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Csodkkent 6sszehizé hatasu, cinktartalmu fogapolé szer
KIVONAT

A talalmany targya stabil, cinktartalmid vizes oralis készit-
mény, amely cs6kkent csip6sségl, és a készitmény cinksod, ani-
onos polikarboxilat polimer és egy pirofoszfat-sé6 keveréke,
amelynek a készitmény fogyasztdja szamara csékkent az 6ssze-

huzo hatasa.
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Csokkent 6sszehazé hatasu, cinktartalmu fogapolé szer

A taldlmany targya a rossz szajizt csékkentd, kézelebbrél
kisebb 6sszeh(zd hatasu, leheletfrissité oralis szajapolé ké-
szitmény rossz széjiz kezelésére, amely cink- és pirofoszfat-sék
kombinacidjabdl all.

A rossz szajizt (halitézist) a bomlaszté mikroorganizmusok
idézik el6 a foglepedék megfelel6 komponensein, a nyalkahéar-
tyahoz tapadé bomlastermékeken és a nyaltermelé sejteleme-
ken, amelyek illékony kénvegyuleteket, els6sorban hidrogén-
szulfidot, metil-merkaptant és metil-szulfid nyomokat termelnek.

Az irodalombél, pl. a 4,138,477 és 5,000,944 sz. USA sza-
badalmi leirasokbdl ismert cinks6k beiktatasa oralis fogapold
termékekbe a rossz szajiz csékkentésére. Azonban a cinksék
6sszehlUz6 hatdsa a fé6 hatranya ezen oralis fogapold termékek
alkalmazasanak, mert kellemetlen csipés izt idéznek el6 a szaj-
ban.

A 4,138,477 sz. USA szabadalmi leirasban cinksé-tartalmu
oralis készitményt irnak le, amelynek csékkent a csipéssége, ez
a készitmény cinksé és karbonsav, szulfonsav és/vagy
foszfonsav csoportokat tartalmazé anionos polimer reakcidjabol
képzbdstt cink-polimer komplexet tartalmaz.

Az 5,000,944 sz. USA szabadalmi leiras olyan cinktartalmu,
fogkéellenes oralis terméket ir le, amely Iényegében mentes a
csipbssegtdl, és fé6 hatéanyagként legalabb kb. 50 %-os
vizoldékonysagu cink/polifoszfat komplexet tartalmaz, amely
cinks6 és kéalium- vagy natrium-polifoszfat-s6 reakciéjabol kép-

z6dik oly médon, hogy a cinksét polifoszfat oldatban, pl.
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pirofoszfatban, tripolifoszfatban, hexametafoszfatban és ezek
kombinacidéjaban oldjak fel.

A cink/polifoszfat komplex sék hatranya, hogy bar az
6sszehuzé hatas lényegesen csdkken, a cink- és polifoszfat-
sOkat tartalmazd fogapoldé készitmények hajlamosak az instabi-
litasra, tarolas soran polikristalyos tombok képzddnek, és ez
feltehetden a cink-polifoszfat komplex kristalyainak
aggregaciojabdl ered. Ezeket a tombdéket szabad szemmel lehet
latni, jelentds keménységgel rendelkeznek, igy a
cink/polifoszfat kristalyok spontan képzédése igen nem kivana-
tos és karos a fogaszati termék fogyasztoé Aaltali elfogadasa
szempontjabol. Ezért szikséges olyan eszk6éz kidolgozasa,
amellyel ugy javithatok a cinksdkat tartalmazé fogaszati termé-
kek stabilitasi és csipOsségi tulajdonsagok szempontjabdél, hogy
jobban elfogadhatdék legyenek a termékek a fogyaszté szamara.

A jelen taldlmany targya stabil, vizes, oralis, csékkent
6sszehuzd hatasl oralis fogapoloé készitmény rossz szajiz ke-
zelésére, ez a készitmény olyan ordlisan elfogadhaté oldészer-
bol all, amely cinks6kboél, anionos polikarboxilat polimerbdl és
pirofoszfat-s6bél keletkezé komplexet tartalmaz, amely beépul
az oralis készitménybe.

Az alabbiakban kimutatjuk, hogy az orélis fogapold készit-
meényben levé cink - anionos polikarboxilat polimer - pirofoszfat
komplex varatlanul stabil, csékkent csip6sségl, a fogyaszto al-
tal jobban elfogadhaté terméket eredményez.

A talalmany szerint a cink/anionos polikarboxilat poli-
mer/pirofoszfat komplex képzéséhez alkalmazott cinkion forras

az oralis készitményben altalaban egy cinksé, amely teljesen



vagy részben oldédik vizben, pl. cink-nitrat, cink-szulfat, cink-
citrat, cink-klorid, elény6sen cink-citrat. A cinkso altalaban a
talalmany szerinti oralis készitményben kb. 1 — 5 témeg%, el6-
nyésen kb. 1,5 - 3 % témeg% koncentracioju.

A cink/anionos polikarboxilat polimer/pirofoszfat komplex
képzéséhez hasznalt anionos polikarboxilat polimereket altala-
ban szabad sav vagy elényésen részben vagy teljesen semlege-
sitett, vizoldékony alkalifém-, pl. kalium-, elényésen natrium-
vagy amméniumsé formajaban alkalmazzuk. Elénydések a
maleinsavanhidrid vagy sav masik polimerizalhaté, etilénesen
telitetien monomer, elényésen metil-viniléter/maleinsavanhidrid
1:4 — 4:1 aranyu kopolimerjei, melyeknek molekulatémege kb.
30.000 - 1.800.000, még elényésebben kb. 30.000-tél kb.
700.000-ig terjed. Az ilyen kopolimerek hozzaférheték az ISP
Corporation-t6l Gantrez védjegyzett termék néven, pl. AN 139
(molekulatomeg 500.000), AN 119 (m.t. 250.000); S-97
Pharmaceutical Grade (m.t. 700.000), AN 169 (m.t. 1.200.000 -
1.800.000) es AN 179 (m.t. 1.800.000 felett), ahol az el6nyés
kopolimer az S§-97 Pharmaceutical Grade (molekulatémege
700.000).

Az anionos polikarboxilat polimert olyan mennyiségben al-
kalmazzuk, amely hatasosan képezi az ordlis készitményben a
cink-polimer-pirofoszfat komplexet. Az anionos polikarboxilat
polimer az oralis készitményben kb. 0,1 — 10 témeg%, elényo6-
sen kb. 0,2 — 3,0 témeg% mennyiségben hasznaljuk.

A cink/anionos polimer/pirofoszfat komplexek eléallitasahoz
hasznalt pirofoszfat sék dialkali- vagy tetraalkalifém-

piFOfOSZfét-Sék, pl N82P207, K2P207, NazK2P207, N82H2P207 és



K2H;P.0;7. A jelen talalmany szerinti oralis készitményben levé
pirofoszfat-sék koncentracidja kb. 1 — 5 témeg%, elénydsen kb.
0,5 -3 témeg%.

A talalmany szerinti fogdpolo készitmény eldallitasahoz a
cinksd anionos polikarboxilat polimert és pirofoszfat sét hasz-
naljuk az oralis készitményben, amely olyan olddszert tartal-
maz, amely vizbél, nedvesitészerbdl, feluletaktiv anyagbol és
poliroz6szerbél all.

A nedvesitészer altalaban nedvesitészerek, pl. glicerin,
szorbités polietilén-glikol elegye, mely utébbi molekulatémeg
200-1000, de mas nedvesitészer elegyeket vagy egyszerl ned-
vesitészereket is alkalmazhatunk. A nedvesitészer tartalom kb.
10 — 80 témeg%, elénydsen 30 — 50 témeg%. A viztartalom kb.
10 — 25 témeg%. ‘

| A fogapol6 készitményben hasznalhatunk szervetlen s(ritd-
szereket is, ahol kaliumsdékat hasznalunk, pl. szilicium-dioxid
porokat, pl. kabozilt, amely a Cabot Corporation terméke, vala-
mint sirité szilicium-dioxidokat, pl. a Crosfield Chemicals
Sorbosil TC-15 nev( termékét vagy a W.R. Grace Sylox 15 ne-
vl termékét.

A talalméany szerinti orédlis készitményben hasznéalhatunk
szerves, természetes és szintetikus eredet(i gumi suritészere-
ket. llyen suritészerek pl. a karragénan (ir moszat), xantangumi,
natrium-karboxi-metil-celluléz, keményito, polivinil-pirrolidon,
hidroxi-etil-propil-celluléz, hidroxi-butil-metil-celluléz, hidroxi-
propil-metil-cellul6z és hidroxi-etil-cellul6z. A talalmany szerinti
készitményben a szerves slritdszer koncentracidja kb. 0,25 — 2

témeg%, elénydésen kb. 0,5 — 1 témeg%.



A talalmany szerinti oréalis fogapoldé készitményben hasz-
nalhatunk felGletaktiv anyagot, amely habzd tulajdonsagokat
biztosit a készitménynek. A feluletaktiv anyag elény6sen anio-
nos, pl. hosszu szénlancu alkil-szulfatok, pl. kalium- vagy natri-
um-lauril-szulfat, hosszu szénlancd zsirsav-monoglicerid-
monoszulfatok, pl. hidrogénezett kodkuszdidolaj-zsirsavak
monoszulfatalt monogliceridje, alkil-aril-szulfonatok, pl. néatri-
um-dodecil-benzolszulfonat, hosszu szénlancu zsirsav-
szulfoacetatok, 1,2-dihidroxi-propanszulfonat hosszu szénlancu
zsirsav-észterei, és révid szénlancu alifas amino-karbonsavak
lényegében telitett, hosszi szénlancu alifas acil-amidjai, pl. a
zsirsavban, az alkil- vagy acilcsoportban 12-16 szénatomos
megfeleléd szarmazékok. Utébbi amidok lehetnek pl. N-lauroil-
szarkozin, és az N-lauroil-, N-mirisztoil- vagy N-palmitoil-
szarkozin séi. A feluletaktiv anyag altalaban kb. 0,5 - 5,0 t6-
meg% koncentraciéban van jelen az oréalis készitményben.

A talalmany szerinti oralis készitményben dérzsanyag is
hasznalhat6, elényés dérzsanyagok a szilicium-tartalmu anya-
gok, pl. szilicium-dioxid. EIény6s szilicium-dioxid a kicsapott,
amorf, hidratalt szilicium-dioxid, pl. Sorbosil AC-35 (Crosfield
Chemicals) vagy Zeodent 115 és Zeodent 165 (Huber
Company), de egyéb dérzséléanyagok is alkalmazhatok, pl. nat-
rium-metafoszfat, kalium-metafoszfat, trikalcium-foszfat, kalci-
um-foszfat-dihidrat, vizmentes dikalcium-foszfat, kalcium-
pirofoszfat, magnézium-ortofoszfat, kalcium-karbonat, natrium-
hidrogén-karbonat, aluminium-oxid-trihidrat, aluminium-szilikat,

kalcinalt aluminium-oxid és bentonit. Az oralis készitményben



levé dérzsdléanyag koncentracidja rendszerint 5 — 40 tomeg%
korali, elénydésen 10 — 30 témeg%.

A talalmény szerinti oralis készitményben levdé egyéb kom-
ponensek lehetnek pigment, édesitészer, izesitészer és konzer-
valé szer. A fehér fogkrém készitményekben a pigment titan-
dioxid, rutil, melyek aranya rendszerint 0,5 — 1,25 témeg%, el6-
nyésen 0,75 - 1 témeg%. Az édesitészer tartalma rendszerint
megfelel a mesterséges vagy szintetikus édesitészerekének, és
ezek normalis aranya kb. 0,1 - 1 témeg%, elényésen 0,3 — 0,5
tomeg%. Az iztartalom, amely elényésen vegyes fodormen-
ta/mentol iz, rendszerint 0,5 - 2 témeg%, elénydésen 0,5 — 1,5
tomeg%. Az F.D. & C. foku festékek megfeleld6 mennyiségben
alkalmazva a kivant szint szolgaltatjdk. Az egyéb komponensek
vagy segédanyagok a kaliumsé-tartalmi fogapolé szerekben
rendszerint nem haladjak meg a 10 témeg%-ot, gyakran 5 t6-
meg%-nal alacsonyabb tartalmuak, és lehetnek akar 0 %-osak
is.

A talalmany szerinti oralis készitmény el6allitasara a
cinks6t hozzaadjuk viz, nedvesitészer és anionos polikarboxilat
polimer elegyéhez, és a szokott keverdvel addig diszpergaljuk,
ameddig megjelenésében sima szuszpenziét nem kapunk. Ezen
a ponton pirofoszfat-sot is adagolhatunk, elényésen eloére fel-
oldva, vizes oldat forméajaban. Ekkor mas vizoldékony .kompo-
nenst, pl. fluoridsét és édesitészert, pl. natrium-szacharint is
hozzaadhatunk. Az elegyet felmelegithetjuk 100-110°F-ra, és
10-30 percig keverve homogén gélfazist kapunk. Az elegyet va-
kuum-mixerbe helyezzik. A dérzséléanyagot hozzaadjuk és 10-

30 percig nagy sebességgel keverjuk vakuumban 5-100 Hgmm,



elényésen 5-50 Hgmm nyomason, és igy homogén elegyet ka-
punk. A felliletaktiv anyagot és az izesitészert a péphez adjuk,
majd tovabbi 10-20 percig 5-50 Hgmm vakuumnal keverjuk. A
kapott termék stabil csipésséggel rendelkezé, normalis fog-
pasztanak vagy gélnek megfelelé 6sszetétell fogapolé —készit-
meény, amelynek pH-ja 5-8, elényésen 6,5-7,5, pl. 7, és ize ki-
elégité.

Az alabbi példaval tovabb illusztraljuk a taldimanyt korlato-
z6 jelleg nélkal. A hasznalt mennyiségek témegek.

PELDA

Az alabbi tablazatban felsorolt komponensek 6sszekeveré-

sével kapjuk a vizes fogapold készitményt:

Komponens Témeg%
ionmentes viz ‘ 17,54
cink-citrat-trihidrat 2,00
Gantrez S-97 (13%-0s oldat) 11,54
PEG 600 3,00
licerin 11,50
karragénan 0,400
natrium-karboxi-metil-celluléz 0,60
szorbit (70 %-os oldat) 24,60
natrium-szacharin 0,300
tetranatrium-pirofoszfat 2,0
titan-dioxid 1,00
natrium-fluorid 0,32
szilicium-dioxid 22,20
natrium-hidroxid (50 %-os oldat) 0,60
izesitbanyag 1,20
natrium-lauril-szulfat 1,20
Osszesen 100,00




A fogapoldé szert lezart mlanyag csében 8 hétig 40°F-on,
szobahOmérsékleten, 105°F-on és 120°F-on tarolva kristalyos
anyag keletkezését nem vettuk észre.

A fogapoldé készitmény fogyaszthatésagat és csipésségét
egy izszakértd értékeli ki a csipésség és az iz elfogadhatésaga
szempontjabol, 6sszevetve egy kereskedelmi, nem &sszehlzé
hatasu, antibakterialis fogapol6é készitménnyel, amely nem tar-
talmazott cinkiont, és egy olyan kereskedelmi fogapold készit-
ménnyel, amely csip6s és 2 témeg% cink-citratot tartalmaz.

Az izszakértd a fogapold készitményt csékkent 6sszehizd
hatasunak mindsitette.

Ezzel szemben, ha a példa szerinti fogapolé készitményt
allitjuk el6, amelyben a cink-citratot 1 témeg% tetranatrium-
pirofoszfattal és 7 tomeg% natrium-tripolifoszfattal egyitt be-
épitettik a fogapolé készitménybe, és az anionos polikarboxilat
polimer Gantrez S-97-et nem épitettik be, a készitmény csék-
kent csip6sségl volt, de 15 napon belul, szobahdmérsékleten

muanyagcsdben tarolva nem kivanatos kristalyok keletkeztek.



SZABADALMI IGENYPONTOK

1. Stabil, cinktartalmu vizes, csdkkent 6sszehuzd hatasu
oralis készitmény, amely készitmény oralisan elfogadhat6 oldé-
szerb6l all, amely egy cinksébdl, anionos polikarboxilat poli-
merbdl és egy pirofoszfat-sébodl all6 komplexet tartalmaz oldé-
szerben, ahol a készitmény hasznaléja csékkent 6sszehtzé ha-
tast tapasztal.

2. Az 1. igénypont szerinti készitmény, ahol a cinksd cink-
citrat.

3. Az 1. igénypont szerinti készitmény, ahol a pirofoszfat-
so tetranatrium-pirofoszfat vagy tetrakalium-pirofoszfat.

4. Az 1. igénypont szerinti készitmény, ahol az anionos
polikarboxila't polimer vinil-éter/maleinsavanhidrid kopolimer.

5. Az 1. igénypont szerinti készitmény, ahol a készit-
meényben levd kopolimer koncentraciéja kb. 0,1 — 10 témeg%.

6. A 4. igénypont szerinti készitmény, ahol a készitmény-
ben lev6 cinksé koncentracidja kb. 1 — 5 tomeg%.

7. Az 1. igénypont szerinti ’készitmény, ahol a készit-
meényben levd pirofoszfat-sé koncentracidja kb. 0,5 — 3 témeg%.

8. Eljaras csékkent 6sszeh(zd hatasu, stabil, cinktartalmu
oralis készitmény el6allitasara, azzal jellemezve, hogy orali-
san elfogadhatd oldészert allitunk elé, amely vizes és nedvesi-
tészert tartalmaz, és O6sszekeveriunk egy cinksét, egy anionos
polikarboxilat polimert és egy pirofoszfat sé6t az olddszerrel,
cink/anionos polikarboxilat/pirofoszfat komplex képzésére,
melynek eredményeképpen a készitmény fogyasztdja csékkent

6sszehuzé hatast tapasztal.
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9. A 8. igénypont szerinti eljaras, ahol a cinksé cink-
citrat.

10. A 8. igénypont szerinti eljaras, ahol a pirofoszfat sé
tetranatrium-pirofoszfat vagy tetrakalium-pirofoszfat.

11. A 8. igénypont szerinti eljaras, ahol az anionos
polikarboxilat polimer egy vinil-éter/maleinsavanhidrid
kopolimer.

12. A 11. igénypont szerinti eljaras, ahol a készitményben
levd kopolimer koncentracidéja 0,1 — 10 tdmeg%.

13. A 8. igénypont szerinti eljaras, ahol a készitményben
levé cinksd koncentracidja 1 — 5 témeg%.

14. A 8. igénypont szerinti eljaras, ahol a készitményben

levd pirofoszfat-s6é koncentracioja 0,5 — 3,0 tomeg%.
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