti,
S—Lﬁ,N—dimetyyli—N—(2—hydroksidokosyyli)ammonig7pentano—
aatti, ‘
6—[ﬁ,N—dimetyyli—N-(2—hydroksidodekyyli)ammoni97heksano—
aatti,
6-[&,N—dimetyyli-N—(2—hydroksitridekyyli)ammonig7heksano—
aatti,
G-Zﬁ,N-dimetyyli—N—(2—hydroksitetradekyyli)ammonig7heksano—
aatti,
G—ZE,N-dimetyyli—N-(2—hydroksipentadekyyli)ammonig7heksa—
noaatti, _
6-Zﬁ,N—dimetyyli—N—(2—hydroksiheksadekyyli)ammonig7heksano—
aatti,
6—[&,N—dimetyyli-N—(2-hydroksiheptadekyyli)ammonig?heksa—
noaatti, ‘
G—Zﬁ,N-dimetyyli—N—(2-hydroksioktadekyyli)ammoni97heksano-
aatti,
6—[&,N—dimetyyli-N—(2—hydroksinonadekyyli)ammoni§7heksano—
aatti,
6—[ﬁ,N—dimetyyli—N—(2—hydroksieikosyyli)ammonig7heksano-
aatti,
G-Zﬁ,N—dimetyyli-N—(2-hydroksiheneikosyyli)ammonig]heksa—
noaatti,
G—Zﬁ,N—dimetyyli—N—(2—hydroksidokosyyli)ammoniq7heksano—
aatti,
7-[&,N-dimetyyli—N-(2—hydroksidodekyyli)ammoni97heptano—
aatti,

7-(N,N-dimetyyli-N- (2-hydroksitridekyyli)ammonio/heptano-
aatti,
7—[ﬁ,N—dimetyyli-N—(2-hydroksitetradekyyli)ammon}7hepta—
noaatti,

7-/N,N~dimetyyli-N- (2-hydroksipentadekyyli)ammonio/heptano-
aatti,
7-[ﬁ,N—dimetyyli-N—(2—hydroksiheksadekyyli)ammonié]hepta—

noaatti,
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7—5ﬁ,N-dimetyyli—N—(2-hydroksiheptadekyyli)ammonig?hepta-
noaatti,
7fZﬁ,N-dimetyyli—N—(2—hydroksioktadekyyli)ammonig7heptano—
aatti,
7-[&,N-dimetyyli-N—(2—hydroksinonadekyyli)ammonié7heptano—
aatti,
7—[N,N—dimetyyli—N-(2—hydroksieikosyyli)ammonig7heptano-
aatti,

7-/N,N-dimetyyli-N-(2-hydroksiheneikosyyli) ammonio/heptano-
aatti,
7—[&,N—dimetyyli—N—(2—hydroksidokosyyli)ammonig7heptano—
aatti,
8—[ﬁ}N-dimetyyli—N-(2—hydroksidodekyyli)ammoniq7oktano—
aatti,
8-/N,N-dimetyyli-N-(2-hydroksitridekyyli)ammonic/oktano-
aatti,
S—Zﬁ,N—dimetyyli—N—(2—hydroksitetradekyyli)ammonig7oktano—
aatti,

8-/N,N-dimetyyli-N- (2-hydroksipentadekyyli)ammonio/oktano-
aatti,
8—Zﬁ,N—dimetyyli—N-(2-hydroksiheksadekyyli)ammonig70ktano—
aatti,

8-/N,N-dimetyyli-N-(2-hydroksiheptadekyyli) ammonio/oktano-
aatti,
8—Zﬁ,N—dimetyyli—N—(2-hydroksioktadekyyli)ammonig7oktano—
aatti,
SfZﬁ,N—dimetyyli—N—(2—hydroksinonadekyyli)ammoniq7oktano—
aatti,

8-/N,N-dimetyyli-N- (2~hydroksieikosyyli)ammonio/oktanoaatti,
8-/N,N~-dimetyyli~N-(2-hydroksiheneikosyyli)ammonio/oktano-
aatti,

8-/N,N~dimetyyli-N- (2-hydroksidokosyyli)ammonio/oktano~
aatti,
9—Lﬁ;N-dimetyyli—N—(2—hydroksidodekyyli)ammonié7nonano—

aatti,
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9—Lﬁ,N—dimetyyli—N-(2—hydroksitridekyyli)ammonig7nonano—
aatti, '
9—[@,N—dimetyyli—N—(2-hydroksitetradekyyli)ammonig7nona-
noaatti,
9—[N,N—dimetyyli—N—(2—hydroksipentadekyyli)ammoni§7nonano—
aatti,
9-[N,N—dimetyyli—N—(2-hydroksiheksadekyyli)ammonig7nonano-
aatti,
9-/N,N-dimet-yli-N-(2-hydroksiheptadekyyli)ammonio/nonano-
aatti,
9—Zﬁ,N—dimetyyli—N—(2-hydroksioktadekyyli)ammonig7nonano—
aatti,
9—[&,N-dimetyyli—V—(2—hydroksinonadekyyli)ammoniq7nonano-
aatti,
9—Zﬁ,N—dimetyyli—N-(2—hydroksieikosyyli)ammonig7nonano—
aatti,
9—[&,N—dimetyyli—N—(2—hYdroksiheneikosyyli)ammoni97nona—
noaatti,
9—Zﬁ,N—dimetyyli—N—(2—hydroksidokosyyli)ammoniq7nonano—
aatti,
IO—ZE,N—dimetyyli—N—(2—hydroksidodekyyli)ammonig]dekano—
aatti,
lO-[ﬁ,N—dimetyyli—N-(2-hydroksitridekyyli)ammonig7dekano-
aatti,
lO—Zﬁ,N—dimetyyli—N—(2-hydroksitetradekyyli)ammonig7deka-
noaatti,
10~/N,N-dimetyyli-N-(2-hydroksipentadekyyli)ammonio/dekano-
aatti,
10-/N,N-dimetyyli-N-(2-hydroksiheksadekyyli)ammonio/dekano-
aatti,
lO—Zﬁ}N-dimetyyli—N—(2—hydroksiheptadekyyli)ammoni97deka—
noaatti,
10-/N,N~dimetyyli-N-(2~-hydroksioktadekyyli)ammonio/dekano~
aatti,
10-/N,N-dimetyyli-N-(2-hydroksinonadekyyli)ammonig/dekano-

aatti,
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lO—ZN,N—dimetyyli—N-(2—hydroksieikosyyli)ammoniQ?dekano—
aatti,
lO—[ﬁ,N-dimetyyli—N-(2-hydroksiheneikosyyli)ammonig]deka—
noaatti,
10-/N,N-dimetyyli-N-(2-hydroksidokosyyli)ammonio/dekano—
aatti, -
ll—[ﬁ,N—dimetyyli—N-(Z-hydroksidodekyyli)ammonig]ﬁndekano—
aatti,
ll—ZN,N—dimetyyli—N-(2—hydroksitridekyyli)ammoniqfundekano—
aatti,
ll—lﬁ,N—dimetyyli—N-(2—hydroksitetradekyyli)ammonig7unde—
kanoaatti,
ll—Zﬁ,N—dimetyyli—N—(2—hydroksipentadekyyli)ammonig7undeka—
noaatti,
ll—[ﬁ,N—dimetyyli—N-(2—hydroksiheksadekyyli)ammonig7unde-
kanocaatti,
ll—[ﬁ,N—dimetyyli—N—(2-hydroksiheptadekyyli)ammonig7undeka-
noaatti,
11—[&,N—dimetyyli—N-(2—hydroksioktadekyyli)ammonig7undeka—
noaatti,
ll—[ﬁ,N—dimetyyli—N—(2—hydroksinonadekyyli)ammonig]undeka—
noaatti,
ll—[ﬁ,N—dimetyyli—N—(2—hydroksieikosyyli)ammonig?undekano—
aatti,
ll-[ﬁ,N-dimetyyli—N-(2—hydroksiheneikosyyli)ammonié?unde—
kanoaatti,

11-/N,N-dimetyyli-N=-(2-hydroksidokosyyli) ammonio/undekano~
aatti,

12-/N,N-dimetyyli-N-(2-hydroksidodekyyli) ammonio/dodeka-
noaatti,
lZ-Lﬁ,N—dimetyyli—N—(2—hydroksitridekyyli)ammoni§7dodeka—
noaatti,
12-/N,N-dimetyyli-N-(2-hydroksitetradekyyli) ammonio/dode~
kanoaatti,
lZ-Zﬁ}N—dimetyyli—N—(2—hydroksipentadekyyli)ammonio dode-

kanoaatti,
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12-/N,N-dimetyyli-N=-(2~hydroksiheksadekyyli) ammonio/dode~-
kanoaatti,
12-/N,N-dimetyyli-N-(2-hydroksiheptadekyyli)ammonio/dode-
kanoaatti,
l2-[N,N—dimetyyli—N—(2-hydroksioktadekyyli)ammonig7dodeka—
noaatti,
12-Z§,N—dimetyyli—N—(2—hydroksinonadekyyli)ammonig7dodeka-
noaatti,
lZ-[ﬁ,N-dimetyyli—N-(2—hydroksieikosyyli)ammonig7dodekano—
aatti,
12-/N,N-dimetyyli~N-(2-hydroksiheneikosyyli) ammonio/dode-
kanoaatti,
lZ—[ﬁ,N—dimetyyli—N—(2—hydroksidokosyyli)ammon197dodekano—
aatti.

Keksinndn mukaisiin yhdisteisiin kuuluvat edelld
lueteltujen yhdisteiden kanssa analogisesti my®s yhdisteet,
joissa R2 tarkoittaa vedyn sijasta metyyli-, etyyli-, prop-
yyli- tai butyyliryhm&d, esimerkiksi:
N,N-dimetyyli-N-(2-hydroksi-2-metyylidodekyyli)ammonio-
asetaatti,
N,N-dimetyyli-N-(2-hydroksi-2-metyylitridekyyli)ammonio-
asetaatti, |
N,N-dimetyyli~N=-(2-hydroksi-2-metyylitetradekyyli)ammonio-
asetaatti,
N,N-dimetyyli-N-(2-hydroksi-2-metyylipentadekyyli)ammonio-
asetaatti,
N,N-dimetyyli-N-(2-hydroksi-2-metyyliheksadekyyli)ammonio~
asetaatti,
N,N-dimetyyli-N-{(2-hydroksi-2~-metyyliheptadekyyli)ammonio-
asetaatti,
N,N-dimetyyli-N=-(2-hydroksi-2-metyylioktadekyyli)ammonio-
asetaatti,

N,N~dimetyyli-N-~ (2-hydroksi-2-metyylinonadekyyli)ammonio-
asetaatti,

N,N-dimetyyli-N=- (2-hydroksi-2-metyylieikosyyli)ammonioase-
taatti,
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N,N-dimetyyli-N-(2-hydroksi-2-metyyliheneikosyyli)ammonio-
asetaatti,
N,N-dimetyyli-N-(2-hydroksi-2-metyylidokosyyli)ammonio-
asetaatti,
3—[N,N—dimetyyli—N—(2—hydroksi—2-metyylidodekyyli)ammonié?-
propionaatti,
3-[ﬁ,N—dimetyyli-N—(2—hydroksi—2—metyylitridekyyli)ammonié?-
propionaatti,
3-/N,N-dimetyyli-N-(2-hydroksi-2-metyylitetradekyyli)ammo=-
nid/-propionaatti,
3-/N,N-dimetyyli~N-(2-hydroksi-2-metyylipentadekyyli)ammo-
nig7-propionaatti,
3~-/N,N-dimetyyli-N-(2-hydroksi-2-metyyliheksadekyyli) ammo-
nig/-propionaatti,
3-/N,N-dimetyyli~-N-(2-hydroksi-2-metyyliheptadekyyli)ammo-
nig/-propionaatti,
B—LN,N—dimetyyli—N—(2—hydroksi—2—metyylioktadekyyli)ammoni97-
propionaatti,
B-Zﬁ,N—dimetyyli—N—(2—hydroksi-2—metyylinonadekyyli)ammo-
nio/7-propionaatti,
3—Lﬁ,N—dimetyyli—N—(2-hydroksi—2—metyylieikosyyli)ammonié7—
propionaatti,

3-/N,N-dimetyyli-N- (2-hydroksi-2-metyyliheneikosyyli) ammo-
nig/-propionaatti,

3-/N,N-dimetyyli-N- (2~hydroksi-2-metyylidokosyyli)ammonio/-
propionaatti,

4-/N,N-dimetyyli-N- (2-hydroksi-2-metyylidodekyyli)ammonio/~
butyraatti,

4-/N,N-dimetyyli-N- (2-hydroksi-2~metyylitridekyyli) ammonio/-
butyraatti,

4-/N,N~-dimetyyli~N- (2-hydroksi-2-metyylitetradekyyli) ammo-
nio7/~butyraatti,

4-/N,N-dimetyyli-N- (2-hydroksi-2-metyylipentadekyyli) ammo-
nio/-butyraatti,

4-/N,N-dimetyyli~N~- (2-hydroksi-2-metyyliheksadekyyli)ammo-
nig7—butyraatti,
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4jZN,N—dimg;yyli—N—(2—hydroksi—2-metyyliheptadekyyli)ammo—
nium/-butyraatti,
4~/N,N-dimetyyli-N-(2-hydroksi-2-metyylioktadekyyli)ammo-
nio/-butyraatti,
4-/N,N-dimetyyli-N=(2~hydroksi~-2-metyylinonadekyyli) ammo-
nig?—butyraatti,
4—Zﬁ,N—dimetyyli—N-(2—hydroksi-2—metyylieikosyyli)ammoni§7—
butyraatti,
4—[N,N—dimetyyli—N—(2—hydroksi-2—metyyliheneikosyyli)ammo—
nio/-butyraatti,
4-/N,N~-dimetyyli-N~(2-hydroksi-2-metyylidokosyyli)ammonio/-
butyraatti,
S—Lﬁ,N—dimetyyli—N—(2—hydroksi-Z—metyyliheksadekyyli)ammo—
nio/-pentanocaatti,
5~/N,N-dimetyyli-N=-(2-hydroksi-2-metyylioktadekyyli) ammo-
nig7—pentanoaatti,

5-/N,N-dimetyyli-N- (2-hydroksi-2-metyylieikosyyli)ammo-
nio/-pentanocaatti,

6-/N,N-dimetyyli-N- (2-hydroksi-2-metyyliheksadekyyli)ammo=~
nio/-heksanoaatti,

6-/N,N-dimetyyli~N- (2-hydroksi-2-metyylioktadekyyli) ammo=-
nio/-heksanoaatti,
G—Zﬁ,N—dimetyyli-N—(2—hydroksi-2—metyylieikosyyli)ammonig7F
heksanocaatti,
7-/N,N-dimetyyli-N-(2-hydroksi-2-metyyliheksadekyyli) ammo~
nio/-heptanocaatti,

7-/N,N~dimetyyli-N- (2-hydroksi-2-metyylioktadekyyli) ammo-
nio/-heptanoaatti,

7-/N,N-dimetyyli-N- (2-hydroksi-2-metyylieikosyyli) ammonio/-
heptancaatti,
8-/N,N-dimetyyli~N-(2-hydroksi-2-metyyliheksadekyyli)ammo-
nig/-oktanocaatti,
8-/N,N-dimetyyli-N-(2-hydroksi-2-metyylioktadekyyli)ammo-
niog/-oktanoaatti,
8—[ﬁ,N-dimetyyli—N—(2—hydroksi—2—metyylieikosyyli)ammo-

nig/-oktanoaatti,
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9-/N,N-dimétyyli-N- (2-hydroksi-2-metyyliheksadekyyli)ammo-
nig/-nonanoaatti,
9-/N,N-dimetyyli-N-(2-hydroksi-2-metyylioktadekyyli)ammo-

nig/-nonanoaatti,

9-/N,N-dimetyyli-N=-(2-hydroksi~2-metyylieikosyyli)ammonio/-
nonanoaatti,
10—Zﬁ,N—dimetyyli-N—(2—hydroksi-2—metyyliheksadekyyli)ammo—
nig/-dekanoaatti,
lO—[N,N-dimetyyli—N—(2—hydroksi—2—metyylioktadekyyli)ammo-
niQ?-dekanoaatti,
10-/N,N~dimetyyli-N-(2-hydroksi-2-metyylieikosyyli) ammo-
nio/dekanoaatti,
11-/N,N-dimetyyli-N-(2-hydroksi-2-metyyliheksadekyyli)ammo-
nio/-undekanoaatti,
11-/N,N-dimetyyli-N-(2-hydroksi-2-metyylioktadekyyli)ammo-
nio/~undekanocaatti,
11-/N,N-dimetyyli-N-(2-hydroksi-2~metyylieikosyyli) ammo-
nig7—undekanoaatti,
lZ—Zﬁ,N-dimetyyli—N-(2—hydroksi—2—metyyliheksadekyyli)ammo—
ni§7—dodekanoaatti,
12-/N,N-dimetyyli-N-(2-hydroksi-2-metyylioktadekyyli) ammo-
nig7-dodekanoaatti,
lZ—Aﬁ,N—dimetyyli—N-(2—hydroksi—2—metyylieikosyyli)ammo-
nic/-dodekanoaatti,
N,N-dimetyyli-N-(2-etyyli-2-hydroksiheksadekyyli)ammonio-
asetaatti,

N, N-dimetyyli~-N=-(2-etyyli-2-hydroksioktadekyyli)ammonio-
asetaatti, '
N,N-dimetyyli-N- (2-etyyli-2-hydroksieikosyyli)ammoniocase-
taatti,
3-/N,N-dimetyyli-N-(2-etyyli-2-hydroksiheksadekyyli)ammo-
ni§7—propionaatti,
3-[ﬁ,N—dimetyyli—N—(2—etyyli—2—hydroksioktadekyyli)ammo-
nio/-propionaatti,
3—Lﬁ,N—dimetyyli-N—(2—etyyli—2-hydroksieikosyyli)ammonig?-

propionaatti,
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4—Zﬁ,N-diﬁg;yyli—N—(2—etyyli—2—hydroksiheksadekyyli)ammo—
nig/-butyraatti,
4-[&,N-dimetyyli—N—(2-etyyli—2—hydroksioktadekyyli)ammo—
nio/-butyraatti,
4-£ﬁ,N-dimetyyli-N—(2-etyyli-2-hydroksieikosyyli)ammonig7-
butyraatti,
S—Lﬁ,N-dimetyyli-N—(2-etyyli—2—hydroksiheksadekyyli)ammo—
nig/-pentanocaatti,
S-Lﬁ,N—dimetyyli—N—(2-etyyli—2—hydroksioktadekyyli)ammo-
nio/-pentanocaatti,
S—Aﬁ,N—dimetyyli-N—(2—etyyli—2-hydroksieikosyyli)ammoniq7—
pentanoaatti,
G—Aﬁ,N—dimetyyli-N-(2—etyyli—2—hydroksiheksadekyyli)ammo—
nig/-heksanocaatti,
6-/N,N-dimetyyli-N-(2-etyyli-2-hydroksioktadekyyli) ammo-
nio/~heksanoaatti, _
6—[ﬁ,N—dimetyyli—N—(2—etyyli—2—hydroksieikosyyli)ammonig74
heksanocaatti,
N,N-dimetyyli-N-(2-hydroksi-2-propyyliheksadekyyli) ammo-
nioasetaatti, N,N-dimetyyli-N-(2-hydroksi-2-propyyliokta-
dekyyli)ammonioasetaatti,
N,N-dimetyyli-N-(2-hydroksi-2-propyylieikosyyli) ammonio-
asetaatti,
3—/&,N—dimetyyli—N—(2—hydroksi-2—propyyliheksadekyyli)ammo—
nio/-propionaatti,
3—Zﬁ,N—dimetyyli—N—(2—hydroksi—2—propyylioktadekyyli)ammo—
nio/~propionaatti,
3-Lﬁ,N-dimetyyli—N—(2-hydroksi—2-propyylieikosyyli)ammo—
nio/-propionaatti,

4-/N,N-dimetyyli-N- (2-hydroksi-2-propyyliheksadekyyli) -
ammonio/-butyraatti,

4-/N,N-dimetyyli-N- (2-hydroksi-2-propyylioktadekyyli) ammo-
nio/-butyraatti,
4-/N,N-dimetyyli-N-(2-hydroksi-2-propyylieikosyyli) ammo-
n%97—butyraatti,
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N,N—dimet§§1i—N—(2—butyyli—2—hydroksioktadekyyli)ammonio-
asetaatti,

B—ZN,N-dimetyyli-N—(2—butyyli—2—hydroksioktadekyyli)ammonig7¥
propicnaatti,
4-[N,N—dimetyyli—N-(2-butyyli—2-hydroksioktadekyyli)ammonig7—
butyraatti.

Keksinndn mukaisiin yhdisteisiin kuuluvat edelld

lueteltujen yhdisteiden kanssa analogisesti my&s yhdisteet,

4 ja R5 tarkoittavat metyyliryhmdn sijasta

joissa ryhmdt R
vetyd, etyyli-, propyyli-, butyyli-, fenyyli- tai bentsyyli-
ryhmdd, kuten esimerkiksi:
N-etyyli-N- (2-hydroksioktadekyyli)-N-metyyliammonioase-
taatti,
N-bentsyyli-N-(2-hydroksioktadekyyli)~N-metyyliammonio-
asetaatti,
N-(2-hydroksioktadekyyli)-N-metyyli-N-propyyliammonio-
asetaatti,
N-butyyli-N-(2-hydroksiocktadekyyli)-N-metyyliammonioase-
taatti,
N- (2-hydroksioktadekyyli)~N-metyyliammonicasetaatti,
N-(2-hydroksioktadekyyli)-N-fenyyliammonioasetaatti,
N-(2-hydroksioktadekyyli) ammonioasetaatti,
4-Zﬁ—etyyli—N-(2—hydroksioktadekyyli)-N—metyyliammonig7—
butyraatti,
4—Zﬁ—bentsyyli—V—(2—hydroksioktadekyyli)—N—metyyliammonig7—
butyraatti,
4—[&—(2-hydroksioktadekyyli)—N—metyyli—N—propyyliammonig?—
butyraatti,
4-/N-butyyli-N-(2-hydroksioktadekyyli)-N-metyyliammonic/~
butyraatti,
4—Zﬁ—(2—hydroksioktadekyyli)-N—metyyliammoniq7butyraatti,
4-/N- (2-hydroksioktadekyyli) ~N-fenyyliammonido/butyraatti,
4-/N- (2-hydroksioktadekyyli)ammonig/butyraatti.

Keksinndn mukaisiin yhdisteisiin kuuluvat edelld

lueteltujen yhdisteiden kanssa analogisesti my&s yhdisteet,
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joissa ryhmdt R
vedyn sijasta metyyli-, etyyli-, isopropyyli-, isobutyyli-,
sek.-butyyli-, n-butyyli-, bentsyyli-, substituoitua bents-
yyli-, 2-fenyylietyyli-, substituoitua 2-fenyylietyyli-,
3-fenyylipropyyli-, substituoitua 3-fenyylipropyyli-, 4-fe-
nyylibutyyli-, substituoitua 4-fenyylibutyyli-, fenyyli-,
substituocitua fenyyli- tai metyylitiocetyyliryhmid, kuten
esimerkiksi:

2-/H, N~dimetyyli-N- (2-hydroksiheksadekyyli) ammonig/propio-
naatti,

2-/N,N-dimetyyli~N-(2-hydroksiheksadekyyli) ammonig/butyraat-
ti,
2-/N,N-dimetyyli-N-(2-hydroksiheksadekyyli) ammonio/-3-me-
tyylibutyraatti,
Z-Zﬁ,N—dimetyyli-N-(2—hydroksiheksadekyyli)ammonié7penta—
noaatti,
2f[ﬁ,N—dimetyyli—N—(2-hydroksiheksadekyyli)ammonig7—3—metyy—
lipentanocaatti,
2—[ﬁ,N—dimetyyli—N—(2—hydroksiheksadekyyli)ammonig7—4—me-
tyylipentanocaatti,
Z—Lﬁ,N—dimetyyli-N—(2—hydroksiheksadekyyli)ammoni97heksa—
noaatti,

2-/N,N-dimetyyli-N- (2-hydroksiheksadekyyli) ammonio/-4-me-
tyylitiobutyraatti,
2—Lﬁ,N-dimetyyli—N—(2—hydroksiheksadekyyli)ammoniq7-3—
fenyylipropionaatti,
2—Zﬁ,B-dimetyyli—N-(2—hydroksiheksadekyyli)ammoni§7—3-
(4-hydroksifenyyli) propionaatti,

4-/N,N-dimetyyli-N- (2-hydroksiheksadekyyli)ammonio/-2,2-
dimetyylibutyraatti,

6~/N,N-dimetyyli-N- (2-hydroksiheksadekyyli)ammonio/~2,2-
dimetyyliheksanocaatti,
2-/N,N-dimetyyli~N-(2-hydroksioktadekyyli)ammonio/propio-
naatti,
Z-Zﬁ,N—dimetyyli—N—(2—hydroksioktadekyy1i)ammoniq7buty—

raatti,
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Z—Lﬁ,N—diﬁQEyyli—N-(2—hydroksioktadekyyli)ammonid7—3—metyy—
libutyraatti,
Z-Zﬁ,N—dimetyyli—N-(2—hydroksioktadekyyli)ammonigfpentano—
aatti,
Z-Zﬁ,N—dimetyyli—N—(2—hydroksioktadekyyli)ammoniq]—3-
metyylipentanoaatti,
Z—ZN,N—dimetyyli—N—(2—hydroksioktadekyyli)ammoniq7—4—me—
tyylipentanoaatti,

2~/N,N-dimetyyli-N- (2-hydroksioktadekyyli)ammonio/heksano-
aatti,
2-/N,N-dimetyyli-N-(2-hydroksioktadekyyli)ammonio/-4-metyy-
litiobutyraatti,
2-/N,N-dimetyyli-N-(2~hydroksioktadekyyli)ammonio/-3~fenyy-
lipropiocnaatti,

2-/N,N-dimetyyli-N- (2-hydroksioktadekyyli)ammonio/=3- (4~
hydroksifenyyli)propionaatti,
4—4ﬁ;N—dimetyyli-N-(2-hydroksioktadekyyli)ammon197—2,2—di—
metyylibutyraatti,

6-/N,N-dimetyyli-N- (2-hydroksioktadekyyli)ammonio/-2,2-di-
metyyliheksanoaatti,

2-/N,N-dimetyyli-N~- (2-hydroksioktadekyyli)ammonio/~2-fenyy-
lipropionaatti.

Keksinndn mukaisiin yhdisteisiin kuuluvat edelld
lueteltujen yhdisteiden kanssa analogisesti my®s yhdis-
teet, joissa ryhmd R3 tarkoittaa vedyn sijasta esimerkik-
si alkyyli-, alkenyyli-, aralkyyli-, asyyli-, alkoksikar-
bonyyli-, alkenoksikarbonyyli-, aryyliocksikarbonyyli-,
aryylialkoksikarbonyyli-, alkyylikarbamoyyli-, alkenyyli-
karbamoyyli-, aryylikarbamoyyli-, aryylialkyylikarbamoyyli-,
alkyylitiokarbamoyyli-, alkenyylitiokarbamoyyli-, aryyli-
tiokarbamoyyli-, aryylialkyylitiokarbamoyyli-, alkyylisul-
fonyyli-, alkenyylisulfonyyli-, aryylisulfonyyli- tai aryy-
lialkyylisulfonyyliryhmdd, kuten esimerkiksi:
N,N-dimetyyli-N- (2-metoksiheksadekyyli)ammonioasetaatti,
4-/N,N-dimetyyli-N- (2-metoksiheksadekyyli)ammonio/butyraatti,
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N,N-dimetyyli-N-(2-metoksioktadekyyli)ammoniocasetaatti,
4~/N,N-dimetyyli-N-(2-metoksioktadekyyli)ammonio/buty-
raatti,
N,N~-dimetyyli-N-(2-metoksieikosyyli)ammonioasetaatti,
4-/N,N-dimetyyli-N-(2-metoksieikosyyli)ammonic/butyraatti,
N,N-dimetyyli-N-(2-etoksiheksadekyyli)ammonioasetaatti,
4—Lﬁ,N—dimetyyli—N—(2-etoksiheksadekyyli)ammoniq7butyraatti,
N,N-dimetyyli-N-(2-etoksioktadekyyli) ammonioasetaatti,
4-/N,N-dimetyyli-N-(2-etoksioktadekyyli)ammonio/butyraatti,
N,N-dimetyyli-N-(2-etoksieikosyyli)ammonioasetaatti,
4-LN,N—dimetyyli-N—(2—etoksieikosyyli)ammonig7butyraatti,
N-(2-allyylioksioktadekyyli)-N,N-dimetyyliammoniocasetaatti,
4—[&—(2—allyylioksioktadekyyli)-N,N—dimetyyliammonié7buty—
raatti,
N-(2-heksadekyylioksioktadekyyli)-N,N~dimetyyliammonioase=-
taatti,

4-/N- (2-heksadekyylioksioktadekyyli)-N,N-dimetyyliammonig/~
butyraatti,

N- (2-bentsyylioksioktadekyyli)-N,N-dimetyyliammoniocasetaatti,
4-/N~-(2-bentsyylioksioktadekyyli)-N,N-dimetyyliammonic/buty-
raatti,

N- (2-asetoksiheksadekyyli)-N,N-dimetyyliammonioasetaatti,
3-/N-(2-asetoksiheksadekyyli) -N,N-dimetyyliammonid/propio-
naatti,
4—[&—(2—asetoksiheksadekyyli)-N,N-dimetyyliammonig7butyraatti,
S—Lﬁ—(2—asetoksiheksadekyyli)—N,N—dimetyyliammonig7pentano-
aatti,
6-1&-(2—asetoksiheksadekyyli)—N,N—dimetyyliammonig7heksano-
aatti,
N-(2-asetoksioktadekyyli)-N,N-dimetyyliammonioasetaatti,
3-/N-(2-asetoksioktadekyyli) -N,N-dimetyyliammonio/propio-
naatti,
4—[&—(2-asetoksioktadekyyli)—N,N-dimetyyliammonig7butyraatti,
S—Zﬁ—(2—asetoksi0ktadekyyli)—N,N—dimetyyliammoni97penta—

noaatti,
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6-/N- (2~asetoksioktadekyyli)-N,N-dimetyyliammonio/heksa-
noaatti,

N-(2-asetoksieikosyyli) -N,N-dimetyyliammonioasetaatti,
B—Zﬁ—(2—asetoksieikosyyli)—N,N—dimetyyliammonig7propio—
naatti,
4ﬁ[N—(2—asetoksieikosyyli)—N,N-dimetyyliammonig7buty—
raatti,
S-Zﬁ—(Z—asetoksieikosyyli)—N,N—dimetyyliammonié7pentano—
aatti,
6—[&—(2—asetoksieikosyyli)—N,N—dimetyyliammonig7heksano—
aatti,
N,N~-dimetyyli-N-(2-propionyylioksiheksadekyyli)ammonio-
asetaatti,
3—[&,N-dimetyyli—N—(2—propionyylioksiheksadekyyli)ammonié7—
propionaatti,
4-[&,N-dimetyyli—N—(2-propionyylioksiheksadekyyli)ammonig71
butyraatti,
S—ZE,N—dimetyyli-N—(2-propionyylioksiheksadekyyli)ammonié7—
pentanocaatti, ,
6-£ﬁ,N—dimetyyli—N—(2—propionyylioksiheksadekyyli)ammonig7—
heksanocaatti,
N,N~dimetyyli-N-(2-propionyylioksioktadekyyli)ammoniocase-
taatti,
3—[ﬁ,N—dimetyyli—N—(2—propionyylioksioktadekyyli)ammoni97—
propionaatti,
4-Zﬁ,N—dimetyyli—N—(2-pr0pionyylioksioktadekyyli)ammoniq7—
butyraatti,
S-ZE,N—dimetyyli—N—(2-propionyylioksioktadekyyli)ammonig?—
pentanoaatti,

6-/N,N-dimetyyli-N- (2-propionyylioksioktadekyyli)ammonio/~
heksanoaatti,
N,N-dimetyyli-N-(2-propionyylioksieikosyyli)ammonioasetaat-
ti,
3-/N,N-dimetyyli-N-(2-propionyylioksieikosyyli)ammonio/pro-

pionaatti,
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4-[@,N—dimetyyli—N—(2—propionyylioksieikosyyli)ammonié7-
butyraatti,
S—Zﬁ,N-dimetyyli—N-(2—propionyylioksieikosyyli)ammoniq7F
pentancaatti,
6—[&,N—dimetyyli—N—(2—propionyylioksieikosyyli)ammonig7—
heksanoaatti,
N,N—dimetyyli—N—(2—palmitoyylioksiheksadekyyli)ammonio—
asetaatti,
4—Zﬁ,N—dimetyyli-N—(2—palmitoyylioksiheksadekyyli)ammonig7—

butyraatti,
N,N-dimetyyli-N-(2-palmitoyylioksioktadekyyli)ammonioase-
taatti,
4—Zﬁ,N—dimetyyli—N—(2—palmitoyylioksioktadekyyli)ammoniq7—
butyraatti,
N,N-dimetyyli-N-(2-palmitoyyliocksieikosyyli)ammonioase-
taatti,
4jZE,N—dimetyyli—N—(2—palmitoyylioksieikosyyli)ammonié?-
butyraatti,
N,N-dimetyyli-N-(2-stearyylioksiheksadekyyli)ammonioase~-
taatti,

4—Zﬁ,N—dimetyyli—N—(2—stearyylioksiheksadekyyli)ammoni97—
butyraatti,
N,N-dimetyyli-N-(2-stearyylioksioktedekyyli)ammonioase~-
taatti,
4-[ﬁ,N-dimetyyli-N—(2-stearyylioksioktadekyyli)ammonig?-
butyraatti,
N,N-dimetyyli-N-(2-stearyylioksieikosyyli)ammonioasetaatti,
4—[ﬁ,N—dimetyyli-N—(2—stearyylioksieikosyyli)ammonig7buty-
raatti,
N,N-dimetyyli-N-(2-oleyylioksiheksadekyyli)ammonioasetaatti,
4—Zﬁ,N—dimetyyli—N—(2—oleyylioksiheksadekyyli)ammonig7bu—
tyraatti, |
N,N-dimetyyli-N-(2-oleyylioksioktadekyyli)ammoniocasetaatti,
4-/N,N-dimetyyli-N-(2-oleyylioksioktadekyyli)ammonic/buty-
raatti,
N,N-dimetyyli~N-(2-oleyylioksieikosyyli)ammonioasetaatti,
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4—[N,N—dimetyyli-N-(2—oleyylioksieikosyyli)ammonig7buty-
raatti,
N,N-dimetyyli-N~(2-linolyylioksiheksadekyyli)ammonioase~-
taatti,
4—[N,N—dimetyyli-N—(2—linolyylioksiheksadekyyli)ammonig7-
butyraatti,

N,N-dimetyyli-N-(2-linolyylioksioktadekyyli) ammoniocasetaatti,
4—[ﬁ,N-dimetyyli—N—(2—linolyylioksioktadekyyli)ammoniq7bu—
-yraatti,
N,N-dimetyyli-N-(2-linolyylioksieikosyyli)ammonioasetaatti,
4—[ﬁ,N—dimetyyli—N—(2—linolyylioksieikosyyli)ammonig?buty—
raatti,
4-/N-(2-bentsoyylioksioktadekyyli)-N,N-dimetyyliammonid/bu-
tyraatti,
4—Zﬁ—(2—bentsyylioksikarbonyylioksioktadekyyli)-N,N—dime-
tyyliammonio/butyraatti,
4—[&,N—dimetyyli—N—(2—metoksikarbonyylioksioktadekyyli)—
ammonio/butyraatti,
4—[ﬁ,N—dimetyyli—N—(2—etoksikarbonyylioksioktadekyyli)ammo—
ni97butyraatti,
4-/N,N-dimetyyli-N-(2-oleyylioksikarbonyylioksioktadekyyli) -
ammoniog/butyraatti,
N,N-dimetyyli-N-(2-metyylikarbamoyylioksiheksadekyyli)ammo-
nioasetaatti,
4—ZN,N-dimetyyli—N—(2—metyylikarbamoyylioksiheksadekyyli)-
ammonio/butyraatti,
N,N-dimetyyli-N-(2-metyylikarbamoyylioksioktadekyyli)ammo-
nioasetaatti,

4-/N,N-dimetyyli-N- (2-metyylikarbamoyylioksioktadekyyli) =~
ammonio/butyraatti,
N,N-dimetyyli-N-(2~-metyylikarbamoyyliocksieikosyyli)ammo-
nioasetaatti,
4—Zﬁ,N—dimetyyli-N—(2—metyylikarbamoyylioksieikosyyli)ammo—
nio/butyraatti,
N,N-dimetyyli-N-(2-etyylikarbamoyylioksiheksadekyyli) ammo—

niocasetaatti,



10

15

20

30

35

21

4—Lﬁ,N—dimetyyli—N—(2—etyylikarbamoyylioksiheksadekyyli)—
ammonio/butyraatti,
N,N-dimetyyli-N-(2-etyylikarbamoyyliocksioktadekyyli)ammo-
nioasetaatti,
4-/N,N-dimetyyli-N-(2-etyylikarbamoyylioksioktadekyyli)-
ammonig7butyraatti,
N,N-dimetyyli-N-(2-etyylikarbamoyylioksieikosyyli)ammonio=
asetaatti,
4—Zﬁ,N—dimetyyli—N—(2—etyylikarbamoyylioksieikosyyli)ammo—
nio7butyraatti,
4—2&—(2—allyylikarbamoyylioksioktadekyyli—N,N—dimetyyli)—
ammonio/butyraatti,
45[§,N—dimetyyli-N-(2—dimetyylikarbamoyylioksioktadekyyli)-
ammonioc/butyraatti,
4—[&—(2—bentsyylikarbamoyylioksioktadekyyli—N,N—dimetyy—
li)ammoni§7butyraatti,
4-[ﬁ,N—dimetyyli-N—(2—heksadekyylikarbamoyylioksioktade—
kyyli)ammonic/butyraatti,
4-/N,N-dimetyyli-N-(2-fenyylikarbamoyylioksioktadekyyli)-
ammonio/butyraatti,
4—[ﬁ,N—dimetyyli—N—(2—metyylitiokarbamoyylioksioktadekyy—
1i) ammonio/butyraatti,
4—Lﬁ,N-dimetyyli—N—(2—etyylitiokarbamoyylioksioktadekyyli)—
ammonio/butyraatti,
4—[&,N—dimetyyli—N—(2—fenyylitiokarbamoyylioksioktadekyy—
l1i)ammonio/butyraatti,
4—Zﬁ—(2—bentsyylitiokarbamoyylioksioktadekyyli—N,N—di—
metyyli)ammonio/butyraatti,

4~ /N,N-dimetyyli-N~- (2-metyylisulfonyylioksioktadekyyli)am~
monid/butyraatti,
4-/N,N-dimetyyli-N-(2~p-tolyylisulfonyylioksioktadekyyli)-
ammonic/butyraatti,

4-/N- (2-bentsyylisulfonyylioksioktadekyyli)-N,N-dimetyyli-
ammonio/butyraatti,
4-/N-(2-allyylisulfonyylioksioktadekyyli)-N,N-dimetyyli-

ammonio/butyraatti.
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Keksinndn mukaisiin yhdisteisiin kuuluvat analogi-
sesti edelld mainittujen kaavan I mukaisten yhdisteiden
kanssa myds sellaiset kaavan II mukaiset yhdisteet, joissa
R8 on vetyatomi, 1-6 hiiliatomia sis&dltdvd@ alkyyliryhmd,
kuten esimerkiksi metyyli, etyyli, propyyli, isopropyyli,
butyyli, pentyyli, heksyyli, ja X on epdorgaanisen tai
orgaanisen, yksi- tai useampiemdksisen hapon happoanioni,
kuten esimerkiksi kloridi, sulfaatti, fosfaatti, asetaatti,
sukkinaatti, laktaatti, maleaatti, malonaatti, sitraatti,
fumaraatti. Esimerkkejd kaavan II mukaisista yhdisteistéd
ovat:
N,N-dimetyyli-N-3-etoksikarbonyylipropyyli-N-2-metyyli-
karbamoyylioksioktadekyyliammoniumkloridi,
bis-(N,N-dimetyyli-N-5-isopropoksikarbonyylipentyyli-N-
2-metoksieikosyyliammonium)sulfaatti,
N-etoksikarbonyylimetyyli=-N-metyyli-N-2-metoksioktadekyyli-
ammoniumfumaraatti. ’

Kaavan II mukaisia yhdisteitd valmistetaan siten,

ettd epoksidit, joilla on yleinen kaava IIT

rl
|

2

R -ll:\o (IIT)
yd

H,C

jossa Rl ja R2 tarkoittavat samaa kuin kaavojen I ja II yh-
teydessd on esitetty, saatetaan reagoimaan amiinien kanssa,

joilla on kaava IV

'§NH (IV)

> tarkoittavat samaa kuin kaavojen I ja II

jossa R4 ja R
yhteydessid on esitetty, orgaanisessa tai orgaanista liuo-
tinta ja vettd sisdltdvissd liuotinsysteemeissd, edulli-

sesti metanolissa tai etanolissa, mahdollisesti paineen
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alaisena ﬁﬁ,—aminoalkoholeiksi, joilla on kaava V

1

R
2 |
R -?-OH 4
R

\Rs

jossa Rl, R2, R4 ja R5 tarkoittavat samaa kuin kaavojen
I ja IT yhteydessd on esitetty, ja nditd kdsitelld&n alky-

lointiaineella, jolla on kaava VI

6

Y-(CH,) -C-(CH,) -COOR® (IV)

Z)m

D =y =20

7
jossa R6, R7, R8, m ja n tarkoittavat samaa kuin kaavojen
I ja II yhteydessd on esitetty ja Y tarkoittaa kloori-, -
bromi- tai jodiatomia tai niiden kaltaista poistuvaa ryh-
midd, inertissd orgaanisessa liuottimessa, kuten esimerkik-
si asetonitriilissd tai asetonissa, ldmpdtila-alueella huo-
neenldmmdstd palautustislausl&mpdtilaan, jolloin muodostuu
kaavan II mukaisia yhdisteitd, joissa R3 on vety.

Kaavan III mukaisina ldhtdaineyhdisteind tulevat
kysymykseen:
1, 2~epoksidodekaani, 1,2-epoksitridekaani, 1,2-epoksitetra-
dekaani, 1,2-epoksipentadekaani, 1l,2-epoksiheksadekaani,
1,2-epoksiheptadekaani, 1,2-epoksioktadekaani, 1,2-epoksi-
nonadekaani, 1,2-epoksieikosaani, 1,2-epoksiheneikosaani,
1,2-epoksidokosaani, 2-metyyli-1,2-epoksidodekaani, Z2-metyy-
li-1,2-epoksitridekaani, 2-metyyli-1,2-epoksitetradekaani,
2-metyyli-1,2-epoksipentadekaani, 2-metyyli-1,2-epoksihek=~
sadekaani, 2-metyyli-1l,2-epoksiheptadekaani, 2-metyyli-1,2-
epoksioktadekaani, 2-metyyli-1l,2-epoksinonadekaani, 2-metyy-
1i-1,2-epoksieikosaani, 2-metyyli-1,2-epoksiheneikosaani,
2-metyyli~1, 2-epoksidokosaani, 1,2-epoksi-2-etyylidodekaani,
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1,2-epoksi“2-etyylitridekaani, 1,2-epoksi-2-etyylitetra-
dekaani, 1,2-epoksi-2-etyylipentadekaani, 1,2-epoksi-2-
etyyliheksadekaani, 1,2-epoksi-2-etyyliheptadekaani, 1,2-
epoksi-2-etyylioktadekaani, 1,2-epoksi-2-etyylinonadekaa-
ni, 1,2-epoksi-2-etyylieikosaani, 1,2-epoksi-2-etyylihenei-
kosaani, 1,2-epoksi-2-etyylidokosaani, 1,2-epoksi-2-propyy-
lidodekaani, 1,2-epoksi-2-propyylitridekaani, 1,2-epoksi-
2-propyylitetradekaani, 1,2-epoksi-2-propyylipentadekaani,
1,2-epoksi-2-propyyliheksadekaani, 1,2-epoksi-2-propyyli-
heptadekaani, 1,2-epoksi-2-propyylioktadekaani, 1,2-epoksi-
2-propyylinonadekaani, 1,2-epoksi-2-propyylieikosaani, 1,2-
epoksi-2-propyyliheneikosaani, 1,2-epoksi-2-propyylidoko-
saani, 2-butyyli-1,2-epoksidodekaani, 2-butyyli-1,2-epoksi-
tridekaani, 2-butyyli-1,2-epoksitetradekaani, 2-butyyli-
1,2-epoksipentadekaani, 2-butyyli-1,2-epoksiheksadekaani,
2-butyyli-1,2-epoksiheptadekaani, 2-butyyli-1l,2-epoksiok-
tadekaani, 2-butyyli-1,2-epoksinonadekaani, 2-butyyli-1,2-
epoksieikosaani, 2-butyyli-1,2-epoksiheneikosaani, 2-bu-
tyyli-1,2-epoksidokosaani.

Kaavan IV mukaisina l&httaineyhdisteind tulevat
kysymykseen esimerkiksi:
metyyliamiini, etyyliamiini, propyyliamiini, isopropyyli-
amiini, butyyliamiini, aniliini, bentsyyliamiini, dimetyyli-
amiini, dietyyliamiini, dipropyyliamiini, dibutyyliamiini,
N-metyylietyyliamiini, N-metyylipropyyliamiini, N-metyyli-
butyyliamiini, N-metyylianiliini, N-metyylibentsyyliamiini,
N-etyylipropyyliamiini, N-etyyli-isopropyyliamiini, N-etyy-
libutyyliamiini, N-etyylianiliini, N-etyylibentsyyliamiini,
N-isopropyylipropyyliamiini, N-propyylibutyyliamiini, N-
propyylianiliini, N-propyylibentsyyliamiini, N-butyyli-
aniliini, N-butyylibentsyyliamiini.

Kaavan VI mukaisina alkylointiaineina tulevat kysy-
mykseen esim. seuraavien happojen metyyli-, etyyli-, propyy-
li-, isopropyyli-, butyyli-, pentyyli-, heksyyliesterit:
Kloorietikkahappo, bromietikkahappo, 2-klooripropionihappo,
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2-bromipropionihappo, 3-klooripropionihappo, 3-bromipropio-
nihappo, 2-kloorivoihappo, 2-bromivoihappo, 4-kloorivoihap-
po, 4-bromivoihappo, Z2-kloorivaleriaanahappo, 2-bromivaleri-
aarahappo, 5-kloorivaleriaanahappo, 5-bromivaleriaanahappo,
2-kloorikapronihappo, 2-bromikapronihappo, 6-kloorikapro-
nihappo, 6-bromikapronihappo, 7-kloori-n-pehtaanihappo, 7-
bromi-n-heptaanihappo, 8-kloorikapryylihappo, 8-bromikap-
ryylihappo, 9-klooripelargonihappo, 9-bromipalargonihappo,
10-kloorikapriinihappo, lQ-bromikapriinihappo, ll-klooriun-
dekaanihappo, ll~bromiundekaanihappo, l2-klooridodekaani-
nappo, l2-bromidodekaanihappo, 2-kloori-3-metyylivoihappo,
2-bromi-3-metyylivoihappo, 2-kloori~-4-metyylivaleriaana-
nappo, 2-bromi-4-metyylivaleriaanahappo, 2-kloori-3-metyyli-
valeriaanahappo, 2-bromi-3-metyylivaleriaanahappo, 2-kloori-
2-fenyylipropionihappo, 2-bromi-2-fenyylipropionihappo,
2-kloori-3-fenyylipropionihappo, 2-bromi-3-fenyylipropioni-
happo, 2-kloori-2-~fenyylietikkahappo, 2~bromi-2-fenyyli-
etikkahappo, 2-kloori-4-metyylitiovoihappo, 2-bromi-4-
metyylitiovoihappo, 3-kloori-2-metyylipropionihappo, 3-bro-
mi-2-metyylipropionihappo, 4-kloori-2-metyylivoihappo,
4-bromi-2-metyylivoihappo, 5-kloori-2-metyylivaleriaana-
happo, 5-~bromi-2-metyylivaleriaanahappo, 6-kloori-2-metyyli-
kapronihappo, 6-bromi-2-metyylikapronihappo, 7-kloori-2-me-
tyyli-n-heptaanihappo, 7-bromi-2-metyyli-n-~heptaanihappo,
8-kloori-2-metyylikapryylihappo, 8-bromi-2-metyylikapryy-
lihappo, 9-kloori-2-metyylipelargonihappo, 9-bromi-2-metyy-
lipelargonihappo, l0-kloori-2-metyylikapriinihappo, 10-bro-
mi-2-metyylikapriinihappo, ll-kloori-2-metyyliundekaani-
happo, ll-bromi-2-metyyliundekaanihappo, 1l2-kloori-Z2-me-
tyylidodekaanihappo, l2-bromi-2-metyylidodekaanihappo,
3-kloori-2,2-dimetyylipropionihappo, 3-bromi-2,2-dimetyy-
lipropionihappo, 4-kloori-2,2-dimetyylivoihappo, 4-bromi-
2,2-dimetyylivoihappo, S5-kloori-2,2-dimetyylivaleriaana-
happo, 5-bromi-2,2-dimetyylivaleriaanahappo, 6-kloori-2,2-

dimetyylikapronihappo, 6-bromi-2,2-dimetyylikapronihappo,
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7-kloori—2{§-dimetyyli-n—heptaanihappo, 7-bromi-2, 2-dime~
tyyli-n-heptaanihappo, 8-kloori-2,2-dimetyylikapryylihap-
po, 8-bromi-2,2-dimetyylikapryylihappo, 9-kloori-2,2-di-
metyylipelargonihappo, 9-bromi-2,2-dimetyylipelargonihappo,
10-kloori-2,2-dimetyylikapriinihappo, 1l0-bromi-2,2-dimetyy-
likapriinihappo, ll-kloori-2,2-dimetyyliundekaanihappo,
ll-bromi~-2, 2-dimetyyliundekaanihappo, 1l2-kloori-2,2-di-
metyylidodekaanihappo, 1l2-bromi-2,2-dimetyylidodekaanihappo.
Kaavan II mukaisia yhdisteitd voidaan valmistaa myds
siten, ettd yleisen kaavan III mukaiset epoksidit saatetaan
reagoimaan aminokarboksyylihappoesterien kanssa, joilla on

yleinen kaava VII

R4 $6

. -C. - 8 (VII)
>N (CH,) |c (CH,)  ~COOR
R R’

jossa R4, RS, R6, R7, R8, m ja n tarkoittavat samaa kuin

kaavojen I ja II yhteydessid on esitetty, orgaanisessa tai
orgaanista liuotinta ja vettd sisd@ltdvdssd liuotinsystee-
missd, edullisesti metanolissa tai etanolissa, mahdolli-
sesti paineen alaisena ja sen jédlkeen kdsitellddn kaavan
HX mukaisella hapolla, jonka anionilla X on kaavan II
yhteydessd annettu merkitys.

Kaavan VII mukaisina ldhttaineyhdisteind tulevat
kysymykseen esimerkiksi seuraavien happojen metyyli-, etyy-
li-, vropyyli-, isopropyyli-, butyyli-, pentyyli- ja heksyy-
liesterit:
aminoetikkahappo, 2-aminopropionihappo, 3-aminopropionihap-
po, 2-aminovoihappo, 4-aminovoihappo, 2~aminovaleriaana-
happo, 5-aminovaleriaanahappo, 2-aminokapronihappo, 6-ami-
nokapronihappo, 2-amino-n-heptaanihappo, 7-amino-n-heptaa-
nihappo, 2-aminokapryylihappo, 8-aminokapryylihappo, 2-

aminopelargonihappo, 9-aminopelargonihappo, 2-aminokaprii-
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nihappo, Iﬁiaminokapriinihappo, 2-aminoundekaanihappo,
ll~aminoundekaanihappo, 2-aminododekaanihappo, 1l2-amino-
dodekaanihappo, valiini, leusiini, isoleusiini, fenyyliala-
niini, metioniini, 2-amino-2-fenyylipropionihappo, 2-ami-
no-2-fenyylietikkahappo, 3-amino-2-metyylipropionihappo,
4-amino-2-metyylivoihappo, 5-amino-2-metyylivaleriaana-
happo, 6é-amino-2-metyylikapronihappo, 7-amino-2-metyyli-n-
heptaanihappo, 8-amino-2-metyylikapryylihappo, 9-amino-2-
metyylipelargonihappo, lO-amino-2-metyylikapriinihappo,
ll-amino-2-metyyliundekaanihappo, l2-amino-2-metyylidode-
kaanihappo, 3-amino-2,2-dimetyylipropionihappo, 4-amino-
2,2-dimetyylivoihappo, 5-amino-2,2-dimetyylivaleriaana-
happo, 6é-amino-2,2-dimetyylikapronihappo, 7-amino-2,2-di-
metyyli-n-heptaanihappo, 8-amino-2,2-dimetyylikapryylihap-
po, 9-amino-2,2-dimetyylipelargonihappo, 1l0-amino-2,2-di-
metyylikapriinihappo, ll-amino-2,2-dimetyyliundekaanihappo,
12-amino-2,2~-dimetyylidodekaanihappo; sekd mainittujen es-
terien N-metyyli-, N-etyyli-, N-propyyli-, N-isopropyyli-,
N-butyyli-, N-fenyyli- ja N-bentsyylijohdannaiset.

Kaavojen I ja II mukaisia yhdisteitd, joissa R3 on
muu kuin vety, valmistetaan siten, ettd kaavojen I ja II
mukaiset yhdisteet, joissa R3 on vety, ja R4 ja R5 ovat
muu kuin vety, saatetaan reagoimaan alkylointiaineiden kans-

sa tal asylointiaineiden, joilla on kaava VIII,

7-R> (VIII)

jossa R3 tarkoittaa samaa kuin kaavojen I ja II yhteydessa
on esitetty (vetyd lukuunottamatta) ja Z tarkoittaa halo-
geeniatomia, tosyylioksi- tai asyylioksiryhmdd tai niiden
kaltaista poistuvaa ryhmdd, sellaisinaan tai inertissd or-
gaanisessa liuottimessa, mahdollisesti paineen alaisena ja
kdyttden mukana apuemdstd, joka sopii yhteen asylointi-
aineen tai alkylointiaineen ja ryhmdn R8 kanssa, jolloin

asylointiaineina tulevat tarkoituksenmukaisesti kysymykseen
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~

myds orgaaniset isosyanaatit tai isotiosyanaatit, joilla

on kaava IX tai X

rT_N=C=0 r1L_N=C=5
(IX) (X)
11

joissa R tarkoittaa samaa kuin kaavojen I ja II yhtey-
dessd on esitetty.

Kaavan VIII mukaisina alkylointiaineina voidaan
kdyttdd esimerkiksi seuraavia:
diatsometaani, dimetyylisulfaatti, kloorimetaani, bromi-
metaani, jodimetaani, kloorietaani, bromietaani, jodietaa-
ni, Klooripropaani, bromipropaani, jodipropaani, allyyli-
kloridi, allyylibromidi, klooributaani, bromibutaani, jodi-
butaani, klooripentaani, bromipentaani, jodipentaani,
klooriheksaani, bromiheksaani, jodiheksaani, 6-bromi-1-
hekseeni, klooriheptaani, bromiheptaani, jodiheptaani,
kloorioktaani, bromioktaani, jodioktaani, p-tolueenisulfo-
nihapon oktyyliesteri, kloorinonaani, brominonaani, jodino-
naani, klooridekaani, bromidekaani, jodidekaani, p-toluee-
nisulfonihapon dekyyliesteri, klooriundekaani, bromiunde-
kaani, jodiundekaani, klooridodekaani, bromidodekaani, jo-
didodekaani, p-tolueenisulfonihapon dodekyyliesteri, kloo-
ritridekaani, bromitridekaani, joditridekaani, klooritetra-
dekaani, bromitetradekaani, joditetradekaani, p-tolueeni-
sulfonihapon tetradekyyliesteri, klooripentadekaani, bromi-
pentadekaani, jodipentadekaani, klooriheksadekaani, bromi-
heksadekaani, jodiheksadekaani, p-tolueenisulfonihapon hek-
sadekyyliesteri, metaanisulfonihapon heksadekyyliesteri,
klooriheptadekaani, bromiheptadekaani, Jjodiheptadekaani,
kloorioktadekaanin, bromioktadekaani, jodioktadekaani, p-
tolueenisulfonihapon oktadekyyliesteri, l-kloori-9-cktade-
keeni, l-bromi-9-cktadekeeni, l-jodi-9%-oktadekeeni, kloori-
nonadekaani, brominonadekaani, jodinonadekaani, kloorieiko-—

saani, bromieikosaani, jodieikosaani, p-tolueenisulfoniha-
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pon eikosyyliesteri, bentsyylikloridi, bentsyylibromidi,
3-klooripropyylibentseeni, 3-bromipropyylibentseeni, 3-jo-
dipropyylibentseeni, 4-klooributyylibentseeni, 4-bromibutyy-
libentseeni, 4-jodibutyylibentseeni, n-tolueenisulfoniha-
pon 4-fenyylibutyyliesteri; jolloin kloori- ja bromiyhdis-
teitd kdytetddn tarkoituksenmukaisesti alkalijodidien, var-
sinkin natriumjodidin l&sndollessa.

Kaavan VIII mukaisina asylointiaineina tulevat ky-
symykseen esimerkiksi seuraavat happokloridit ja =-anhydri-
dit:
etikkahappokloridi, -anhydridi, propionihappokloridi, =-an-—
hydridi, voihappokloridi, =~anhydridi, valeriaanahappoklori-
di, -anhydridi, isovaleriaanahappokloridi, -anhydridi, kap-
ronihappokloridi, —-anhydridi, n-heptaanihappokloridi, -an-
hydridi, kapryylihappokloridi, =anhydridi, pelargonihappo-
kloridi, -anhydridi, kapriinihappokloridi, -anhydridi, unde-
kaanihappokloridi, —anhydridi, dodekaanihappokloridi, -an-
hydridi, tridek-anihappokloridi, -anhydridi, tetradekaani-
happokloridi, -anhydridi, pentadekaanihappokloridi, -anhyd-
ridi, heksadekaanihappokloridi, =-anhydridi, heptadekaani-
happokloridi, -anhydridi, oktadekaanihappokloridi, -anhyd-
ridi, 6ljyhappokloridi, -anhydridi, liholihappokloridi, -an-
hydridi, nonadekaanihappokloridi, —-anhydridi, eikosaanihap-~
pokloridi, -anhydridi, bentsoehappokloridi, 4-klooribentsoe-
happokloridi, 3,4-dimetoksibentsoehappokloridi, fenyylietik-
kahappokloridi, 3-fenyylipropionihappokloridi, 4-fenyylivoi-
nappokloridi, kloorimuurahaishapon metyyliesteri, kloori-
muurahaishapon etyyliesteri, kloorimuurahaishapon isopropyy-
liesteri, kloorimuurahaishapon allyyliesteri, kloorimuura-
haishapon butyyliesteri, kloorimuurahaishapon pentyylieste-
ri, kloorimuurahaishapon heksyyliesteri, kloorimuurahais-—
hapon heptyyliesteri, kloorimuurahaishapon oktyyliesteri,
kloorimuurahaishapon nonyyliesteri, kloorimuurahaishapon
dekyyliesteri, kloorimuurahaishapon undekyyliesteri, kloo-

rimuurahaishapon dodekyyliesteri, kloorimuurahaishapon tri-
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dekyyliesteri, kloorimuurahaishapon tetradekyyliesteri,
kloorimuurahaishapon pentadekyyliesteri, kloorimuurahais-
hapon heksadekyyliesteri, kloorimuurahaishapon heptadekyy-
liesteri, kloorimuurahaishapon oktadekyyliesteri, kloori-
muurahaishapon oleyyliesteri, kloorimuurahaishapon lino-
lyyliesteri, kloorimuurahaishapon nonadekyyliesteri, kloo-
rimuurahaishapon eikosyyliesteri, kloorimuurahaishapon
bentsyyliesteri, metaanisulfonihappokloridi, etaanisulfoni-
happoklecridi, propaanisulfonihappokloridi, allyylisulfoni-
happokloridi, butaanisulfonihappokloridi, p-tolueenisulfo-
nihappokloridi, fenyylimetaanisulfonihappokloridi, dimetyy-
likarbamidinappokloridi, etyylimetyylikarbamidihappoklo-
ridi, dietyylikarbamidihappokloridi.

Kaavojen IX ja X mukaisina asylointiaineina tulevat
kysymykseen esimerkiksi:
metyyli-isosyanaatti, metyyli-isotiosyanaatti, etyyli-
isosyanaatti, etyyli-isotiosyanaatti, propyyli-isosyanaat-
ti, propyyli-isotiosyanaatti, allyyli-isosyanaatti, allyy-
li-isotiosyanaatti, butyyli-isosyanaatti, pentyyli-iso-
syanaatti, heksyyli-isosyanaatti, heptyyli-isosyanaatti,
oktyyli-isosyanaatti, nonyyli-isosyanaatti, dekyyli-iso-
syanaatti, undekyyli-isosyanaatti, tridekyyli-isosyanaatti,
tetradekyyli-isosyanaatti, pentadekyyli-isosyanaatti, hek-
sadekyyli-isosyanaatti, heptadekyyli-isosyanaatti, oktade-
kyyli-isosyanaatti, oleyyli-isosyanaatti, linolyyli-isosya-
naatti, nonadekyyli-isosyanaatti, eikosyyli-isosyanaatti,
fenyyli-isosyanaatti, 4-kloorifenyyli-isosyanaatti, fenyy-
li-isotiosyanaatti, bentsyyli-isosyanaatti.

Kaavan I mukaisia yhdisteitd valmistetaan siten,
ettd kaavan II mukaiset yhdisteet, Jjoissa R8 on alkyyli,
muutetaan tavanomaiseen tapaan, esimerkiksi reaktiolla
natrium- tai kaliumhydroksidin kanssa reaktiovdliaineissa,
jotka ovat vettd, veden ja orgaanisten aineiden seoksia tai
orgaanisia aineita, vastaaviksi kaavan II mukaisiksi alka-

lisuoloiksi (R8 = alkali) ja sen jdlkeen tehtdvdn mine-
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raalilisdyksen avulla kaavan I mukaisiksi betaiineiksi,
jolloin ryhmén R3 ollessa alkalihydroksidin suhteen sta-
biili ryhmd se on identtinen kaavoissa I ja II, kun taas
ryhmdn R3 sisdltdessd hydrolysoituvan ryhméin R3 kaavassa
I on vetyatomi.

Kaavan ITI mukaisia yhdisteitd voidaan valmistaa
my®s siten, ettd kaavan V (jossa R4 ja R5 ovat muu kuin
vety) mukaiset yhdisteet saatetaan reagoimaan kaavan VIII
mukaisten asylointiaineiden kanssa sellaisinaan tai iner-
tissd orgaanisessa liuottimessa mahdollisesti kdyttden mu-
kana apuemdstd, jolloin tarkoituksenmukaisesti myés kaavo-~
jen IX ja X mukaiset isosyanaatit tai isotiosyanaatit tu-
levat kysymykseen asylointiaineina, ja muodostuneita yh-

disteitd, joilla on kaava XI

.

f
Rz-g-o-R3 (XT
HZC-NRqu

jossa Rl, R2, R3, R4 ja R5 tarkoittavat samaa kuin kaa-

van II yhteydessd on esitetty, kdsitellddn kaavan VI mukai-
sella alkylointiaineella inertissd orgaanisessa liuottimes-
sa.

Esilld oleva keksintd koskee myts farmaseuttisia
valmisteita, jotka sisdltédvadt yleisten kaavojen I ja II mu-
kaisia N-(2-hydroksialkyyli)aminchappoja ja niiden johdan-
naisia.

Keksinnén mukaisten farmaseuttisten valmisteiden
kohdalla ovat kysymyksessd enteraaliseen samoin kuin oraa-
liseen tai rektaaliseen sekd parenteraaliseen antoon tarkoi-
tetut valmisteet jotka sis&dltdvat farmaseuttisia tehoainei-
ta yvksin tai yhdessd tavanomaisen, farmaseuttisesti kdyt-
tokelpcisen kantoaineen kanssa. Edullisesti tehoaineen
farmaseuttinen valmistemuoto on yksittdisannoksina, jot-

ka on sovitettu haluttua kdyttttapaa silmdlld pitden, ku-
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ten esimerkiksi tabletteina, rakeina, kapseleina, peré&-
puikkoina, granulaatteina, liuoksina, emulsioina tai sus-
pensioina. Yhdisteiden annostus on tavallisesti alueella
1-1000 mg vuorokaudessa, edullisesti 10-500 mg, ja t&md
mddrd voidaan antaa yhdelld tai useammalla kerralla, edul-
lisesti 2 tai 3 kertaa vuorokaudessa.

Keksinndn mukaisten yhdisteiden valmistusta valais-
taan lihemmin seuraavien esimerkkien avulla. Ilmoitetut
sulamispisteet mddritettiin Buchi-sulamispisteenmddritys-
laitteella ja ne ovat korjaamattomia. IR-spektrit mddri-
tettiin laitteella Nicolet NIC-3600.

Esimerkki 1

O
n e
Z)B_C_OCZHB— Br

CH,CO-0 (?H

v
-HC-CH, -N-
®

3
C16%33

372
5 (CH
N-2~-asetyylioksioktadekyyli~-N,N-dimetyyli-3-etoksi-
arbonyylipropyyliammoniumbromidi
a) l-dimetyyliamino-oktadekan-2-oli
41 g 1,2-epoksioktadekaania liuotetaan 150 ml:aan
tetrahydrofuraania, lis&t&dn 39 ml dimetyyliamiinin 40-
prosenttista vesiliuosta ja sekoitetaan seosta 2 tuntia
60°C:ssa suljetussa astiassa. Reaktioliuos haihdutetaan
tyhjtssid ja jd4nnds puhdistetaan pylviskromatografialla
(silikageeli/kloroformi/metanoli/vesi) .
Saanto: 39,1 g
IR (KBr:ssi): 3450, 1470 cm T.
b) 2-asetyylioksi-1-(N,N-dimetyyliamino)oktadekaani
39 g l-dimetyyliamino=-oktadekan-2-olia ja 27 ml tri-
etyyliamiinia liuotetaan 200 ml:aan absoluuttista kloro-
formia ja lisdtdidn tipoittain 13,2 ml asetyylikloridia 20°C:
ssa. Seosta sekoitetaan 1 tunti, pestddn useita kertoja ve-
dellsd, kuivataan natriumsulfaatilla ja liuvotin haihdute=
taan tyhjiéssid. Jd&nnSs puhdistetaan pylvidskromatografialla

(silikageeli/kloroformi/metanoli) .
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Saanto: 39,5 g, sp 35-36°C

IR (KBr:ssd):

1740 cm ~.

1

c) N-2-asetyylioksioktadekyyli-N,N-dimetyyli-N-3-

etoksikarbonyylipropyyliammoniumbromidi

31,5 g 2-asetyylioksi-1-(N,N-dimetyyliamino)okta-

dekaania ja 17,2 g 4-bromivoihapon etyyliesterid liuote-

taan 200 ml:aan dimetyyliformamidia ja seosta sekoitetaan

8 tuntia 100°C:ssa. Liuotin haihdutetaan tyhjidssd ja

jddnnods puhdistetaan pylvdskromatografialla (silikageeli/-

‘kloroformi/metancli).

Saanto: 38 g, sulamispiste 55-61°C.

IR (KBr:ssd): 1736 cm ~.

1

Vastaava N-2-asetyylioksioktadekyyli-N,N-di-

metyyli-N-3-etoksikarbonyylipropyyliammoniumkloridi val-

mistetaan analogisesti 2-asetyylioksi-1-(N,N-dimetyyliami-

no)oktadekaanista ja 4-kloorivoihapon etyyliesteristd.

" Bsimerkki 2

C16t33

OH
-CH-CH

(CH3)2
-N-(CH

2 o

2) 3

-CO

]
2

4~ (N,N-dimetyyli-N-2-hydroksioktadekyyliammonio)bu-

tyraatti
33 g N-2-asetyylioksioktadekyyli-N,N-dimetyyli-N-3-

etoksikarbonyylipropyyliammoniumbromidia lisdtddn 100 ml:

aan etanolia ja siihen lisdtddn tipoittain liuos, jonka

muodostaa 9,6 g natriumhydroksidia 150 ml:ssa etanoli/vesi-

seosta 2:1 (tilavuus/tilavuus).

Seosta sekoitetaan 24 tun-

tia huoneenldmm&ss&d, sdddetddn pH-arvoon noin 8 25-prosent-
tisella suolahapolla, haihdutetaan kuiviin tyhji&ssad ja

jddnndstd uutetaan kloroformilla. Kloroformiliuos kuiva-

taan magnesiumsulfaatilla ja haihdutetaan. Jddnndstd kei-

tetddn asetonissa,

Saanto: 21,2 g, sp 195-198°cC.
1

IR (KBr:ssd):

3370,

jddhdytetddn ja kuivataan.

1578 cm
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Esimerkki 3

(CH2)2 0
U n e
C16H33—?H-CH2—g—(CH2)3—C—OH Cl
O—COCH3

N-2-asetyylioksioktadekyyli~-N,N-dimetyyli-N-3-hydr-

oksikarbonyylipropyyliammoniumkloridi

2 g 4-(N,N-dimetyyli-N-2-hydroksioktadekyyliammo-
nio)butyraattia liuotetaan 10 ml:aan kloroformia ja lisi-
tddn 1 g etikkahappoanhydridid. Seosta sekoitetaan 48 tun-
tia 4OOC:ssa, asetanhydridiylim&@idréd hydrolysoidaan lis&&d-
mdlld vettd ja pieni mddr& laimeaa suolahappoa, liuotin
haindutetaan tyhjidssd ja jddnnds puhdstetaan pylvédskroma-
tografialla (silikageeli/kloroformi/metanoli/vesi).
Saanto: 1,6 g, sp 184—186OC.

IR (KBr:ssid): 1741, 1720 cm 1

(olka).
" Esimerkki 4
4-(N,N-dimetyyli-N-2-oleyylioksioktadekyyliammonio) -

butyraatti

2 g 4~(N,N-dimetyyli-N-2-hydroksioktadekyyliammo-
nio)butyraattia liuotetaan 20 ml:aan kloroformia ja lisda-
tddn perdkkdin 1 g trietyyliamiinia ja 3 g &ljyhappoklori-
dia. Seosta sekoitetaan 48 tuntia 40°C:ssa, pestddn kyllds-
tetyl1l8 natriumkloridiliuocksella, haihdutetaan kuiviin tyh-
jidssd ja jddnnds puhdistetaan pylvdskromatografialla (si-
likageeli/kloroformi/metanoli).
Saanto: 0,3 g, sp. 102-104°cC.
IR (KBr:ssd): 1731, 1584 cm *.

Esimerkki 5

4- (N,N-dimetyyli-N-2-stearoyylioksioktadekyyliammo-

nio)butyraatti

Analogisesti esimerkin 4 kanssa 2 g:sta 4-(N,N-dime-
tyyli~N~2-hydroksioktadekyyliammonio)butyraattia 20 ml:ssa
kloroformia, 1 g:sta trietyyliamiinia ja 3 g:sta stearyyli-

kloridia.
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Saanto: on/g,‘sp 110-113%C.

IR (KBr:ssi): 1730, 1585 —

Esimerkki 6

N,N-dimetyyli-N-3-hydroksikarbonyylipropyyli-N-2-
metyylikarbamoyylioksioktadekyyliammoniumkloridi
2 g 4-(N,N-dimetyyli-N-2-hydroksioktadekyyliammonio) -
butyraattia liuotetaan 10 ml:aan kloroformia ja lisdtdan
1 ml dimetyyliformamidia sekd 0,57 g metyyli-isosyanaattia.
Seosta sekoitetaan 48 tuntia 4OOC:ssa, lisdtd&n pieni
mddrd laimeaa suclahappoa tipoittain, haihdutetaan liuotin
tyhjidssd ja puhdistetaan jd&nnds pylvdskromatografialla
(silikageeli/kloroformi/metanoli/vesi).
Saanto: Q,9 g, sp 170-172°cC.
TR (KBr:ssi): 1719, 1694 cm 1.
Esimerkki 7
4-/N- (2-hydroksioktadekyyli)-N-metyyliammonio/-

butyraatti

a) l-metyyliamino-oktadekan-2-oli

67 g 1,2-epoksioktadekaania liuotetaan 250 ml:aan
metyyliamiinin 33-painoprosenttista etanoliliuosta ja
liuosta sekoitetaan 6 tuntia 60°C:ssa suljetussa astiassa.
Reaktioliuos haihdutetaan tyhjidssd ja jddnnds uudelleen-
kiteytetddn eetteri/heksaanista.
Saanto: 45,9 g, sulamispiste 84-86°C.

b) N-(2-hydroksioktadekyyli)-N-(3-etoksikarbonyyli-~

propyyli)-N-metyyliammoniumbromidi

25 g l-metyyliamino-oktadekan-2-olia ja 16,2 g 4-bro-
mivoihapon etyyliesterid liuotetaan 160 ml:aan dimetyyliform-
amidia ja seosta sekoitetaan 5 tuntia 60°C:ssa. Liuotin
haihdutetaan tyhjidssd ja jd&nnds puhdistetaan pylvdskroma-
tografialla (silikageeli/kloroformi/metanoli).
Saanto: 22,9 g.

¢) 4-/N-(2-hydroksioktadekyyli)-N-metyyliammoniog/-

butyraatti

22,5 g N=-(2-hydroksioktadekyyli)-N-(3-etoksikarbonyy-

lipropyyli)=N-metyyliammoniumbromidia lis&tddn 100 ml:aan
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etanolia ’fg lisdtddn tipoittain liuos, jonka muodostaa
4,3 g natriumhydroksidia 150 ml:ssa etanoli/vesi-seosta
2:1 (tilavuus/tilavuus). Seosta sekoitetaan 24 tuntia huo-
neenldmmdssd, sdddetddn 25-prosenttisella suolahapolla pH-
arvoon 8,5-9,0, haihdutetaan kuiviin tyhjidssd ja uute-
taan jdanndstd etanolilla. Etanoliliuos haihdutetaan uudel-
leen ja jd&nndstd uutetaan kloroformilla, kloroformiliuos
kuivataan magnesiumsulfaatilla ja poistetaan liuotin. J&&n-
nds pestddn useita kertoja l&mpim&lld asetonilla ja kui-
vataan.
Saanto: 14,7 g, sp 92-95°C
IR (KBr:ssd): 1588 cm-l

Esimerkki 8

N-(2-asetyylioksioktadekyyli)-N~(3-hydroksikarbo-

nyyli)-N-metyyliammoniumkloridi
1,4 g 4-/N-(2~hydroksioktadekyyli)-N-metyyliammonio/-
butyraattia, 1,3 g ioninvaihdinta (Permutit RSP-120, hapan
muoto), 5 ml jddetikkaa ja 5 ml etikkahappoanhydridiid sekoi-
tetaan ja seosta sekoitetaan vield 12 tuntia huoneenldmm&s-
sd. Ioninvaihdin poistetaan suodattamalla, suodokseen 1li-
sdtddn 1 ml 25-prosenttista suolahappoa, haihdutetaan kui-
viin ja jddnn6s puhdistetaan pylvdskromatografialla (silika-
geeli/kloroformi/metanoli).
Saanto: 0,9 g, sp 77-78°C.
IR (KBr:ssa); 1745, 1713 cm L.
Esimerkki 9
4—Zﬁ,N—dimetyyli—N—(2—metoksioktadekyyli)ammoni97—

butyraatti

1,5 g 4-/N,N-dimetyyli-N-(2~hydroksioktadekyyli)~
ammoni97butyraattia liuotetaan 30 ml:aan kuivaa dimetyyli-
formamidia, lisdtddn 2,1 g jauhemaista kaliumhydroksidia
ja 1,1 g metyylijodidia ja liuosta sekoitetaan 12 tuntia
huoneenldmm&ssd. Liuotin poistetaan tyhjidssd, jad&nnds ote-
taan veteen ja sdddetddn laimealla suolahapolla pH arvoon

9-9,5. Liuos haihdutetaan ja jd&dnnostd sekoitetaan kloro-
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formin kaﬂg;a, Kloroformiliuos suodatetaan ja suodos haih-
dutetaan uudelleen. Jdljelle jddvia raakatuote puhdistetaan
pylvadskromatografialla (silikageeli/kloroformi/metanoli)
ja lyofilisoidaan (liuotin:vesi).

Saanto: 0,8 g, sp 132-134°c.
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Patenttivaatimukset:

1. N-(2-hydroksialkyyli)aminohapot ja niiden joh-

dannaiset, joilla on yleinen kaava I tai II

rl
R%-C-0-R3
I
{
-t , - - -
CH=N*~(CHp ) p=C= (CH ) = COO
A5 7
I
gl
R%-C-0-R3
| R6

!
cnz-rlq"-(cnz)m-c—(caz)n-coon8
RS k7 X"

II

joissa R1 on 10-20 hiiliatomia siééltévé alkyyliryhmd;
R2 on vety tai 1-4 hiiliatomia sisdltdvd alkyyliryhm&;
R3 on vety, tyydyttynyt tai tyydyttym&dtdn, haarautumaton
tai haarautunut 1-20 hiiliatomia sisdltdvd alkyyliryhma,

aralkyyliryhmd, jolla on kaava

R9
‘(CHZ)P-@RIO

jossa p on 1-4; -co-r', -coor'!, -co-nr11r'?, -cs-nu-grll

tai —OZS-Rll; R4 ja R5 ovat samat tai erilaiset ja tar-
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koittavat'ﬁgtyé, 1-4 hiiliatomia sisdltdvdd alkyyliryhmidi,
fenyylid tai bentsyylid; R6 ja R7 ovat samat tai erilai-
set ja tarkoittavat vetyd, haarautumatonta tai haarautu-
nutta 1-4 hiiliatomia sisdltdvdd alkyyliryhm33, aralkyyli-

ryhmdd, jolla on kaava

) _R'13
TG
10 13

jossa g on 0-4, tai metyylitioetyyliryhmid, R9, R, R

ja R14 ovat samat tai erilaiset ja tarkoittavat vetyd,
halogeenia, 1-4 hiiliatomia sis&dltdvdi alkyyli- tai alkok-
sirynmdd, trifluorimetyyliryhmdd tai parittain yhdesséa

(% + rY; R'3 + R'%) metyleenidioksiryhmai; R ja RLZ
ovat samat tai erilaiset ja tarkoittavat vetyd, tyydyt-
tynyttd tai tyydyttymdtdntd, haarautumatonta tai haarau-
tunutta, 1-13 hiiliatomia sisdltdvdd alkyyliryhmdd, aral-

kyyliryhm&d, jolla on kaava

R9

jossa r on Q-4, X on epdorgaanisen tai orgaanisen yksi-
tai moniem&ksisen hapon happoanioni ja summa m + n on
kokonaisluku 0-10.

2. Patenttivaatimuksen 1 mukaiset N-(2-hydroksi-
alkyyli)aminohapot ja niiden johdannaiset, joilla on ylei-
nen kaava I tai II, joissa Rl on 10-20 hiiliatomia sisdl-
tdvd alkyyliryhmd, R2 on vety, R3 on vety, tyydyttynyt tai

tyydyttymédtdn, 1-20 hiiliatomia sisdltdvid alkyyliryhmd,
~co-r'1, -coor'?, -co-nr''r1?, -—cs-n-r!! tai —O2S-Rll,
R4 ja R5 ovat samat tai erilaiset ja tarkoittavat vetyd

tai 1-4 hiiliatomia sisdltdvdd alkyyliryhmdd, R® ja R’

tarkoittavat vetyd, R8 tarkoittaa vetyd tai 1-6 hiiliato-

Rll 12

mia sisdltdvdd alkyylirynm&d; ja R ovat samat tai
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erilaiset/g; tarkoittavat vetyd, tyydyttynyttd tai tyydyt-
tymatdntd, 1-19 hiiliatomia sisdlt&dvdid alkyyliryhmdd, fe-
nyylid tai bentsyylid; X on epdorgaanisen tai orgaanisen
vksi- tai moniem&dksisen hapon happoanioni ja summa m + n
on kokonaisluku 0-10.

3. Patenttivaatimuksen 1 mukaiset N-(2-hydroksi-
alkyyli)aminohapot ja niiden johdannaiset, joilla on ylei-
nen kaava I tai II, Jjoissa Rl on 10-20 hiiliatomia sis&dltd-
vad alkyyliryhmd, R2, R3, R6 ja R7 tarkoittavat vetyd; R4
ja R5 tarkoittavat metyylid; R8 on vety tai 1-6 hiiliatomia
sisdltdvd alkyyliryhmi, X on epdorgaanisen tai orgaanisen
vksi- tai moniem&dksisen hapon happoanioni ja summa m + n
on kokonaisluku 0-10.

4., pPatenttivaatimuksen 1 mukaiset N-(2-hydroksi-
alkyyli)aminohapot ja niiden johdannaiset, joilla on ylei-
nen kaava I tai II, joissa Rl on 10-20 hiiliatomia sisal-
tdva alkyyliryhmé; R2, R6 ja R7 tarkoittavat vetyd, R3
—CO—Rll tai —OZS—CH3; R4 ja R5 tarkoittavat metyylid; R8
on vety tai 1-6 hiiliatomia sisdltdvd alkyyliryhmas; Rll on
vety tai tyydyttynyt tai tyydyttymdtdén 1-19 hiiliatomia

sisdltédvid alkyyliryhmd; X on epdorgaanisen tai orgaani-

on

sen, yksi- tai moniemdksisen hapon happoanioni ja summa
m + n on kokonaisluku 0-10.

5. Patenttivaatimuksen 1 mukaiset N-(2-hydroksi-
alkyyli)aminohapot ja niiden johdannaiset, joilla on ylei-
nen kaava I tai II, joissa Rl on 10-20 hiiliatomia sisdl-

tdvad alkyyliryhmd; R2, R6 ja R7 tarkoittavat vetyad; R3

on —COORll, R4 ja R5 tarkoittavat metyylid; R8 on vety
tai 1-6 hiiliatomia sis&dltdva alkyyliryhm&; Rll on vety
tai tyydyttynyt tai tyydyttym&tdn 1-19 hiiliatomia sisdl-
tdvid alkyyliryhmd; X on epidorgaanisen tai orgaanisen
yksi- tal moniemdksisen hapon happoanioni ja summa m + n
on kokonaisluku 0-10.

6. Patenttivaatimuksen 1 mukaiset N-(2-hydroksi-
alkyyli)aminohapot ja niiden johdannaiset, joilla on ylei-

nen kaava I tal II, joissa Rl on 10-20 hiiliatomia sisdl-
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tdvd alkyyliryhmd; R2, R6 ja R7 tarkoittavat vetyd; R3

on —CO—NRllRl2 tai —CS—NH—Rll, R4 ja R5 tarkoittavat me-
tyylid; R8 on vety tai 1-6 hiiliatomia sisdltdvd alkyyli-
ryhm&, Rll on vety, metyyli tai etyyli, R12 on tyydytty-
nyt tai tyydyttymdtdn 1-9 hiiliatomia sis&ltdvd alkyyli-
ryhmd; X on epdorgaanisen tai orgaanisen, yksi- tai moni-
emdksisen hapon happoanioni ja summa m + n on kokonais-
luku 0-14Q.

7. Patenttivaatimuksen 1 mukaiset N=-(2-hydroksi-
alkyyli)aminohapot ja niiden johdannaiset, joilla on ylei-
nen kaava I tai II, joissa Rl on 10-20 hiiliatomia sisdl-
tdvd alkyyliryhmé&; R2 on vety; R3 on vety tai 2-6 hiiliato-
mia sisdltdvd alkanoyyliryhm&; R4 ja R5 tarkoittavat 1-6
hiiliatomia sisdltdvds alkyyliryhmid, R6 ja R7 tarkoitta-
vat vetyd; R8 on vety tai 1-6 hiiliatomia sisdltédvd alkyy-
liryhm&d, m on nolla (eli ryhmd (CH2)m puuttuu) ja n on
kokonaisluku 1-6, erityisesti 1, 2, 3 tai 4.

8. Menetelmd patenttivaatimusten 1-7 mukaisten yh-
disteiden, joilla on kaava I tai II, valmistamiseksi,
tunnettu siitd, etti _

a) kaavan II mukaisten yhdisteiden valmistamiseksi epoksi-
di, jolla on yleinen kaava III,

31
Rz-c.\o
. HZE/ (II1)
jossa Rl ja R2 tarkoittavat samaa kuin kaavojen I ja II
yhteydessd on esitetty, saatetaan reagoimaan amiinin
kanssa, jolla on kaava IV,

R4

N

R

jossa R4 ja R5 tarkoittavat samaa kuin kaavojen I ja II
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yhteydessd on esitetty, orgaanisessa tal orgaanista ainet-
ta ja vettd sisdltdvdssd liuotinsysteemissd, edullisesti
metanolissa tai etanolissa, mahdollisesti paineen alaisena,
/Q-aminoalkoholiksi, jolla on kaava V,
R1
2 |
R™-C-0H R4
1 o
H2C-N
\Rs

(V)

jossa Rl, R2, R4 Jja R5 merkitsevdt samaa kuin kaavojen I

ja II yhteydessd on esitetty, ja t&dtd aminoalkoholia ké&si-

tell&dn alkylointiaineella, jolla on kaava VI,

R6
]
- 8 (VI)
Y- (CH,) ?-(CHz)n-COOR
R7

jossa R6, R7, R8, m ja n tarkoittavat samaa kuin kaavojen

I ja II yhteydessd on esitetty ja Y on kloori-, bromi-

tali jodiatomi tai niiden kaltainen poistuva ryhmd, iner- .
tissd orgaanisessa liuottimessa, jolloin muodostuu kaa-

van II mukainen yhdiste, jossa R3 on vety, tai

p) kaavan II mukaisten yhdisteiden, joissa R3 on vety, val-
mistamiseksi yleisen kaavan IIT mukainen epoksidi saatetaan
reagoimaan aminokarboksyylihappoesterin kanssa, jolla on

yleinen kaava VII,

R4 R

S (ck C- (CH coor®

/N'( Z)m'|-( Z)n' (VII)
25 27

jossa R4, RS, R6, R7, R8, m ja n tarkoittavat samaa kuin

kaavojen I ja II yhteydessd on esitetty, orgaanisissa tai
orgaanista ainetta ja vettd sisdltdvissd liuotinsysteemeis-

sd, edullisesti metanolissa tai etanolissa, ja muodostu-
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nutta typpiemdstd kdsitell&ddn kaavan HX mukaisella hapol-
la, jossa anioni X~ tarkoittaa samaa kuin kaavassa II, tai
c) kaavan I tai IT mukainen yhdiste (jossa R3 on vety ja
R4 ja R5 ovat muu kuin vety) saatetaan reagoimaan alkyloin-

tiaineen tai asylointiaineen kanssa, jolla on kaava VIII,
o_p3
Z-R (VIII)

jossa R3 tarkoittaa samaa kuin kaavojen I ja II yhteydessd
on esitetty (vetyd lukuunottamatta) ja Z on halogeeniatomi,
asyylioksiryhmd tai niiden kaltainen poistuva ryhmd, sel-
laisinaan tai inertissd orgaanisessa liuottimessa mahdolli-
sesti kdyttden mukana apuemdstd, joka sopii yhteen asyloin-
tiaineen tai alkylointiaineen ja ryhmé&n R8 kanssa, jolloin
asylointiaineena voidaan tarkoituksenmukaisesti kdytt&dd
myds isosyanaattia tai isotiosyanaattia, joilla on kaava
IX ja vastaavasti X,

Rll—N=C=O Rll—N=C=S

(IX) (X)
Jjoissa Rll tarkoittaa samaa kuin kaavojen I ja II yhteydes-
sd on esitetty, tai
d) kaavan I mukaisten yhdisteiden valmistamiseksi kaavan
II mukainen yhdiste muutetaan tavanomaisella menetelmdl-
14, esimerkiksi reaktiolla alkalihydroksidin kanssa ve-
den muodostamissa, vettd ja orgaanista ainetta sisdlta-
vissd tai orgaanisissa reaktiov&liaineissa, vastaavaksi
kaavan II mukaiseksi alkalisuolaksi (R8 on alkali), ja
sen jdlkeen lis&dmdllid mineraalihappoa kaavan I mukaiseksi
betaiiniksi, jolloin ryhmé&n R3 ollessa alkalihydroksidin
suhteen stabiili ryhmd, R on identtinen kaavoissa I ja II,
kun taas silloin, kun R3 sisdltdd hydrolysoituvan ryhmén,
R3 kaavassa I on vety, tai
e) kaavan II mukaisten yhdisteiden, joissa R4 ja R5 ovat

muu kuin vety, valmistamiseksi kaavan V mukainen yhdiste,
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jossa R4 ja RS ovat muu kuin vety, saatetaan reagoimaan
kaavan VIII mukaisen asylointiaineen kanssa sellaisenaan

tai inertiss8 orgaanisessa liuottimessa mahdollisesti kdyt-
tden mukana apuemdstd, jolloin asylointiaineena voidaan tar-
koituksennukaisesti kdyttdd myds kaavan IX tai X mukaista
isosyanaattia tai isotiosyanaattia, ja muodostunutta yh-

distettd, jolla on kaava XI,

31
Z-E'O'RB (XT)
HZC-NR4R5

R

jossa Rl, R2, R3, R4 ja R5 tarkoittavat samaa kuin kaavan

ITI yhteydessd on esitetty, kdsitellddn kaavan VI mukaisel-

la alkylointiaineella inertissd orgaanisessa liuottimessa.
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