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Relatério Descritivo da Patente de Invengdo para "MISTURAS
DE VITAMINAS".

A presente invengdo refere-se a uma composicao de vitamina
que fortifica e promove a saude da retina através da prevengao, estabiliza- -
¢éo, reversdo e/ou tratamento da perda de acuidade visual em pessoas com
determinadas doengas oculares.

Mais especificamente, a presente invengdo refere-se a uma
composi¢do de suplemento de antioxidante, acidos graXos omega-3 e lutei-
na que reduz a perda da acuidade visual através da redugao do risco do de-
senvolvimento da degeneracdo macular relacionada com a idade (AMD). Ela
ainda se refere a uma composi¢ao de antioxidante, &cidos graxos 6mega-3,
cromo e selénio. Ela também se refere a uma composi¢do de antioxidante,
acidos graxos 6mega-3, cromo e selénio e zinco. Além do mais, a referida
composicdo exibe tipicamente um papel favoravel em outras patologias cré-
nicas do olho, tal como a retinitis pigmentosa.

Na forma usada aqui, neste pedido de patente, um antioxidante
é selecionado a partir da vitamina E, vitamina C, beta-caroteno e luteina e as
misturas dos mesmos. Em um aspecto de preferéncia, o beta-caroteno é
omitido desses antioxidantes.

Da mesma forma, a presente invengdo proporciona um método
para o tratamento/prevengao de um ser humano ou de um animal que esteja
sofrendo de AMD ou estando em risco de desenvolver AMD compreendendo
a administracdo de uma quantidade eficaz de qualquer uma das composi-
¢oes descritas aqui, neste pedido de patente.

Os compostos da invencdo podem ser administrados através
das vias oral, intraperitonial, intravenosa, subcutanea, transcutdnea ou in-
tramuscular. Uma via de administracdo de preferéncia é a via oral.

Por conseqiiéncia, é um objetivo da presente invengao o de pro-
ver uma composicdo farmacéutica eficaz para a prevencao, estabilizacao,
reversdo e/ou tratamento da degeneracdo macular e/ou perda da acuidade
visual, e/ou qualquer outra doenga da retina (como por exemplo, a retinitis

pigmentosa), especificamente de acordo com todos 0s exemplos e reivindi-
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cacgbes especificados da presente exposicao.

A descricdo detalhada que se segue é provida para permitir que
qualquer pessoa versada na técnica a qual a presente invengao diz respeito
fazer uso da mesma, e mostra o melhor modo contemplado pelos inventores

para a execugao do objetivo da invengao. A
A composicdo de vitamina de preferéncia da presente invengao

é uma formulagéo de ingredientes essenciais de preferéncia em quantidades

mostradas abaixo na Tabela 1, a ser ingerida diariamente.

Tabela 1

Ingrediente - (fonte de preferéncia) Uma dosagem didria de | Faixas  Tipi-
preferéncia (por exem- | cas Totais de
plo, em uma capsula) e | Dosagem
um desvio tipico a partir | Diaria
dali em percentagem em
peso

Beta-caroteno (natural) 2 mg (3344 IU);, (+-]05 — 6 mg
20%) (836 — 10002

[9)]
Acido ascorbico (vitamina C) 60 mg; (+/-20%) 10— 150 mg

Vitamina E (D, L- acetato de tocoferil (natural) | 10 mg (10 IU); (+/-20%) | 5 - 30 mg

Zinco (por exemplo, gluconato de zinco/citrato | 15 mg; (+/-20%) 5-45mg

de zinco/acetato/cloreto/lactato/oxido/sulfato)

Selénio (por exemplo seletino de sddio) 50 microgramas; (+/-| 15 — 150 mi-

20%) crogramas

Cromo (por exemplo, hexaidrato do tricloreto | 25 microgramas; (+/- | 5 = 75 micro-

de cromo llI 20%) gramas
Luteina (pura Flora Glo) 6 mg; (+/-20%) 1-20mg
Acido Graxo Omega-3 (por exemplo &cido | 200 mg; (+/-20%) 10 — 600 mg

eicosapentaendico de ©6leo de peixe a

33%(EPA) : 22% é&cido docohexaendico (DHA)

A dosagem diaria de preferéncia da composi¢ao em questéov

como especificada acima pode ser administrada na forma de um ou mais
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tabletes. De maior preferéncia a dosagem didria da composi¢do em questao
é provida na forma de um comprimido tomado trés vezes por dia, para um
total de 3 tabletes por dia, ou na forma de um comprimido tomado duas ve-
zes por dia, para um total de 2 tabletes por dia. Comparada com tomar a -
dose diaria total uma vez por dia, a dosagem diaria de duas vezes ou trés
vezes por dia em um ou mais tabletes por dose proporciona uma absor¢éo
melhorada e uma melhor manutencgao dos niveis no sangue dos ingredientes
essenciais.

Os tabletes da formulacdo de preferéncia da composi¢cao em
questao podem conter quantidades maiores ou menores de ingredientes es-
senciais por comprimido do que as quantidades minimas por comprimido
especificadas acima. Quantidades maiores de ingredientes essenciais para
compensar com relagdo a alguma degradagéo que pode ocorrer com 0O pas-
sar do tempo. Quantidades menores de ingredientes essenciais, por exem-
plo, para levar em conta a situagdo de ingestédo de alimento de um paciente
ou animal. Tipicamente, as quantidades de ingredientes relacionadas como
contidas em uma composicéo da presente invengédo podem variar tipicamen-
te a partir de 20% abaixo das quantidade indicadas de cada um dos
ingredientes até 20% acima das quantidades indicadas de cada ingrediente.
Por esse motivo, na forma usada aqui, neste pedido de patente, uma con-
centragao indicada deve englobar +/- 20% em peso de um ingrediente indi-
cado e relacionado. Para finalidades de ilustragéo, 10 mg de vitamina E de-
vem, por exemplo, englobar uma faixa a partir de 8 - 12.

Pela provisdo de quantidades maiores de ingredientes essenci-
ais em cada comprimido, fica assegurado que mesmo com a degradagao do
ingrediente, cem por cento da quantidade do ingrediente especificada na
etiqueta de venda do comprimido sio providos na ocasiao da administragdo
oral do comprimido até a data de expiragdo da validade especificada do
comprimido. Outra consideragdo na formulagédo da composi¢ao em questao
é que, dependendo da origem e/ou do processo de fabricacao dos ingredien-
tes individuais, a degradacdo dos ingredientes individuais pode vafiar. Por

exemplo, dependendo da origem do beta-caroteno, uma quantidade de
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aproximadamente 5 a 1 por cento maior de beta-caroteno pode ser necessa-
ria por comprimido para prover a quantidade especificada de beta-caroteno
por comprimido como relacionada na etiqueta de venda do comprimido até a
data da expiracdo da validade do produto. Por conseguinte, a formulagao
especifica da composigdo em aprego ira variar dependendo das origens dos
ingredientes individuais e da duragdo especifica da duragao em armazena-
mento do produto antes de expirar a validade. Tipicamente a duragdo em
armazenamento do produto para os suplementos nutritivos ou dietéticos € de
aproximadamente de dois a trés anos. As formulagdes de tabletes podem
variar um tanto quanto dependendo de ligeiros desvios a partir das especifi-
cacdes de fabricagdo dentro de faixas de tolerancia controladas como as do
costume dentro do campo da técnica. Desse modo, tipicamente um desvio
de quantidades de +/- 20% (menor/maior) em uma composi¢ao de preferén-
cia sdo ainda adequadas para exibir uma eficiéncia farmacologica.

Variagdes na administragdo da composi¢cdo em referéncia para
seres humanos ou outros animais incluem, porém n&o estdo limitadas a,
prover tabletes de liberagdo continua ou tabletes fabricados para serem ad-
ministrados como uma dose Unica ou de forma a oferecer dosagem em par-
tes mdltiplas. Além disso, rotas alternativas de administracao além da admi--
nistracdo oral sdo contempladas aqui, neste pedido de patente, tais como, por
exemplo, porém nao limitadas a intraperitonial, intravenosa, subcutanea, sub-
lingual, transcutinea, intramuscular ou formas similares de administracao.
A via de administracao de preferéncia é a via oral. Cada comprimido da pre-
sente composicdo contém, de preferéncia os ingredientes essenciais que se
seguem nas quantidades especificadas abaixo, incluindo as médias para com-
pensar com relacdo a degradagdo do ingrediente. Somente para finalidades
de simplicidade, as formulagdes da presente composi¢éo séo providas abai-
xo de acordo com um regime de dosagem oral de trés tabletes por dia.

Na forma usada aqui, neste pedido de patente, a expressao um
comprimido também diz respeito a uma cépsula, uma dragea, pélete, suposi-
tério e similares. Desse modo o termo comprimido diz respeito de forma es-

pecifica & quantidade contida em uma parte respectiva.
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VITAMINA C

A vitamina C é um antioxidante solGvel em agua bem conhecido.
Os seres humanos dependem de fontes externas de vitamina C para satisfa-
zer as suas necessidades de vitamina C. A vitamina C na forma de ascorba-
to é encontrada no humor aquoso do olho humano.

| A vitamina C protege tipicamente a retina contra os efeitos cola-
terais da luz.

A cota dietética recomendada para a vitamina C nos Estados
Unidos (RDA) na forma do acido ascorbico € de 60 mg.

A composigdo em questdo proporciona uma dose didria de pre-
feréncia de 60 mg de vitamina C.

O é&cido ascorbico é a fonte de preferéncia da vitamina C nos
presentes tabletes, embora outras fontes, tais como, por exemplo, o ascor-
bato de sédio possam ser usadas de forma alternativa.

Em um aspecto de preferéncia uma composi¢ao farmacéutica
da presente invengéo contém 60 mg de vitamina C por comprimido.

Em uma dosagem didria total, a vitamina C esta presente em
uma quantidade a partir de 10 até 150,g, de mais preferéncia a partir de 30
até 100 mg e de forma especifica a partir de 40 até 80 mg.

VITAMINA E |

A vitamina E também é um antioxidante bastante conhecido.

A vitamina E pode funcionar de modo sinérgico com a vitamina
C na protegéo da funcdo vital da célula a partir dos oxidantes normais. A su-
plementacdo DHA da presente inveng¢do exige a suplementagao na vitamina
E que tem um papel de protegéo sobre os lipidios da membrana. A vitamina
E é uma vitamina soluvel em gordura, relativamente néo toxica. A vitamina E
é oxidada com facilidade reduzindo por esse motivo significativamente a sua
atividade durante o periodo de armazenamento antes da ingestao. Uma vez
ingerida, a vitamina E é armazenada no interior do corpo e pode contribuir
para o conjunto total de vitamina E do corpo por até durante um ano.

De preferéncia a presente composi¢do proporciona aproxima-

damente 10 mg de vitamina E por comprimido.
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O acetato de di-alfa-tocoferil é a fonte de vitamina E de prefe-
réncia nos presentes tabletes embora outras fontes de vitamina E, tais como,
por exemplo, o acetato de trimetil tocoferil e/ou o succinato de vitamina E
possam ser usados como alternativa.

1,0 mg de vitamina E é igual a 1 IU de acetato de di-alfa-
tocoferil. Alternativamente, 1 mg de acetato de D alfa tocoferil corresponde a
1,5 1U.

Em uma dose didria total a vitamina E esté presente tipicamente
em uma quantidade a partir de 5 a 30 mg, especialmente a partir de 7 a 20
mg, e de modo especifico a partir de 10 a 15 mg.

ZINCO
O zinco é importante na manutengdo da saude da retina de um

olho e é uma parte essencial de mais de 100 enzimas envolvidas na diges-
tao0, metabolismo, reproducéo e cicatrizacdo de ferimentos. O RDA para o
zinco é de aproximadamente 10 mg.

O zinco tem um papel antioxidante como um coletor para enzi-
mas que participam diretamente na defesa contra o oxidante. '

As concentracdes de zinco na retina e na cordide estao entre as
mais altas no corpo. v

O zinco também é considerado como tendo uma interagao com
a vitamina A na geragdo dos pigmentos visuais na retina.

Estudos tém mostrado que o zinco diminui a velocidade-da per-
da do campo visual em pacientes com AMD.

De preferéncia, a composicdo em questdo proporciona aproxi-
madamente 15 mg de zinco por comprimido.

O zinco esta de preferéncia na forma de oxido de zinco nos pre-
sentes tabletes devido ao fato de que o éxido de zinco proporciona a forma
mais concentrada com relagcdo ao zinco elementar e é bem tolerado no sis-
tema digestivo. No entanto, outras formas de zinco, tais como, por exemplo,
o gluconato de zinco, citrato de zinco, acetato de zinco, cloreto de zinco, lac-
tato de zinco ou sulfato de zinco podem ser usadas de forma alternativa ou

ser usadas em combinacdo com o Oxido de zinco na presente composicao.
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Na forma usada aqui, neste pedido de patente, o zinco se refere ao sal de
zinco, e de mais preferéncia ao 6xido de zinco, cloreto de zinco ou gluconato
de zinco, e de maior preferéncia ao gluconato de zinco. '

Em uma dosagem diaria total o zinco esta presente tipicamente
em uma quantidade a partir de 5 até 45 mg, de mais preferéncia a partir de
10'até 40 mg, e especificamente a partir de 25 a 35 mg.

Cromo

Na forma usada aqui, neste pedido de patente, cromo se refere
a um sal de Cr®*. Um sal de cromo de preferéncia é o hexaidrato do tricloreto
de cromo, sulfato de cromo ou o éxido de cromo, e de mais preferéncia o
hexaidrato do tricloreto de cromo.

O cromo é especificamente importante por duas razoes:

para o equilibrio da oxidacgao

para o equih’brio da insulinemia, o diabetes estd quase sempre
associado a AMD |

Além do mais, o cromo como o zinco, é um outro co-fator impor-
tante com relagao as metaloenzimas.

O cromo, por exemplo, na forma do hexaidrato do tricloreto de
cromo ¢ usado de preferéncia em uma composi¢do da presente invengao.
Outros sais de cromo também podem ser usados, tais como, por exemplo 0
sulfato, o 6xido e os similares.

De preferéncia a presente composigdo proporciona aproxima-
damente 25 microgramas de cromo por comprimido.

Em uma dosagem diaria total, o cromo pode estar presente tipi-
camente em uma quantidade a partir de 5 a 75 microgramas, de mais prefe-
réncia a partir de 10 a 50 microgramas, € especialmente a partir de 20 a 40

microgramas.

LUTEINA

A Luteina, como o beta-caroteno, é um carotendide. A luteina é
também um antioxidante encontrado na retina de olhos sadios.
A luteina e a zeaxantina sao xantofilos que pertencem ao grupo

dos carotindides.
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A luteina e a zeaxantina sdo pigmentos encontrados na retina;
principalmente na area da macula, onde elas atuam em um papel de filtro da
luz azul e provavelmente em um papel de antioxidante. Esses pigmentos
ndo sdo sintetizados in vivo, desse modo é necessaria uma suplementagao -
externa (alimento) para a composi¢ao do pigmento macular.

A luteina é o precursor da zeaxantina.

Estudos epidemiolégicos sugerem que o consumo da luteina
pode estar relacionado inversamente a doengas dos olhos tais como a AMD.
Os estudos em seres humanos mostram que a suplementacdo da luteina
resulta no aumento do pigmento macular.

Parece que a suplementagdo de 6 mg /por dia reduz a incidén-
cia da AMD. Por esse motivo, a presente composicéo, de preferéncia pro- -
porciona aproximadamente 6 mg de luteina pura por comprimido.

A luteina na forma de Flora Glo pura (fornecedor Roche) € usa-
da de preferéncia. Essa fonte proporciona luteina cristalina e zeaxantina, a
partir de resinas oleosas de caléndula extraida a partir de flores de caléndula
"(tagetes)". A luteina, a zeaxantina e outros carotendides representam, de
acordo com o seu rétulo, 80% do peso da matéria-prima chamado de "Flo-
raGLO crystalline Lutein". Isso é levado em conta quando provido em uma .
composi¢ao da presente invengao.

De preferéncia uma composi¢do consignada contem aprdxima-
damente de 1 a 20 mg, de mais preferéncia de 2 a 17 mg, e ainda de maior
preferéncia de 3 a 14 mg de luteina por dia.

ACIDOS GRAXOS OMEGA-3
Os acidos graxos do grupo 6mega-3 sdo principalmente o acido

eicosapentaenoico (EPA) e o acido docosahexaenoico (DHA). Esses acidos

graxos, por exemplo, modificam a composi¢ao com relagdo a permeabilida-
de membranosa. Eles também modificam a distribuigdo do receptor proteini-

co membranoso. .
Dessa forma o papel de protecdo do DHA .com relagcdo a AMD

parece resultar a partir de mecanismos diferentes:
aumento da regeneracgé@o da rodopsina (pigmento da retina) no
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nivel do par epitélio pigmentar - fotorreceptor

tem um papel no ajuste de um fundo de lipidio o que poderia
melhorar a atividade da rodopsina.

O DHA pode conferir novos efeitos a retina a saber:

efeito positivo direto sobre a estrutura e a manutengao do equili-
brib de lipidios dos segmentos externos dos fotorreceptores.

acao antiapoptotica

acao antioxidante

aumento da atividade do mitocéndrio.

Os exemplos de preferéncia dos &cidos graxos 6mega-3 S840 0
acido docohexaendico (DHA) ou o &cido eicosapentaenoico (EPA).

A dosagem maxima recomendada para a suplementacdo de
EPA/DHA é de, por exemplo, 300 mg/kg (Simopoulos et al.Conference re-
port: workshop on the essentiality of and recommended dietary intakes for
6mega -6- and émega-3-fatty acids. J Am Coll Nutr, 1999; 18: 487-9.

Por exemplo, na Franga, a dosagem diaria maxima recomenda-
da de acido graxo 6mega-3 é de 500 mg/por dia, para o DHA 120 mg/por
dia. Essas exigéncias especificas para esse pais sao levadas em conta
quanto provendo uma composi¢do de acordo com a presente invencao. Por
isso, quantidades de &cido graxo 6mega-3 que se desviam das quantidades
descritas porém se adaptando a essas exigéncias especificas e tais paises
sdo para seres consideradas de modo equivalente e sao englobadas de mo-
do equivalente pelos ensinamentos da presente invengao.

A suplementagdo em ambos EPA /DHA é necessaria, devido a
que a retina contém DHA, EPA é o precursor fisiologico do DHA.

A fonte de preferéncia do acido graxo 6mega-3 € o 6leo de pei-
xe. O oleo de peixe contém 33% de DHA/23% de EPA. A fonte do dleo de
peixe pode ter uma influéncia no conteudo de DHA e EPA.

De preferéncia, a presente composi¢ao proporciona aproxima-
damente 200 mg de um &cido graxo 6mega-3 por comprimido, de mais pre-
feréncia 200 mg de 6leo de peixe, que tenha 33% de DHA/23% de EPA.

Na forma usada aqui, neste pedido de patente, o 6leo de peixe
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contém &cidos graxos esterificados através de glicerol e por esse motivo é
um trigliceridio. Esses acidos graxos s&o classificados em 2 grupos, a saber
acidos graxos saturados e acidos graxos nao saturados (ou insaturados).
Entre os acidos graxos ndo saturados, existem de novo 2 grupos, a saber os -
acidos graxos dmega-6 e os acidos graxos émega-3.

As fontes sao:

dleo de peixe natural na forma de trigliceridios com aproxima-
damente 18% de EPA e 12% de DHA (em peso);

dleo enriquecido em EPA/DHA (exemplo: 60% de EPA/20% de
DHA); -

6leo contendo ésteres de etila e DHA/EPA puros.

~ As composicdes da presente invengdo podem conter tipicamente:

Em uma dosagem por dia, uma composi¢cdo pode conter tipica-
mente entre 20 e 100 mg (média 66 mg, o que quer dizer, 200 mg de 6leo
contendo 33% de EPA) e entre 10 e 80 mg (média de 44 mg, o que quer di-
zer 200 mg de dleo contendo 22% de DHA). Esses 2 &cidos graxos podem
ser trazidos como um trigliceridios (6leo de peixe), como um éster de etila ou
em uma forma pura.

De preferéncia a presente composicdo proporciona aproxima-
damente de 10 a 600 mg, de mais preferéncia de 20 a 500 mg, e ainda de
mais preferéncia de 30 a 400 mg de &cido graxo 6mega-3 por dia.
BETA-CAROTENO

O beta-caroteno, uma p'ré-forma de vitamina A, € um pigmento
de cor laranja soltvel em lipidios encontrado em muitos vegetais. O beta-
caroteno é convertido em vitamina A no corpo com a eficacia de aproxima-
damente 50 por cento. A dosagem didria recomendada de vitamina A é de
5.000 U, que corresponde a 3 mg. O beta-caroteno tem um dos maiores
potenciais antioxidante entre os antioxidantes.

A rodopsina, pigmento visual necessario para a visdo escotopica
depende da quantidade fisioldgica de vitamina A.

Também o beta-caroteno como um antioxidante ira proteger a

luteina da oxidagao.
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Tem sido relatado que pode existir um risco aumentado de ata-
ques cardiacos coronarios fatais em homens com infarto do miocardio ante-
rior e um risco aumentado de cancer de pulmao entre os fumantes masculi-
nos, especificamente em individuos que recebem 20 mg por dia de beta-
caroteno.

| Em outro aspecto, o beta-caroteno tem sido omitido das compo-
sicoes da presente invengao.

Essa composicdo é de preferéncia recomendada para fumantes.

Quando o beta-caroteno esta presente, a composicao em ques-
tdo prové, de preferéncia aproximadamente 2 mg de beta-caroteno (3334 1U)
por comprimido.

Cada mg de beta-caroteno corresponde a poténcia de 1,667 IU
de vitamina A.

- Se 0 beta-caroteno tiver que estar presente em uma composicao
da presente invengdo, entdo ela de preferéncia poderia conter aproximada-
mente de 0,5 a 6 mg, de mais preferéncia de 1 a 4 mg, e ainda de mais pre-

feréncia de 2 a 3 mg de beta-caroteno por dia.

Selénio

A suplementagdo DHA requer a suplementag&o com selénio que
executa um papel de protegao sobre os lipidios da membrana.

O selénio também exibe um papel antioxidante como um co-
fator com relagdo as enzimas (tais como a glutaciona peroxidase) que parti-
cipam diretamente na defesa contra o oxidante.

Entre essas enzimas ligadas com o selénio, algumas também
poderiam especificamente participar na prevengao da AMD, a saber a tiore-
doxina redutase e a selenoproteina P.

A tioredoxina redutase poderia atuar em aumento rapido da cé-
lula e na defesa contra a apoptose.

A selenoproteina P, que representa a forma de selénio que cir-
cula no sangue deve proteger as células endoteliais dos vasos contra 0s
componentes oxidantes.

A associag¢éo de vitamina E e selénio é importante devido a que
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a vitamina F é um antioxidante lipossoltvel e tem uma agdo complementar
com relacdo ao selénio. Por esse motivo, ele ndo deve ser omitido como um
elemento traco e é um ingrediente mandatario em uma composicao da pre-
sente invengao.

Na forma usada aqui, neste pedido de patente, o selénio se refe-
re a um sal de selenito, tal como o selenito de sédio. O selénio também pode
ser usado na forma de seleno metionina ou como um selenato de s6dio, ou
como uma mistura dos mesmos.

Um selénio de preferéncia é o selenito de sédio.

De preferéncia, a composicdo em questdo prové aproximada-
mente 50 microgramas de selénio por comprimido.

Em uma dosagem diaria total, o selénio esta tipicamente presen-
te em uma quantidade de cerca de 15 a 150 microgramas, de mais preferén-
cia a partir de 20 até 100 microgramas e especificamente a partir de 30 a 70
microgramas.

Em outro aspecto a presente inveng¢ao diz respeito a uma com-
posicdo que consiste aproximadamente ou exatamente a partir de 10 a 150.
mg de vitamina C, a partir de 5 até 30 mg de vitamina E, de a partir de 1 a 20
mg de luteina, de a partir de 5 a 30 mg de zinco, de a partir de 15 a 150 mi-
crogramas de selénio, de a partir de 5 até 75 microgramas de cromo e de a
partir de 10 a 600 mg de um acido graxo 6mega-3. Essa composi¢ao defini-
da de forma exata é Util especificamente para a fabricagdo de um medica-
mento para o tratamento e;ou a prévengéo, por exemplo, quando adminis-
trada em uma base diaria, por exemplo, em uma ou mais fragdes, por exem-
plo, pela via oral ou através de outra via sistémica, a patologia ocular conhe-
cida como degenera¢do macular relacionada com a idade ou qualquer outro
disttrbio patoldgico da retina, de preferéncia em um sujeito humano que es-
teja necessitando de tal tratamento. Por esse motivo a invengao também se
refere a um método para tratar e/ou prevenir a degeneragdo macular rela-
cionada com a idade ou qualquer outro disturbio patolégico da retina em um
sujeito, que compreende a administracdo de uma quantidade eficaz de uma

composicdo como definida acima aqui, neste pedido de patente.
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As composicdes da presente invengdo sdo preparadas de uma
maneira conhecida per se, por exemplo, por meio de processos convencio-
nais de misturacdo, granulacéo, revestimento, dissolugao ou liofilizagao.

As composicdes podem ser esterilizadas e/ou podem compre-

‘ender excipientes, por exemplo, conservantes, estabilizadores, agentes de

umidificacdo e/ou emulsificantes, agentes de solubilizacao, sais para a regu-
lacdo da pressdo osmética e/ou tampbes e sao preparadas de uma maneira
conhecida per se, por exemplo, por meio de processos convencionais de
dissolugao e liofilizagdo. As referidas solugdes ou suspensdes podem com-
preender agentes de aumento de viscosidade, tipicamente a carboximetilce-
lulose de sddio, carboximetilcelulose, dextrano, polivinil pirrolidona ou gelati-
nas, ou também agentes de solubilizagdo, por exemplo, 0 Tween 80 [mono
oleato de polioxietileno (20)sorbitano; marca comercial da ICl Americas, Inc.
USA].

Os veiculos adequados sdo especialmente enchimentos, tais
como agucares, por exemplo, lactose, sacarose, manitol ou sorbitol, prepa-
ragdes de celulose, e/ou fosfatos de céicio, por exemplo, fosfato tricalcio ou
fosfato de célcio hidrogénio, e também aglutinantes, tais como amidos, por
exemplo, amido de milho, trigo, arroz ou batata, metilcelulose, hidroxipropil-
metil celulose, carboximetilcelulose de sédio, e/ou polivinil pirrolidona, e/ou,
se desejado, agentes de desintegragao, tais como os amidos acima mencio-
nados, também o amido de carboximetil, polivinil pirrolidona reticulada, acido
alginico ou um sal do mesmo, tal como o alginato de sédio. Excipientes adi-

cionais sdo especialmente os condicionadores de fluxo e lubrificantes, por

~ exemplo, o acido silicico, talco, acido estearico ou os sais do mesmo, tais

como o estearato de magnésio ou de cdlcio, e/ou polietileno glicol, ou os de-
rivados do mesmo.

As composigdes para administragdo oral também incluem cap-
sulas rigidas consistindo em gelatina, e também capsulas macias vedadas
consistindo em gelatina e um plastificante, tal como o glicerol ou sorbitol. As
capsulas rigidas podem conter o ingrediente ativo na forma de granulos, por

exemplo, em mistura com enchimentos, tais como amido de milho, aglutinan-
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tes, e/ou agentes de deslizamento, tais como talco ou estearato de magné-
sio, e opcionalmente estabilizantes. Mas cépsulas macias, o ingrediente ati-
vo é de preferéncia dissolvido ou suspenso em excipientes liquidos adequa-
dos, tais como Oleos graxos, éleo de parafina ou polietileno glicdis liquidos
ou ésteres de acidos graxos de etileno ou de propileno glicol, aos quais
estabilizantes e detergentes, por exemplo, do tipo de éster de acido graxo de

polioxioxietileno de sorbitano, também podem ser adicionados.
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REIVINDICACOES

1. Composicao compreendendo:

aproximadamente a partir de 10 - 150 mg de vitamina C,

aproximadamente a partir de 5 — 30 mg de vitamina E,

aproximadamente a partir de 1— 20 mg de luteina,

aproximadamente a partir de 5 — 30 mg de zinco,
aproximadamente a partir de 15 — 150 microgramas de selénio,

aproximadamente a partir de 5 — 75 microgramas de cromo, e

aproximadamente a partir de 10 — 600 mg de um acido graxo
6mega-3.

2. Composigao de acordo com a reivindicagéo 1, compreenden-
do ainda aproximadamente de 0,5 a 6 mg de beta-caroteno.

3. Composicdo de acordo com a reivindicagao. 1 ou 2, na qual a
referida vitamina C é provida como acido ascorbico, ascorbato de sodio ou
uma mistura dos mesmos.

4. Composicdo de acordo com a reivindicagdo 1 ou 2, na qual a
referida vitamina E é provida como o acetato de di-alfa-tocoferil.

5. Composigdo de acordo com a reivindicagdo 1 ou 2, na qual o
referido acido graxo 6mega-3 é 6leo de peixe com um conteudo de 33% de
DHA e 23% de EPA (percentagem em peso da quantidade total do 6leo de
peixe). ,

6. Composicédo de acordo com qualquer uma das reivindicagoes

recedentes, na qual a composicdo compreende:

beta-caroteno ' 2 mg (3344 |U); (+/- 20%)
acido ascorbico 60 mg; (+/- 20%)

vitamina E 10 mg (10 IV); (+/- 20%)
gluconato de zinco 15 mg; (+/- 20%)

selenito de sédio 50 microgramas; (+/- 20%)
hexaidrato do tricloreto de cromo -(l1I)- 25 microgramas; (+/- 20%)
luteina (Flora Glo pura) 6 mg; (+/- 20%)

dleo de peixe 33% de dacido eicosapentaenoico | 200 mg; (+/- 20%)

(EPA) : 23% de acido docohexaendico (DHA)
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na qual as quantidades sdo por cento em peso do peso total da
referida composigao.

7. Composicdo de acordo com a reivindicagdo 6, na qual o refe-
rido beta-caroteno é omitido.

8. Composicdo de acordo com as reivindicagdes 1 a 7, na qual o
ref'erido zinco é provido como 6xido de zinco.

9. Composicdo de acordo com qualquer uma das reivindicagoes
1 a8, naquala referida composicédo € formada em um, dois, trés ou mais
tabletes.

10. Uso de uma composicdo como definida em qualquer uma
das reivindicacdes precedentes na preparagao de um medicamento para o
tratamento e/ou a prevencdo da degeneracdo macular relacionada com a
idade ou qualquer outro disturbio patoldgico da retina.

11. Método para o tratamento ou a prevencdo da degeneracao
macular relacionada com é idade ou qualquer outro disturbio patoldgico da
retina em um sujeito, compreendendo a administracdo de uma quantidade
eficaz de uma composicdo como definida em qualquer uma das reivindica-
coes 1a9.

12. Método de acordo com a reivindicagdo 11, no qual a referida

composicao é administrada oralmente.
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RESUMO
Patente de Invencgao: "MISTURAS DE VITAMINAS". |
A presente invencao refere-se a uma domposigéo de vitamina
que fortifica e promove a satde da retina, de modo especifico em pessoas

5 que estao sendo afetadas com AMD.
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