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Relatério Descritivo da Patente de Invengédo para "COMPOSIGOES
DE FILTRO SOLAR PARA CUIDADOS PESSOAIS COM REDUZIDA IRRI-
TAGAO OCULAR".

Informacdes sobre pedido relacionado: este pedido € uma conti-

nuagao em parte do pedido de patente de n°® serial US 12/362.929 (Sumula
do Advogado n° JBP5046USNP), depositado em 30 de janeiro de 2009 e é
também relacionado ao US de n° serial 61/148.561 depositado em 30 de
janeiro de 2009 e ao pedido de patente de n° serial (Sumula do
advogado n°® JBP5046USNP1), depositado em 12 de janeiro de 2010, cujo
assunto esta aqui incorporado a titulo de referéncia.

CAMPO DA INVENCAO

A presente invencao refere-se a estruturas auto-organizaveis

lamelares e esferuliticas, que proporcionam maior suavidade no contato com
os olhos para produtos de filtro solar de uso tépico para cuidados pessoais,
bem como distribui¢ao uniforme do produto sobre a pele e estabilidade fisica
otimizada.

ANTECEDENTES DA INVENCAO

Os produtos para cuidados pessoais qrue sdo aplicados topica-

mente a pele, inclusive os hidratantes faciais, logdes, cremes, xampus, filtros
solares e similares, frequentemente entram em contato com o olho humano. |
Isto pode ocorrer atraves da aplicagao direta, devido ao fato de o individuo
colocar o produto nas maos, aplicar o produto sobre a pele e, entao, tocar
inadvertidamente os olhos. Outra rota pela qual esses produtos podem che-
gar aos olhos é a perspiragéo, que ocorre quando um individuo aplica o pro-
duto a face, de onde o suor o carrega para dentro dos olhos. Os efeitos des-
se processo incluem lacrimejamento, comichao, vermelhidao e inchago ocu-
lares.

Os consumidores ficam extremamente insatisfeitos com produtos
de filtro solar durante os meses de verao, quando seus olhos ardem ou quei-
mam devido aos produtos de filtro solar que entram em contato com os mes- .
mos. Os consumidores de outros tipos de produtos, inclusive produtos com

ou sem enxague como cremes, agentes de limpeza e produtos de lavagem



10

15

20

25

30

para o rosto, podem sofrer dores devido a natureza irritante de muitos dos
produtos para cuidados pessoais de aplicagao topica.

Para resolver esse problema na formulagdo de filtros solares,
estes frequentemente contém um sistema de liberacéo por veiculo a base de
agua em 6leo, para promover a resisténcia a agua e para otimizar a oclusivi-
dade de um produto. Entretanto, quando produtos a base de agua em éleo,
altamente oclusivos, sdo usados diariamente, os mesmos podem impedir a
regeneragao da barreira lipidica natural da pele, gerando uma sensacgao ca-
da vez maior de pele seca, apds cada uso. A estética tipica de produtos a
base de agua em dleo frequentemente deixa uma sensagao cerosa ou oleo-
sa apds 0 uso, 0 que nao € adequado ao uso diario.

Além disso, pode haver um limite no grau em que os veiculos a
base de agua em 6leo proporcionam eficacia ao filtro solar. Os filtros solares
como didxido de titanio e 6xido de zinco, ou quaisquer outras particulas co-
loidais, podem estar situados principalmente na fase oleosa das formulagdes
do tipo agua em dleo, o que pode causar a aplicagao irregular dos filtros so-
lares sobre a pele.

Um outro problema associado a formulagdo com 6xidos metali-
cos é a dificuldade de se estabelecer a estabilidade da formulagdo. Os 6xi-
dos metalicos, sejam estes hidrofobicamente ou hidrofilicamente revestidos,
frequentemente se decantam da solu¢dao em produtos de filtro solar, devido
a uma suspensao e/ou disperséo heterogénea. _

Outros tipos de formulagées, inclusive aquelas com e sem enxa-
gUe, podem causar os mesmos tipos de problema, especialmente quando
um ingrediente particulado ativo esta incluido nessas formulagdes. Muitos
cremes, emulsdes e logées, bem como xampus e outros agentes de limpeza,
causam ardéncia e desconforto quando instilados nos olhos durante o uso.

A publicagdo de patente US n° US20050238677A1 refere-se a
emulsdes do tipo 6leo em agua, sendo que ufna blenda de emulsificantes,
compreendendo uma mistura de pelo menos dois ésteres de sacarose em
combinagdo com pelo menos um alcool graxo sélido, forma uma rede crista-

lina liquida multilamelar. A produgao dessas emulsdes exige uma alta entra-



10

15

20

25

30

da de energia de cisalhamento. Adicionalmente, as composi¢ées descritas
ndo atendem a preocupagdes associadas a instabilidade dos produtos de
filtro solar inorganico, ou sua suavidade no contato com a pele e os olhos.

A publicagao de patente US n° US20050265936 refere-se a uma
formulacao de filtro solar que compreende um filtro solar, um estruturante e
uma emuisdo compreendendo uma mistura homogeneizada de componen-
tes de cera e alcool, pelo menos um dos quais € um tensoativo, sendo que a
formulagéo compreende uma fase lamelar ou esferulitica estavel. Entretanto,
as composigoes descritas naquele documento podem conter tensoativos que
sao irritantes para os olhos, como lauro anfoacetato de sédio, sulfato de sé-
dio tridecet e cocamida MEA. Essas composigées exigem, também, alta e-
nergia de cisalhamento adicional para formar as estruturas de esferulito.

* E desejavel a obtengéo de composicdes para cuidados pessoais
que possam minimizar a ocorréncia de irritagéo dos olhos, ao mesmo tempo
em que oferecem eficacia aprimorada de liberagao de ativos e de processo
de formulagdo. A presente invengao resolve esse problema.

SUMARIO DA INVENCAO

Esta invengao refere-se a composi¢des para cuidados pessoais

que tém pelo menos duas fases e a métodos de preparo das ditas composi-
coes, as quais sao inesperadamente suaves no contato com os olhos. As
composi§6es da presente invengao referem-se, mais especificamente, a
composigbes contendo componentes que, quando combinados um com o
outro, e sem a aplicagao de energia & composi¢do, organizam-se a si mes-
mos em lamelas e uma fase G esferulitica.

O termo "fase G" refere-se a uma fase lamelar de cristal liquido,
do tipo conhecido na literatura como "fase pura" ou "fase lamelar", e suas
texturas caracteristicas podem ser identificadas sob um microscépio com
polarizagao cruzada. Os termos "lamelas" ou "estrutura lamelar", para uso na
presente invencao, referem-se uma fase cristalina liquida ordenada na qual
uma pluralidade de camadas duplas estado dispostas em matrizes paralelas
separadas por camadas de agua. '

O termo "fase G esferulitica”, para uso na presente invengéao,
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refere-se a camadas duplas concéntricas alternadas com fase aquosa, com
um espacamento de fase G ou de fase G expandida, por exemplo, corpos
pequenos e arredondados presentes na composi¢ao, que pode ter uma es-
trutura fibrosa radial. O termo refere-se, também, a camadas de corpos esfé-
ricos ou esferoidais conformando a estrutura.

De preferéncia, as composigées da presente invengdo contém
agua e pelo menos um éster de acido graxo de poliglicerila, um acido graxo
e um sal do dito acido graxo, bem como um componente de filtro solar. As
composi¢cdes da presente invengado podem, de preferéncia, conter também
um agente umectante, um alcool graxo saturado de cadeia unica, poliéste-
res, 6leos de natureza hidrofobica e outros ingredientes cosméticos ou para
cuidados pessoais. De preferéncia, o acido graxo € um acido graxo saturado
de cadeia unica. Para a obtengao das estruturas autoformantes das compo-
sicdes da presente invengao, a razao adequada entre o acido graxo satura-
do de cadeia Unica e seu sal é, de preferéncia, de cerca de 1:2 a cerca de
1:4. De preferéncia, para a obtengédo das estruturas autoformantes das com-
posicdes da presente inven¢do, a razdo adequada entre o éster de acido

graxo de poliglicerila, o acido graxo e o sal do acido graxo precisa ser de

cerca de 1:1:2 ou maior.

BREVE DESCRICAO DOS DESENHOS

A figura 1 é um grafico representando os padrdes de difracdo de

raios X dés composicoes descritas no Exemplo 8.

A figura 2 é uma fotografia de microscopia eletronica de varredu-
ra ambiental (ESEM) da composigdo comparativa descrita no exemplo 9.

A figura 3 & uma fotografia de ESEM de uma composi¢do com-
parativa descrita no exemplo 9.

A figura 4 é uma fotografia de ESEM de uma composigdo em
branco do exemplo 9. ‘

A figura 5 é uma fotografia de ESEM de uma composigéo da in-
vengao descrita no exemplo 9. ‘
DESCRICAQ DETALHADA DAS MODALIDADES PREFERENCIAIS

As composigées da presente invengdo estdo, de preferéncia,
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sob a forma de uma composigao com pelo menos duas fases, com mais pre-
feréncia uma blenda estruturante de agua em 6leo. Estas contém, de prefe-
réncia, pelo menos um éster de acido graxo de poliglicerila, um acido graxo
e um sal do dito acido graxo, bem como um componente de filtro solar. Es-
ses elementos, quando combinados, formam estruturas multilamelares e es-
feruliticas auto-organizaveis. Descobriu-se, inesperadamente, que os sais de
acidos graxos produzem emulsdes estaveis ao longo de uma faixa de visco-
sidades com perfis estéticos e caracteristicas reoldgicas distintos.

Com mais preferéncia, as composi¢des da presente invengao
contém, ainda, pelo menos um alcool graxo saturado de cadeia tnica, pelo
menos um 6leo de natureza hidrofébica e agua.

A rede lamelar das composi¢des da presente invengdo mascara,
ou "oculta", os ingredientes oleosos e pesados presentes nas composigoes,
como filtro solar e petrolato, resultando em um "toque da pele" mais leve apés a
aplicagao. Portanto, quando aplicada a pele, a composi¢do ndo é oleosa ou
pesada, e nao se apresenta como uma camada oleosa e pegajosa sobre a
pele. As disposicées em bicamada da estrutura lamelar e esferulitica promo- R
vem a espalhabilidade do produto por toda a pele, e aumenta a compatibili-
dade do 6leo com a pele, resultando assim em um toque nao-gorduroso e/ou
nao-pegajoso.

~ A fase oleosa das composi¢ées da presente invengao precisa
conter pelo menos um alcool graxo, pelo menos um éster de acido graxo de
poliglicerila, pelo menos um acido graxo, pelo menos um sal metalico de aci-
do graxo e pelo menos um 6leo, ou mistura de 6leos, de natureza hidrofébi-
ca.

As composi¢cdes de cuidados pessoais auto-organizaveis da
presente invencao também incluem, de preferéncia, pelo menos um éster de
acido graxo de poliglicerila. Esses ésteres de acido graxo de poliglicerila po-
dem ser saturados ou insaturados e ramificados. Com mais preferéncia, os
ésteres de acido graxo de poliglicerila usados nas composigées da presente
invengao precisam ser ésteres de poliglicerila tendo de 16 a 22 atomos de

carbono. Com mais preferéncia, os ésteres de acido graxo de poliglicerila
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usados nas composi¢gdes da presente invengao precisam ser ésteres de aci-
do graxo de mono, di ou tripoliglicerila. Com a maxima preferéncia, &€ um és-
ter de acido graxo de cadeia saturada ou insaturada e ramificada, como iso-
estearato de poliglicerila-2, isoestearato de poliglicerila-4, triestearato de po-
liglicerila-4, oleato de poliglicerila-3, mono-oleato de diglicerol, monoesteara-
to de diglicerol e similares.

De preferéncia, os ésteres de acido graxo de mono, di ou tri-
poliglicerila usados nas composi¢des da presente invengéo precisam ter um
valor de HLB de cerca de 2 a cerca de 8. |

Os ésteres de acido graxo de poliglicerila precisam estar presen-
tes nas composi¢gbes desta invengdo a uma razdo, em relacdo ao compo-
nente de acido graxo, de cerca de 6:1 a cerca de 1:1.

As composi¢gbes auto-organizaveis para cuidados pessoais da
presente invencdo também incluem, de preferéncia, pelo menos um alcool
graxo soélido cadeia unica com hidrocarbonetos alifaticos contendo de cerca
de 14 a cerca de 22 atomos de carbono, e com pontos de fusdo na faixa de
cerca de 38°C a cerca de 71°C. Com mais preferéncia, esses alcoois graxos
solidos de cadeia unica tém de 16 a cerca de 20 atomos de carbono. Com a
maxima preferéncia, esses alcoois graxos solidos de cadeia Unica sdo sele-
cionados a partir do grupo consistindo em alcool cetilico, alcool estearico e
alcool araquidilico. A quantidade de alcool graxo nas composigées da pre-
sente invencao pode, de preferéncia, estar na faixa de cerca de 0,5% a cer-
ca de 10% e, com mais preferéncia, de cerca de 1,5% a cerca de 5%, em
peso da composi¢do. A quantidade precisa de alcool graxo ira variar depen-
dendo das caracteristicas desejadas de estética, reologia, dispersdo e com-
patibilidade dos componentes nas composi¢ées da presente invengao, bem
como da liberagdo dos ingredientes ativos escolhidos e da quantidade de
ingrediente ativo a ser liberada. O alcool graxo, se estiver presente, e o aci-
do graxo sao de preferéncia combinados, nas composigdes da presente in-
vencao, a uma razao de cerca de 1:2 a cerca de 1:4 (alcool graXo:écido gra-
X0).

De preferéncia, as composi¢des da presente invengao precisam
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conter um acido graxo saturado com um ponto de fusdo na faixa de cerca de
31°C a cerca de 80°C. Com mais preferéncia, os acidos graxos usados nas
composi¢des da presente invengao precisam ter de cerca de 10 a cerca de
22 atomos de carbono. Estes precisam se acidos graxos de cadeia reta.
Com a maxima preferéncia, os acidos graxos Uteis nas composigdes da pre-
sente inveng¢ao precisam incluir acido miristico, acido palmitico, acido estea-
rico, acido araquidico e similares. O acido graxo da maxima preferéncia é o
acido estearico.

A fase oleosa das composicdes da presente invengao precisam,
também, conter pelo menos um éleo. Para uso na presente invengao, o ter-
mo "6leo" significa um material hidrofébico que pode ajudar a equilibras as
forcas intermoleculares, para formar agregados de micela ou para limitar os
tamanhos das mesmas. Os 6leos servem, também, como ingredientes emo-
lientes para otimizar a espalhabilidade do produto, o toque da pele e a libe-
ragao de ingredientes ativos hidrofébicos por exemplo, mas nao se limitando
a, vitaminas D, E, K e A, bem como filtros solares. Os 6leos que sao uteis
para uso nas composicdes da presente invengao incluem uma variedade de
6leos a base de hidrocarboneto, silicones, derivados de acido graxo, gliceri-
deos, 6leos vegetais, derivados de oleo vegetal, ésteres de alquila, ésteres
de cera, derivados de cera de abelha, esterdis e fosfolipideos, bem como
combinagdes dos mesmos, na faixa de aproximadamente 20% a 50%, com
base no peso total da composicéao.

Os 6leos de hidrocarboneto adequados para uso preferencial'
nas composicoes e métodos da presente invengéo incluem petrolato, 6leo
mineral, ceras microcristalinas, esqualeno e combinagées dos mesmos. O
exemplo de 6leos de silicone adequados ao uso como materiais hidrofébicos
na presente invengdo incluem dimeticona, dimeticonol, fenil dimeticona e
polissiloxanos ciclicos, bem como combinagdes dos mesmos. Os éleos de
silicone com viscosidades de cerca de 0,5 a cerca de 100.000 centistokes a
25°C podem, também, ser uteis a composigao.

Os glicerideos uteis as composigdes da presente invengéo in-

cluem 6leo de ricino, 6leo de semente de girassol, 6leo de coco e seus deri-
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vados, 6leos vegetais e seus derivados, 6leo de babagu, 6leo de jojoba,
manteiga de carité, lanolina e combinag¢des dos mesmos. |

Os Oleos de éster alquilico incluindo, mas nao se limitando a,
ésteres isopropilicos de acidos graxos e ésteres de acidos graxos de cadeia
longa podem, também, ser adequados ao uso nas composicées da presente
invengdo. Com mais preferéncia, os seguintes ésteres alquilicos podem ser
uteis nas composi¢des da presente invengao: paimitato de isopropila, miris-
tato de isopropila, miristato de miristila, palmitato de isoexila, oleato de deci-
la, isononanoato de isononila e uma combinagdo dos mesmos.

Os agentes condicionadores para cabelos ou pele podem ser
usados nas composi¢cdes da presente invengao, incluindo, mas nao se limi-
tando a, umectantes, proteina e derivados de proteina como proteina de tri-
go, proteina de arroz e proteina do leite, agentes condicionadores a base de
silicone e lipidios, bem como combinagdes dos mesmos. Uma variedade
desses materiais pode ser empregada, seja na fase oleosa das composi-
¢cbes, seja em sua fase aquosa, dependendo de sua capacidade hidrofébica.
De pfeferéncia, esses agentes condicionadores precisariam estar presentes
nas composigcdes desta invengdo em uma quantidade de cerca de 0,01% a
cerca de 30%, com mais preferéncia de cerca de 0,1% a cerca de 20% e,
com a maxima preferéncia, de cerca de 0,5% a cerca de 10%, em peso da
composicao.

A fase aquosa das composigdes da presente invencédo esta, de
preferéncia, presente em quantidades de cerca de 30% a cerca de 50%, em
peso, em relagdo ao peso total da composi¢do. A fase aquosa contém, de
preferéncia, agua ou uma combinagao de agua e pelo menos um alcool poli-
hidrico. De preferéncia, esses alcoois poliidricos podem ser escolhidos do
grupo consistindo em glicois, gliceréis, polietileno glicol, propileno glicol, ou-
tros ingredientes solGveis em agua e similares. As composicdes da presente
invengdo podem também incluir, de preferéncia, pequenas porcentagens de
agentes espessantes, inclusive polimeros para a fase aquosa, de cerca de
0,01% a cerca de 0,5% peso/peso, inclusive as familias de celulose e/ou

carbémero, bem conhecidas na técnica. De preferéncia, a fase aquosa das
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composig¢des da presente invengao precisa ter um pH de pelo menos 5.

Os espessantes sdo selecionados, de preferéncia, do grupo
consistindo em espessantes de agua inorganicos, materiais poliméricos car-
regados, polimeros sollveis em agua e misturas dos mesmos. Os espessan-
tes de agua inorganicos incluem, de preferéncia, ingredientes selecionados
do grupo consistindo em silicas, argilas como laponita, amidos modificados e
misturas dos mesmos. Os espessantes de agua poliméricos carregados in-
cluem, de preferéncia, polimero cruzado de acrilatos/acrilato de alquila C10-
30, carbémeros, copolimero de acriloil dimetil taurato de amonio/VP, acriloil

dimetil taurato de amdnio, poliacrilamida e misturas dos mesmos. Os polime-

ros soluveis em agua incluem, de preferéncia, géis celulésicos, fosfatos de

hidroxil propil amido e misturas dos mesmos.

Quando presentes, os agentes espessantes hidrofilicos ajudam
na suspenséo e/ou na liberagéo eficaz dos ingredientes hidrofilicos sobre a
pele ou o couro cabeludo. A fase aquosa precisa ter, de preferéncia, um pH
de cerca de 5 a cerca de 8, com mais preferéncia de cerca de 6 a cerca de

7. O pH adequado pode ser obtido mediante o uso de ajustadores de pH

para facilitar a obtengéo de uma faixa de pH adequada.

A fase oleosa das composi¢gdes da presente invengéo precisa
também incluir, de preferéncia, pelo menos um composto de eletrélito. Esse
composto de eletrélito precisa incluir, de preferéncia, pelo menos um sal de
acido graXo contendo ions metalicos alcalinos ou alcalino-terrosos, inclusive
ions metalicos bivalentes como magnésio, célcio, aménio e misturas dos
mesmos, bem como similares. Com mais preferéncia, esses eletrdlitos preci-
sam ser estearato de magnésio. De preferéncia, os compostos de eletrélito
Gteis nas composi¢cdes da presente invengdo precisam ser adicionados a
fase oleosa da composi¢do. A quantidade de eletrdlito nas composi¢des da
presente invengao situa-se, de preferéncia, na faixa de cerca de 0,1% a cer-
ca de 20%, com base no peso total da composigdo. Com mais preferéncia,
0s mesmos precisam estar presentes em uma quantidade de cerca de 1% a
cerca de 10%, em peso da composigdo. Os respectivos acido graxo e ions

metalicos sdo tipicamente combinados a uma razao de cerca de 1:4 a cerca
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de 1:2. Os acidos graxos saturados preferenciais tém entre 10 e 22 carbo-
nos, conforme acima descrito.

Sem se ater a teoria, acredita-se que a natureza auto-organi-
zavel das composicdes da presente invengao tem por base as relagbes es-
truturais e quimicas apresentadas a seguir. Os sais metalicos de acido graxo
de cadeia longa s&o moléculas compostas de ions carregados e uma cauda
hidrofébica com uma ligagéo iénica que impede a separagao entre o ion me-
talico e a cauda do hidrocarboneto de cadeia longa. Como uma unidade, os
sais metalicos de acidos graxos de cadeia longa influenciam fortemente uma
maior compactagédo da estrutura como um todo, e um grau mais alto de or-
ganizagao cristalina das composigdes, pelo fato de haver uma menor incli-
nagao das cadeias de hidrocarbonetos, o que diminui a area ocupada por
cada molécula.

A correlagéo entre o sal metalico de acido graxo e seu compor-
tamento na fase pode ser compreendida por meio de um modelo geométrico
bem conhecido: o parametro critico de compactagdo. Nas comp'osigées da
presente invengdo, o sal metalico de acido graxo desempenha um papel im-
portante na formagdo de uma estrutura auto-organizavel, ao contribuir com
um “fator critico de compactagao" para os estruturantes (incluindo os ihgref
dientes como acido graxo, alcool graxo, 6leo hidrofébico e éster de acido
graxo) préximo de 1. O "pardmetro critico de compactag¢ao” é definido con-
forme exposto a seguir: v/aolc, em que ao=area do grupo principal, v=volume
da cauda hidrofébica e lc=comprimento da cauda hidrofébica.

De acordo com esse modelo, 0 comprimento da cauda hidrofébi-

ca da estrutura como um todo precisa ser de cerca de 4/3 daquele do raio de

uma micela, para formar uma estrutura lamelar. O sal metalico de acido gra-

X0 proporciona esse comprimento extra necessario para formar uma estrutu-
ra bidimensional espontanea. Além disso, ao contrario das moléculas anfifili-
cas, que podem ser separadas dependendo do ambiente hidrofébico ou hi-
drofilico, a forte ligagéo i6nica entre o grupo polar metalico e a cauda de hi-
drocarboneto impede a separagdo ao mesmo tempo em que aumenta a es-

tabilidade da bicamada lamelar.
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Os ingredientes ativos de filtro solar adequados ao uso nas
composi¢des da presente invencgao incluem, de preferéncia, filtros solares
fisicos como dioxido de titanio e éxido de zinco. Esses 6xidos metalicos precisam
ter um tamanho de particula na faixa de cerca de 10 nhm a cerca de 100 nm. Os
6xidos metalicos que sao Uteis nas composicdes da presente invengdo podem
ser revestidos com dimeticona, alcoxi titanatos, metil polissiloxanos, silica e/ou
alumina, bem como misturas dos mesmos. Ha uma ampla variedade de ati-
vos quimicos de filtro solar adequados ao uso nesta invengao, incluindo as
classes quimicas principais dos filtros UV: PABA e p-aminobenzoatos, silicila-
tos, cinamatos, benzofenonas, antranilatos, dibenzoil metanenos, derivados
de canfora e misturas dos mesmos, bem como similares. A quantidade ade-
quada de filtro solar presente nas composi¢gdes da presente invengao ira va-
riar dependendo dos tipos de filtros solares escolhidos, bem como dos valo-
res para UVB e/ou UVA desejados.

Os ingredientes adicionais que podem ser incorporados as com-
posices da presente invengao incluem conservantes, ativos antimicrdbianos
e fungicidas, que séo capazes de destruir micrébios, evitar o desenvolvimen-
to de micrébios ou evitar a agdo patogénica de micrébios. Estes podem estar
presentes em quantidades eficazes para impedir a proliferagcdo de micrébios
nas composi¢des da presente invengao, de modo a conservar sua estabili-
dade microbiolégica por longos periodos de tempo e sob diferentes condi-
¢cbes ambientais.

De preferéncia, os ativos antimicrobianos ou fungicidas podem

- estar presentes nas composi¢coes da presente invengdo em quantidades de

cerca de 0,001% a cerca de 5,0%, em peso da composicgdo. Com a maxima
preferéncia, esses ativos podem estar presentes nas composi¢ées da pre-
sente invencao em quantidades de cerca de 0,1% a cerca de 2%, em peso
da composicdo. Esses ingredientes ativos antimicrobianos e fungicidas in-
cluem, de preferéncia, fendxi etanol, parabenos, metil isotiazolinona, clorofe-
nesina e similares. Além disso, hidrocortisona, tetraciclina, ibuprofeno, na-
proxeno, acetaminofeno, peréxido de benzoila, acido salicilico, acido lipoico,

zinco piritiona, cloridrato de lidocaina, clotrimazol, acido araquidonico e mis-
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turas dos mesmos podem estar incluidos nas composicdes da presente in-
vengao.

Acredita-se que as composi¢des da presente invengdo possam,
também, ser usadas para conferir suavidade no contato com os olhos a
composigdes contendo tensoativos, como produtos de lavagem e xampus.
Essas composi¢des podem conter, em adigéo a acidos graxos, o sal do dito
acido graxo e éster de acido graxo de poliglicerila, ingredientes tensoativos
incluindo, mas néo se limitando a, aqueles apresentados a seguir. |

Em uma modalidade, a composi¢do contém um ou mais tensoa-
tivos. Em uma modalidade, a composicao contém um tensoativo formador de
espuma. Para uso na presente invengao, o termo "tensoativo formador de
espuma” significa um tensoativo que gera espuma quando combinado com
agua e mecanicamente agitado. Em uma modalidade, o tensoativo formador
de espuma tem uma leitura inicial quanto a altura da espuma de pelo menos
20 mm, como pelo menos 50 mm, no método de teste padrio para proprie-
dades de formagado de espuma de agentes ativos de superficie, D1173-53,
apresentado em "ASTM Annual Book of ASTM Standards 1001", secéo 15,

‘Volume 15.04 (usando-se uma concentracédo de 5 gramas por litro, uma

temperatura de 49°C, e teor de dureza da agua de 2,1 graos por litro (8
graos por galao)). Os exemplos de tensoativos formadores de espuma inclu-
em, mas nao se limitam a, tensoativos formadores de espuma anidénicos,
nao-iénicos, catidnicos e anfotéricos.

Alguns exemplos nao-limitadores de tensoativos anidnicos for-
madores de espuma incluem aqueles selecionados do grupo consistindo em
sarcosinatos, sulfatos, isetionatos, tauratos, fosfatos, lactilatos e glutamatos.
Os exemplos especificos incluem, mas nao se limitam a, aqueles seleciona-
dos do grupo consistindo em lauril sulfato de sédio, lauril sulfato de aménio,
lauret sulfato de aménio, lauret sulfato de soédio, tridecet sulfato de sodio,
cetil sulfato de aménio, cetil sulfato de sédio, cocoil isetionato de amoénio,
lauroil isetionato de sédio, lauroil lactilato de sédio, lauroil lactilato trietano-
lamina, caproil lactilato de sédio, lauroil sarcosinato de sodio, miristoil sarco-

sinato de s6dio, cocoil sarcosinato de sédio, lauroil metil taurato de sédio,
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cocoil metil taurato de sédio, lauroil glutamato de sédio, miristoil glutamato
de sddio e cocoil glutamato de sédio, bem como misturas dos mesmos.

Alguns exemplos nao-limitadores de tensoativos nao-ibnicos
formadores de espuma incluem aqueles selecionados do grupo consistindo
em glicosideos de alquila, poliglicosideos de alquila, poli-hidroxi amidas de
acido graxo, ésteres de acido graxo alcoxilados, ésteres de sacarose forma-
dores de espuma, éxidos de amina e misturas dos mesmos. Os exemplos
especificos incluem, mas nao se limitam a, tensoativos ndo-idnicos como
aqueles selecionados do grupo consistindo em C8-C14 glicose amidas, C8-
C14 poliglicosideos de alquila, cocoato de sacarose, laurato de sacarose,
6xido de lauramina, 6xido de cocoamina e misturas dos mesmos.

Alguns exerhplos nao-limitadores de tensoativos anfotéricos for-
madores de espuma (que incluem, também, tensoativos zwitteridnicos for-
madores de espuma) sdo aqueles selecionados do grupo consistindo em
betainas, sultainas, hidréxi sultainas, alquiliminoacetatos, iminodialcanoatos,
aminoalcanoatos e misturas dos mesmos.

Alguns exemplos né&o-limitadores de tensoativos anfotéricos da
presente invengdo incluem lauroanfodiacetato dissédico, lauroanfoacetato
sodico, cetil dimetil betaina, cocoamidopropil betaina, cocoamido propil hi-
dréxi sultaina e misturas dos mesmos.

Na formulagéo da composigéo de filtro solar da presente inven-
¢ao, descobriu-se que a composigéo de filtro solar da invengéo, que inclui
filtros solares inorganicos, tem estabilidades de fase substanciais ao longo
do tempo, ou falta de sinérese. Por exemplo, as amostras foram colocadas
em um forno a 40°C, 50°C e 60°C pela duragdo de 6 meses, sem apresentar
qualquer sinérese ou separagado de fases, mantendo propriedades reolégi-
cas constantes. Um método para fabricagdo de uma composigao de acordo
com a presente invengao inclui as seguintes etapas: a fase oleosa precisa
ser preparada mediante a misturagao de pelo menos um acido graxo, pelo
menos um sal de acido graxo metalico e pelo menos um éster de acido gra-
xo de poliglicerila. Opcionalmente, a fase oleosa pode conter, com mais pre-

feréncia, pelo menos um alcool graxo, e déleos de hidrocarboneto e/ou glice-
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rideos. A mistura é entdo aquecida até a temperatura de fusdo de cerca de
60°C a cerca de 75°C. E importante que a temperatura seja mantida inferior
aquela do ponto de fusdo dos componentes de acido graxo e alcool graxo
das composi¢cdes da presente invengao. Separadamente, uma fase aquosa
é preparada mediante a combinacao de espessantes, conservantes e agen-
tes umectantes. Os espessantes s&do selecionados, de preferéncia, do grupo
consistindo em espessantes de agua inorganicos, materiais poliméricos car-
regados, polimeros sollveis em agua e misturas dos mesmos. Os espessan-
tes de agua inorganicos adequados ao uso nas composi¢des da presente
invencao incluem silicas, argilas como laponita, amido modificado ou mistu-
ras dos mesmos. Os espessantes de agua poliméricos incluem polimero
cruzado de acrilatos/acrilato de alquila C10-30, carbdmeros, copolimero de
acriloil dimetil taurato de aménio/VVP, acriloil dimetil taurato de amdnio, polia-
crilamida, carbopéis ou misturas dos mesmos. Os polimeros soluveis em
agua podem incluir polimeros como gel celulésico, fosfato de hidroxilpropill
amido e misturas dos mesmos.

A fase aquosa é entdo adicionada a fase oleosa, sob mistura-

c¢ao. Os filtros solares inorganicos podem, entdo, ser adicionados a compo-

sicdo como ingredientes ativos de filtro solar. De preferéncia, esses filtros
solares inorganicos sao pré-dispersos em 6leos, glicerideos e/ou derivados
de acido graxo separadamente, antes da adicdo aos demais ingredientes da
fase oleosa, de modo a garantir uma dispersdo uniforme das particulas.

De preferéncia, usando o método de distribuicao definido no E-
xemplo 9, as paﬂiculas de filtro solar contidas nas composi¢des desta inven-
¢ao sao distribuidas de modo que o indice de distribuicdo seja ao menos
70%, com mais preferéncia ao menos cerca de 80%.

Os exemplos a seguir servem para exemplificar as composi¢des
e os métodos desta invengdo, mas ndo devem ser considerados como limi-
tando de qualquer modo o escopo ou a abrangéncia da invengéo.

Exemplo 1:
Uma composigdo de acordo com esta invengao foi produzida da

seguinte forma: foram adicionados a um recipiente, um de cada vez, os in-
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gredientes isoestearato de poliglicerila-4, alcool cetilico, acido estearico, es-
tearato de magnésio e éleos. Os ingredientes foram aquecidos entre 60°C e
75°C, sob agitacdo. Em um béquer separado foram adicionados agua e es-
pessante €, uma vez obtida a hidratagdo, um ajustador de pH foi adicionado
para se obter um pH de cerca de 6 a cerca de 7. Um outro espessante, hi-
droxietilcelulose modificada, foi adicionado a mistura sob agitacdo. Uma vez
obtida uma uniformidade, umectantes e conservantes foram adicionados sob
aquecimento até 60 a 75°C. A fase aquosa foi, entdo, adicionada a fase ole-
osa sob misturagao. A composicao foi resfriada até a temperatura ambiente.
A seguinte formulagao basica foi criada com o uso do mesmo

processo descrito acima, com os ingredientes expostos a seguir.

Férmula A

Ingrediente Férmula 1
Agua g.s.
Espessante 0,07
Ajustador de pH 0,03
Umectante 3
Conservante 0,6
'Isoestearato de poliglicerila-4 6,6
Alcool cetilico 1,65
Acido estearico 3.3
Estearato de magnésio 6,6
Oleo 34

Exemplo 2: formulagdes de filtro solar. As formulag¢des de filtro solar podem
ser criadas com o uso do mesmo processo descrito acima, com os ingredi-

entes expostos a seguir.

Fase Ingrediente % em peso

Agua Agua q.s.
Espessante 0,02 a 0,09
Umectante : 1a3

Conservantes 05a0,6
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Ajustador de pH Hidréxido de sédio q.s.parapH6a7
Oleo Ester de acido graxo 1a6,6
Alcool graxo 0,5a1,65
Acido graxo 1a3,3
Sal de acido graxo 2a6,6
Oleo 22a34
Filtro solar Diéxido de titanio 8a11
Oxido de zinco 4a5

Exemplo 3: Filtro solar com éleo de fragrancia

As formulagdes de logao apresentadas a seguir podem ser cria-
das com o uso do mesmo processo descrito no exemplo 1, com os ingredi-

entes expostos a seguir.

Fase Ingrediente % em peso
Agua Agua q.s.
Espessante 0,02 a 0,09
Umectante 1a3
Conservantes 0,5a0,6
Ajustador de pH - Hidréxido de sédio g.s.parapH6a7
Oleo Ester de acido graxo 1a6,6
Alcool graxo 0,5a 1,65
Acido estearico 1a3,3
Sal de acido graxo 2a6,6
Oleo 21,8a34
Filtro solar Dioxido de titanio 8a11
Oxido de zinco 4a5
Fragrancia Fragrancia 0,2

Exemplo 4: Filtro solar com éleo ativo

. As formulagdes de logdo apresentadas a seguir podem ser cria-
das com o uso do mesmo processo descrito no Exemplo 1, com os ingredi-

entes expostos a seguir.
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Fase Ingrediente % em peso
Agua Agua q.s.
Espessante 0,02a0,09
Umectante 1a3
Conservantes 0,5a0,6
Ajustador de pH Hidroxido de sédio g.s.parapH6a7
Ester de acido graxo 1a6,6
Alcool graxo 0,5a1,65
Acido estearico 1a23,3
Sal de acido graxo 2a6,6
Oleo 21,8 a 34
Filtro solar : Di6xido de titéanio 8a11
| Oxido de zinco 4a5
Fragrancia Fragrancia 0,2
Oleo_ ativo : Oleo ativo 0,1a1
Exemplo 5

As formulagbes de creme para a pele apresentadas a seguir po-
dem ser criadas com o uso do mesmo processo descrito no exemplo 1, com
~ os ingredientes expostos a seguir.

Exemplo 2. Creme para a pele

Fase - Ingrediente - % em peso
Agua - Agua q.s.
o ‘ Carbdmero 0,04
Glicerina , | 5
Conservantes 0,8
Ajustador de pH Hidréxido de sodio g.s.parapHde6a7
Oleo Isoestearato de poliglicerila-4 3.2 |
' Alcool cetilico 0,8
Acido estearico | 1,6
Estearato de magnésio 3,2
Acido triglicerideo C18-C36 3

Cera microcristalina
Neopentanoato de isodecila
Miristato de isopropila
Dimeticona

- 0 ~N O
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Exemplo 6: Locdo para bebés

A formulagédo de logdo apresentada a seguir pode ser criada
com o uso do mesmo processo descrito no exemplo 1, com os ingredientes
expostos a seguir.

Locao para bebés

Fase Ingrediente % em peso
Agua Agua g.s.
Hidréxi etil celulose 0,2
Glicerina 5
Fendxi etanol 0,5
Metil parabeno 0,2
Etil parabeno 0,1
Oleo Isoestearato de poliglicerila-4 3,6
Alcool cetilico 0,9
Acido estearico 1,8
Estearato de magnésio 3,6
Palmitato de etilexila 3
Petrolato 6
Estearato de glicerila 2
Miristato de isopropila 8
Dimeticona 1

Exemplo 7: Avaliagéo da estrutura fisica das composicdes

Para avaliar a presenga de uma estrutura lamelar e esferulitica,
a formula foi examinada mediante o uso de difrag&o de raios X a baixo angu-
lo (SAXS, e microscopia eletrénica de varredura com criogenia (crio-SEM). O
padrao de dispensdo SAXS da amostra ilustra a existéncia de duas fases
lamelares, sendo uma fase de natureza G esferulitica quanto a seu pico e
sua intensidade, com espagamento d de 51,5 A° e 45,8 A° respectivamente.
A relagao entre o pico de primeira ordem e os picos de baixa intensidade,
segundo, terceiro e quarto, confirma a estrutura lamelar. Esse padrao é refle-

tido na figura 1.
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Exemplo 8: Avaliacdo quanto a suavidade no contato com os olhos

Um método in vitro usando o modelo de cérnea Epi-Ocular foi
usado para avaliar as composi¢des da presente invengado quanto a suavida-
de no contato com os olhos. O modelo Epi-Ocular € um modelo de cérnea
derivado de queratinécitos humanos, que é entao tratado com o item para
teste durante 3, 30 e 60 minutos. A viabilidade da célula &, entdo, medida
quantitativamente apés extracao a partir do tecido. E calculado o ponto no
tempo em que 50% das células estao mortas (ET50), o que permite a classi-
ficacdo do item testado. O critério para aprovagéo no resultado do teste Epi-
ocular & que o ponto no tempo de ET50 seja maior que ou igual a 24 horas. -
Tabela 1 - itens para teste

n° Item

1 Férmula A

2 Foérmula A com filtros solares fisicos, TiO2 e ZnO

3 Férmula A com fragrancia

4 Férmula A com éleo ativo
Tabela 2 - Resultados ‘

n° Item

1 ET50 >/= 24 horas -- suave

2 ET50 >/= 24 horas -- suave

3 ET50 >/= 24 horas -- suave

4 ET50 >/= 24 horas -- suave

Exemplo 9: Avaliagdo da distribuicdo de particulas de filtro

A finalidade deste exemplo é mostrar como seria a distribuigéo
das particulas de filtro se elas fossem espalhadas sobre um substrato ou
sobre a pele. Uma vez que estudos anteriores, como o descrito em Teich-
mann et al. (J. Biomed. Opt., Vol. 11, 064005 (2006)) mostram a distribuigao
como vertical em relagédo a superficie da pele, foi desenvolvido um método
que mostra a distribuicao lateral.

Para se poder avaliar a espalhabilidade e a distribuicdo das

particulas da presente invengao e de particulas de formulagdes de filtro solar
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comparativas, usou-se microscopia eletrénica de varredura ambiental
(ESEM - environmental scanning electron microscopy) para ver a distribuicao
das particulas inorganicas do filtro solar. O instrumento de ESEM usado foi
0 microscopio TM-1000 Tabletop Microscope (Hitachi High Technologies
America Inc, Schaumburg IL). Os parametros de coleta foram: tensido de
aceleragéo: 15.000 V, ampliagdo: 10.000 X, corrente de emissd0:40,8 mA,
velocidade de varredura: slow3, tamanho da imagem: 1280x1040 pixels.
Filmes de formulagdes de filtro solar foram criadas da seguinte forma: 3
gotas de 50 uL da formulagéo foram depositadas em um padréo de coluna
sobre VITRO-SKIN (IMS Inc, Portland ME) hidratado; as gotas foram
espalhadas sobre um filme continuo usando-se uma barra de nivelamento
com um vao de 500 um; pequenas tiras do filme foram cortadas e montadas
para analise por ESEM. Apo6s a secagem de um dia para o outro, foram
feitas micrografias por ESEM das amostras, com ampliagdo de 10.000
vezes, tanto para as amostras do filme com filtro solar, quanto para as
amostras em branco de controle VITRO-SKIN. As micrografias foram
analisadas no Adobe Photoshop 7.0 ou no Adobe Photoshop 11 (Adobe
Systems Incorporated, San Jose, CA) usando-se o seguinte procedimento:
para cada amostra, a intensidade do limiar foi gerada pela média da 972
intensidade porcentual (do histograma) de trés regides de 300x300 pixels do
controle VITRO-SKIN. Usando-se o limiar calculado, foi gerada uma

imagem em preto e branco na qual as areas brancas sdo mais claras que o

controle e as areas pretas sdo mais escuras que o controle. O “indice de
distribuicdo” € a porcentagem de pixels brancos na imagem binaria. As
formulagdes testadas foram as seguintes: Férmula A com 17,17% de particulas
de filtro inorganico de UV (Exemplo 1 da invengdo), filtro solar Burt's Bees
Chemical Free Sunscreen com FPS 15 (Burt's Bees, Durham, NC) (exemplo
comparativo 1) e filtro solar hidratante California Baby Moisturizing
Sunscreen No Fragrance com FPS 18 (California Baby, Los vAngeIes, CA)

(exemplo comparativo 2). Os exemplos comparativos escolhidos como

- particulas de filtro usadas para fornecer protecdo solar foram particulas

inorgénicas. A Vitro Skin nédo tratada foi também analisada e é chamada de :
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‘branco”. Todas as amostras foram testadas em triplicata.

indice de distribuicao média Desvio padrao do indice de
distribuicdo
Férmula A 83,3 ' 11,6
Comparativo 1 454 11,1
Branco 2,3 1.4
Comparativo 2 8,9 8,3

Conforme mostrado nas figuras e nos dados acima, o exemplo 1
da presente invengéo fornece uma distribuicao de particulas de filtro de ao
menos 70%. Os exemplos comparativos ndo apresentam uma distribuiciao
como esta. Uma distribui¢ao uniforme de particulas forneceria uma cobertura
uniforme e completa da pele, fornecendo, portanto, uma protecdo melhor

contra radiagéo ultravioleta em uma proporgao maior da pela exposta.
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REIVINDICAGOES

1. Composicao de filtro solar para uso topico, tendo pelo menos
duas fases, que é uma estrutura autoformante lamelar e esferulitica que
compreende: pelo menos um éster de acido graxo de poliglicerila, pelo me-
nos um acido graxo, e pelo menos um sal de acido graxo metalico, pelo me-
nos um filtro solar € uma fase aquosa.

2. Composigao, de acordo com a reivindicagdo 1, em que o dito
acido graxo e o dito sal de acido graxo metalico estao presentes na compo-
sicdo a uma razao de cerca de 1:2 a cercade 1:4.

3. Composigao, de acordo com a reivindicagdao 1, em que o dito
acido graxo, o dito éster de acido graxo de poliglicerila e o dito sal de acido gra-
xo metalico estao presentes na composi¢édo a uma razao de cerca de 1:1:2.

4. Composicao, de acordo com a reivindicagao 1, em que o dito

ester de acido graxo de poliglicerila e o dito acido graxo estdo presentes na

dita composi¢ao a uma razao de cerca de 6:1 a cerca de 1:1.

5. Composigdo, de acordo com a reivindicacdo 1, em que a dita
composi¢cao compreende, adicionalmente, um alcool graxo.

6. Composigdo, de acordo com a reivindicagdo 5, em que o dito

alcool graxo € um alcool graxo de cadeia reta tendo de 14 a 22 atomos de

carbono.
7. Composigdo, de acordo com a reivindicagado 1, em que o dito

acido graxo € um acido graxo de cadeia reta tendo de 10 a 22 atomos de

~carbono.

8. Composicao, de acordo com a reivindicagéo 7, em que o dito
acido graxo é selecionado do grupo que consiste em &cido miristico, acido
palmitico, acido estearico e acido araquidico.

9. Composigao, de acordo com a reivindicagdo 8, em que o dito
acido graxo é acido estearico.

10. Composicao, de acordo com a reivindicagao 1, em que o dito
sal do dito acido graxo é selecionado do grupo que consiste em sais de alcali
e de metal alcalino.

11. Composicao, de acordo com a reivindicagdo 10, em que o
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dito sal do dito acido graxo € um sal de metal alcalino.

12. Composigdo, de acordo com a reivindicagdo 11, em que o
dito sal de metal alcalino é selecionado de magnésio, calcio, aménio e mistu-
ras dos mesmos.

13. Composicéo, de acordo com a reivindicagao 1, em que a dita
fase aquosa tem um pH de pelo menos 5.

14. Composig¢éo, de acordo com a reivindicagao 1, em que a dita
composi¢ao compreende, adicionalmente, pelo menos um éleo.

15. Composi¢édo, de acordo com a reivindicagéo 14, em que o
dito pelo menos um dleo é selecionado do grupo que consiste em vitaminas
D, E, K e A, filtros solares, 6leo a base de hidrocarboneto, silicones, deriva-
dos de acido graxo, glicerideos, 6leos vegetais, derivados de éleo vegetal,
ésteres de alquila, ésteres de cera, derivados de cera de abelha, esterodis e
fosfolipideos, e misturas dos mesmos.

16. Composigéo, de acordo com a reivindicagdo 1, em que a dita
composigdo compreende, adicionalmente, pelo menos um alcool poli-hidrico.

17. Composicéo, de acordo com a reivindicagao 1, em que a dita

composigao é fisicamente estavel durante pelo menos 60 dias a 60°C.

18. Composigao, de acordo com a reivindicagao 1, em que o dito
componente de filtro solar € um filtro solar organico.

19. Composigéo de filtro solar, de acordo com a reivindicagéo 18,

~em que o dito componente de filtro solar orgénico é selecionado do grupo que

consiste em PABA e p-aminobenzoatos, silicilatos, cinamatos, benzofenonas,
antranilatos, dibenzoil metanenos, derivados de canfora e misturas dos mesmos.

20. Composicéao de filtro solar, de acordo com a reivindicagéo 1,
em que o dito componente de filtro solar &€ um filtro solar inorganico.

21. Composigao de filtro solar, de acordo com a reivindicagdo
20, em que o dito filtro solar inorganico é selecionado do grupo que consiste
em oxido de zinco, diéxido de titanio e misturas dos mesmos.

22. Composigao de filtro solar, de acordo com a reivindicagdo 21,

em que o filtro solar inorgénico fornece uma distribuicdo de ao menos 70%.
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Fig. 2
Exemplo comparativo 1
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Fig. 3

Exemplo comparativo 2
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Fig. 4

Branco processado
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Fig. 5
Exemplo 1 da invengéo
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RESUMO
Patente de Invengao: "COMPOSIGOES DE FILTRO SOLAR PARA CUIDADOS
PESSOAIS COM REDUZIDA IRRITAGAO OCULAR".

A presente invengdo refere-se a uma composigdo auto-organi-
zavel lamelar e esferulitica que € estavel e requer uma quantidade minima
de energia, compreendendo: agua para mistura, alcool graxo, acido graxo,
sal de acido graxo, éster de acido graxo de poliglicerila e 6leos. A presente
invengdo refere-se a uma composigdo que pode oferecer os beneficios de
suavidade no contato com os olhos, distribuigdo uniforme dos filtros solares

fisicos sobre a pele e estabilidade otimizada.



	BIBLIOGRAPHY
	DESCRIPTION
	CLAIMS
	DRAWINGS
	ABSTRACT

