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(57) Abstract: The invention relates to the use of at least one ether guanidine of the general formula (I) and/or a salt or hydrate
thereof, where R' = -CH,-CH,-CH,-O-R?, where R® is a linear or branched hydrocarbon radical having 6 to 22 carbon atoms, and
R? = H or an optionally branched hydrocarbon radical optionally comprising double bonds having 1 to 22 C atoms, for reducing
the growth of microorganisms, and to cosmetic and pharmaceutical formulas comprising at least one ether guanidine of the general
formula (I).

(57) Zusammenfassung: Gegenstand der Erfindung ist die Verwendung mindestens eines FEtherguanidins der allgemeinen For-
meln (I) und/oder seines Salzes oder Hydrates, in dem R! = -CH,-CH,-CH,-O-R? mit R? linearer oder verzweigter Kohlenwasser-
stoffrest mit 6 bis 22 Kohlenstoffatomen, und R* = H oder ein gegebenenfalls verzweigter, gegebenenfalls Doppelbindungen ent-
haltender Kohlenwasserstoffrest mit 1 bis 22 C-Atomen, ist zur Reduktion des Wachstums von Mikroorganismen, sowie kosmeti-
sche und pharmazeutische Formulierungen enthaltend mindestens ein Etherguanidin der allgemeinen Formeln (I).
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Antimikrobielle Etherguanidine

Gebiet der Erfindung

Die Erfindung betrifft die Verwendung von Etherguanidinen
als antimikrobiellen Wirkstoff in insbesondere kosmetischen

und/oder pharmazeutischen Zubereitungen.

Antimikrobielle Wirkstoffe finden Dbreite Anwendung in
kosmetischen Desodorantien, Antischuppen- und Antiakne-
Formulierungen, FuBpflege- und Intimhygienemitteln, Mund-
hygiene- und Zahnpflegeprodukten, sowie Desinfektions-

mitteln.

Kérpergeruch entsteht wvor allem, wenn der zunachst
geruchlose Schweill durch Mikroorganismen auf der Haut
zersetzt wird. Erst die mikrobiellen Abbauprodukte
verursachen den unangenehmen Schweilgeruch. Dieser entsteht
insbesondere dort, wo eine hohe Dichte an Schweildriisen
besteht und zudem eine hohe Dichte an geruchserzeugenden
Keimen wie Corynebacterium xerosis vorliegt, wie =z. B.

unter den Achseln.

Auch bestimmte Hauterkrankungen stehen im Zusammenhang mit
UbermédBigem Wachstum unerwinschter Mikroorganismen auf der
Haut. So wird Akne unter anderem durch unkontrollierte
Vermehrung des anaeroben Hautbakteriums Propionibacterium
acnes verursacht. Soor oder Candidose wird durch Candida
albicans ausgeldst. Schuppen werden u. a. in Zusammenhang

mit dem Pilz Malassezia Furfur gebracht.
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Im Bereich der Mundhygiene spielen Mikroorganismen z.B. bei
der Entstehung von Karies und Zahnbelag eine wesentliche
Rolle. Mit wverantwortlich fir die Bildung wvon Karies ist

zum Besipiel Streptococcus mutans.

Stand der Technik

Die Verwendung antimikrobieller Wirkstoffe in kosmetischen
Formulierungen, insbesondere in kosmetischen Desodorantien,
Anti-Schuppenshampoos und Anti-Akne-Cremes 1ist aus dem

Stand der Technik hinlanglich bekannt.

Das Spektrum von beispielsweise Deo-Zubereitungen reicht
von festen Formulierungen iber fliissige oder cremeartige
O/W oder W/O Emulsionen bis zu wadssrigen, alkoholischen
oder O6lhaltigen fliissigen Systemen. Aulerdem decken solche
Zubereitungen einen groBen pH-Bereich ab, der wvon etwa 2
bis etwa 12 reichen kann.

Hieraus ergeben sich nicht nur hohe Anforderungen an die
Stabilitat eines Dbioziden Wirkstoffes (insbesondere soll
unter den genannten Bedingungen keine Hydrolyse oder
Alkoholyse stattfinden), sondern auch an die Wirksamkeit,
die 1im gesamten pH-Bereich der mdglichen Zubereitungen

moéglichst konstant sein soll.

Anwendung findet z. B. Triclosan (5-Chlor-2-(2,4-dichlor-
phenoxy) -phenol) das antimikrobielle Wirkung gegen ein
breites Spektrum von Mikroorganismen zeigt. Aufgrund der
Breitbandwirkung wirkt sich Triclosan nachteilig auf die
Mikroflora der Haut aus, auBerdem besteht aufgrund der
spezifischen Wirkungsweise die Gefahr der Bildung von

Resistenzen.
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Aus dem Stand der Technik ist bekannt, dass Guanidine und
Etherguanidine antimikrobielle Wirkung =zeigen. So gsind
bereits 1965 in GB 1112307 Etherguanidine als Wirkstoffe
gegen Pilze und Bakterien beschrieben. Es werden aber keine
Beispiele fir einen Einsatz in entsprechenden kosmetischen

und/oder pharmazeutischen Zubereitungen gegeben.

In DE 19527313 werden Guanidinderivate als Bestandteile wvon
Hautkosmetika beschrieben. Ein Hinweils auf antimikrobielle

Wirkung der Guanidinderivate findet sich jedoch nicht.

In DE 1107215 werden biozide Guanidinverbindungen
beschrieben, die sich durch groBle Wirkungsbreite und gute
bakterizide Wirkung auszeichnen sollen. Es wird weiterhin
beschrieben, dass die Mittel fur sich alleine, in L&sung
sowie in Salbengrundlagen und Cremes gebraucht werden

konnen.

Aufgabe der Erfindung war es, Wirkstoffe zur Verfiigung =zu
stellen, die anitmikrobielle Eigenschaften aufweisen und
daflir geeignet sind, in kosmetische und pharmazeutische

Formulierungen eingearbeitet zu werden.

Beschreibung der Erfindung

Uberraschenderweise wurde gefunden, dass die im Folgenden
beschriebenen Etherguanidine ebenfalls sehr gute
antimikrobielle Eigenschaften aufweisen und sehr einfach in
kosmetische und/oder pharmazeutische Zubereitungen
eingesetzt werden kdnnen. Weiterhin =zeichnen sich die
Verbindungen durch eine selektive Kontrolle unerwinschter
Mikroorganismen aus, insbesondere solcher, die auf der Haut

angesiedelt sind.
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Gegenstand der vorliegenden Erfindung sind daher die
Verwendung von Verbindungen der allgemeinen Formel (I) wie
in Anspruch 1 beschrieben zur Reduktion des Wachstums wvon
Mikroorganismen, insbesondere auf einer Oberflidche, so wie

Formulierungen enthaltend diese Verbindungen.

Die erfindungsgemale Verwendung der Etherguanidine hat den
Vorteil, dass sie sowohl eine gute Stabilitat als auch eine
gute Formulierbarkeit aufweisen. Sie rufen zudem bereits in
geringen Einsatzkonzentrationen eine deutliche Wirkung
hervor, sind nicht toxisch, werden sehr gut wvon Haut und
Haar toleriert, weisen eine hohe Vertraglichkeit mit
anderen Inhaltsstoffen auf und lassen sich problemlos
formulieren.

Ein Vorteil der vorliegenden Erfindung ist eg, dass die
Verbindungen stabil in unpolaren und polaren (insbesondere
alkoholischen oder wassrigen) Systemen sind, da unter den
erforderlichen Bedingungen keine Hydrolyse oder Alkoholyse
stattfinden.

Noch ein Vorteil ist es, dass die Wirksamkeit im gesamten
pH-Bereich der mdéglichen kosmetischen Formulierungen
weitestgehend konstant ist.

Ein weiterer Vorteil ist, dass die Verbindungen eine gute

Hautvertrdglichkeit aufweisen.

Alle angegebenen Prozent (%) sind wenn nicht anders
angegeben Massenprozent.

Die erfindungsgemdle Verwendung ist in dem Falle, dass es
sich um eine Verwendung an einer lebenden Spezies handelt,
ausschlieBlich eine kosmetische und eine nicht-

therapeutische Verwendung.
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Wird nachfolgend der Begriff ,Etherguanidine™ verwendet, sollen
darunter nicht nur die Etherguanidine selbst sondern auch deren
Salze oder Hydrate verstanden werden.

Der Ausdruck ,Formulierungen™ umfasst sogenannte ,leave-on™
Produkte wie Crémes, Lotionen, Pump- oder Aerosolsprays,
Wischtiicher, Deosticks und Roll-on Formulierungen; ,rinse-
off™ Produkte wie Duschgele, Fliissigseifen,
Mundhygieneprodukte wie Mundspiilldsungen oder Zahnpasten;
Reinigungsprodukte wie Spiilmittel, Haushaltsreiniger
(Boden-, Kilichen-, Badreiniger), ohne Jjedoch auf diese

beschrankt zu sein.

Uberraschenderweise wurde gefunden, dass Etherguanidine,
die eine bestimmte Kohlenstoffkettenlange aufweisen, die

gewinschten antimikrobiellen Eigenschaften zeigen.

Gegenstand der vorliegenden Erfindung ist somit die
Verwendung mindestens eines Etherguanidins der allgemeinen

Formel (I)

R2
I

N AN

NH
(1)

und/oder seines Salzes oder Hydrates, in dem

R! = —CHg—CHg{Hb—O—R3 mit R’ linearer oder verzweigter
Kohlenwasserstoffrest mit 6 bis 22 Kohlenstoffatomen, und
R’ = H oder ein gegebenenfalls verzweigter, gegebenenfalls
Doppelbindungen enthaltender Kohlenwasserstoffrest mit

1 bis 22 C-Atomen, 1ist,
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zZUur Reduktion des Wachstums von Mikroorganismen,
insbesondere auf einer Oberfléche.

Die Reduktion des Wachstums wvon Mikroorganismen kann dabei
entweder durch bloBe Hemmung des Wachstums und
einhergehendem normalen Ableben der Mikroorganismen oder
durch Abtdtung der Organismen durch die Verbindung der
allgemeinen Formel (I) erfolgen, wobei ein aktives Abtodten

der Mikroorganismen bevorzugt ist.

Das mindestens eine Etherguanidin der allgemeinen Formel
(I) wird bevorzugt in einer Darreichungsform als
kosmetische und pharmazeutische Formulierung verwendet,
wobei bevorzugt Antischuppenmittel ausgenommen sind.

Eine bevorzugte Ausfihrungsform stellt die erfindungsgemidle
Verwendung des mindestens einen Etherguanidins der
allgemeinen Formel (I) in Deo-Formulierungen dar.

Eine weitere, bevorzugte Ausfihrungsform stellt die
erfindungsgemale Verwendung des mindestens einen
Etherguanidins der allgemeinen Formel (I) in Mundhygiene-
Formulierungen, wie beispielsweise Zahnpasta und Mundwdsser
dar.

Eine weitere, bevorzugte Ausfihrungsform stellt die
erfindungsgemale Verwendung des mindestens einen
Etherguanidins der allgemeinen Formel (I) in Intimhygiene-
Formulierungen dar.

Eine weitere, bevorzugte Ausfihrungsform stellt die
erfindungsgemale Verwendung des mindestens einen
Etherguanidins der allgemeinen Formel (I) in Anti-Akne-
Formulierungen dar.

Eine weitere, bevorzugte Ausfihrungsform stellt die
erfindungsgemale Verwendung des mindestens einen
Etherguanidins der allgemeinen Formel (I) in

Reinigungsprodukten dar.
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Erfindungsgemdll bevorzugt verwendete Etherguanidine der
allgemeinen Formel (I) sind solche, bei denen die Reste R

ausschlieRlich Wasserstoffatome sind.

Vorzugsweise werden die Etherguanidine der allgemeinen
Formel (I), bei denen der Kohlenwasserstoffrest R mit 12
bis 18 Kohlenstoffen, und insbesondere bei denen der
Kohlenwasserstoffrest R® mit 12 bis 15 Kohlenstoffatomen

Es ist offenbar, dass Gemische von zwel oder mehr
Verbindungen der allgemeinen Formel (I) erfindungsgemal

verwendet werden konnen.

Es ist erfindungsgemdl bevorzugt, dass Mischungen von
mehreren Etherguanidinen der allgemeinen Formel (I)
verwendet werden, insbesondere Mischungen aus den oben als

bevorzugt verwendet genannten.

Vorzugsweise werden Mischungen verwendet, bei denen sowohl
Kohlenwasserstoffreste R® mit 12 als auch mit 13, 14 und 15
Kohlenstoffatomen vorhanden sind und diese jeweils in einem
Anteil wvon 10 bis 50 Gew.-%, vorzugsweise 15 bis 40 Gew.-%
und besonders bevorzugt in einem Anteil von 20 bis 30 Gew.-

% bezogen auf die Masse aller Kohlenwasserstoffreste R®

enthalten sind.

Besonders bevorzugt werden solche Etherguanidine der
allgemeinen Formel (I), die durch Guanidylierung des
Etheramins PA-19 von der Firma Tomah Products erhalten

werden.

Die Etherguanidine koénnen erfindungsgemall als Salz z. B. als

das Salz einer organischen oder anorganischen Saure verwendet
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werden. Als Salz kénnen die Etherguanidine z. B.
erfindungsgemall als das Salz mindestens einer der Sauren
ausgewahlt aus der Gruppe der substituierten oder
unsubstituierten, vorzugsweise unsubstituierten Carbonsduren
(Mono-, Di- und Polycarbonsauren), wie z. B. Ameisensaure,
Essigsaure, Propionsaure, Butansaure, Isobutansaure,

Hexansaure, Heptansaure, Octansaure, Caprylsaure, Nonansaure,

Decansaure, Caprinsaure, Undecansaure, Laurinsaure,
Myristinsaure, Palmitinsaure, Stearinsaure, Arachinsaure,
Behensaure, Cyclopentancarbonsaure, Cyclohexancarbonsaure,

Acrylsaure, Methacrylsaure, Vinylessigsaure, Isocrotonsaure,
Crotonsaure, 2-/3-/4-Pentensiure, 2-/3-/4-/5-Hexensaure,
Lauroleinsdure, Myristoleinsidure, Palmitoleinsiure, Olsiure,
Gadoleinsaure, Sorbinsaure, Linolsaure, Linolensaure,
Pivalinsaure, Ethoxyessigsdure, Phenylessigsdure, Glycolsaure,
Milchsaure, Zimtsaure, Sorbinsdure, Nikotinsadure, Urocansaure,
Pyrrolidoncarbonsaure, 2-Ethylhexansaure, Oxalsaure,
Glycolsdure, Apfelsidure, Malonsiure, Bernsteinsiure, Weinsiure,
Glutarsaure, Zitronensaure, Adipinsaure, Pimelinsaure,
Korksaure, Azelainsaure, Sebacinsdure, Maleinsdure, Fumarsaure,
Benzoesiure, o-/m-/p-Tolylsaure, o-/m-/p-Hydroxybenzoesiure,
Salicylsaure, 3-/4-Hydroxybenzoesiure, Phthalsaure,
Terephthalsdure, oder deren ganz oder teilweise hydrierten
Derivate wie Hexahydro- oder Tetrahydrophthalsaure;
Aminosduren, wie z. B. Glycin, Alanin, beta-Alanin, Valin,
Leucin, Phenylalanin, Tyrosin, Serin, Threonin, Methionin,
Cystein, Cystin, Prolin, Hydroxyprolin, Pipekolinsaure,
Tryptophan, Asparaginsdure, Asparagin, Glutaminsdure, Glutamin,
Lysin, Histidin, Ornithin, Arginin, oder Aminobenzoesaure;
Alkylsulfonsauren, wie Z. B. Methansulfonsaure oder
Trifluormethansulfonsaure; Arylsulfonsauren, wie Z. B.
Benzolsulfonsaure oder p-Toluolsulfonsdure; oder anorganische

Sauren wie z. B., Kohlensaure, Phosphorsaure, Salzsaure,
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Bromwasserstoffsaure, Jodwasserstoffsaure, FluBsaure,
Perchlorsaure, Salpetersaure oder Schwefelsdure, und deren
Gemische, vorzugsweise das Salz der Milchsadure, Weinsaure,
Essigsaure, Schwefelsdure oder Salzsaure und bevorzugt als das

Salz der Salzsaure, verwendet werden.

Die Herstellung der Etherguanidine kann in an sich
bekannter Weise erfolgen. Insbesondere kann die Herstellung
der Etherguanidine in Anlehnung an die Herstellung wvon
Alkylguanidinen durch Guanidylierung der entsprechenden
Amine erfolgen. Die Herstellung von Alkylguanidinen ist
z.B. 1in der DE-C-506 282 Dbeschrieben. In dem Verfahren
werden Alkylamine in einer alkoholischen Lésung mit
Cyanamid in Anwesenheit einer Protonensaure guanidyliert.
Die Produkte werden als kristalline Salze erhalten. Die
Herstellung der erfindungsgemalB verwendeten Etherguanidine
kann in analoger Weise durch Umsetzung von Etheraminen in
einer alkoholischen Losung mit Cyanamid in Anwesenheit

einer Protonensédure erfolgen.

Die Herstellung der erfindungsgemal verwendeten
Etherguanidine kann auch durch Umsetzung der Etheramine mit
anderen Guanidylierungsmitteln als Cyanamid erfolgen. Eine
Auflistung weiterer Guanidylierungsmittel und Methoden
findet sich u.a. in EP 1 462 463, Ullmann’s Encyclopedia of
Industrial Chemistry ,Guanidine and Derivatives™ Kapitel

2.4 oder Houben-Weyl, E 4, 608 - 624.

Die einzusetzenden Etheramine konnen auf einfache Weise
durch Umsetzung entsprechender Alkohole R°-0H, wobei R’ die
oben genannte Bedeutung hat, mit Acrylnitril gemdl dem

nachfolgenden Reaktionsschema erhalten werden:
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—_— =N —_ =
Alkohol + Acrylnitril Ethernitril

Etheramin

Eine ausfithrliche Beschreibung der Herstellung solcher

Etheramine kann z. B. EP 1 219 597 entnommen werden.

Etheramine sind kommerziell erhdltliche Produkte und werden
u.a. von der Firma Tomah Products (USA) unter dem
Handelsnamen Tomamine® und der Firma Evonik Degussa GmbH

unter dem Handelsnamen Adogen® angeboten.

Durch die erfindungsgemdBe Verwendung der Etherguanidine
kann beispielsweise die Anzahl an Mikroorganismen in einer
Losung, insbesondere in einer kosmetischen oder
pharmazeutischen Formulierung, reduziert werden. Dies
entspricht dem Grundgedanken eines Konservierungsmittels.
Bevorzugt wird jedoch die erfindungsgemidle Verwendung auf
einer Oberflédche durchgefiithrt.

Bevorzugt handelt es sich bei der Oberflache in der
erfindungsgemallen Verwendung um die Oberfldche eines
menschlichen oder tierischen Korperteils, insbesondere der
Haut, der Haare oder der Zahne.

Auf diesen Oberflachen finden sich in der Regel
unerwinschte Mikroorganismen wie beispielsweise Bakterien
und Pilze (inkl. Hefen), speziell Corynebacterium xerosis,
Propionibacterium acnes, Staphylococcus epidermidis,
Candida albicans, Streptococcus mutans, Malassezia furfur.
Somit ist eine Verwendung, dadurch gekennzeichnet, dass es
sich bei den Mikroorganismen um grampositive, insbesondere

coryneforme Bakterien handelt, bevorzugt.
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Die Verbindungen der allgemeinen Formel (I) werden
erfindungsgemall in dem Falle, dass es sich bei der
Oberfldche um solche einer lebenden Spezies handelt,
bevorzugt in Form einer Formulierung verwendet. Weiter
bevorzugte Verwendungen sind insbesondere solche
Verwendungen, die in Form der im Folgenden beschriebenen
Formulierungen, insbesondere in Form der im Folgenden

beschriebenen bevorzugten Formulierungen, bedienen.

Ein weliterer Gegenstand der Erfindung ist eine,
insbesondere kosmetische oder pharmazeutische, Formulierung
enthaltend mindestens ein Etherguanidin der allgemeinen

Formel (I)

R2
I
N NH,

NH
(1)

und/oder seines Salzes und/oder Hydrates, in dem

R' = -CH,-CH,-CH,-0-R® mit R’ linearer oder verzweigter
Kohlenwasserstoffrest mit 6 bis 22 Kohlenstoffatomen, und
R’ = H oder ein gegebenenfalls verzweigter, gegebenenfalls
Doppelbindungen enthaltender Kohlenwasserstoffrest mit
1 bis 22 C-Atomen, ist.

Bevorzugt sind Haarbehandlungsmittel und
Haarnachbehandlungsmittel, Antischuppenmittel, insbesondere
Shampoos, Haarsplilungen und Intensivkuren, insbesondere fir

Haare, von diesen erfindungsgemalen Formulierungen ausgenommen.
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Erfindungsgemiall bevorzugte Formulierungen enthalten oben als
bevorzugt verwendet genannte Etherguanidine der allgemeinen

Formel (I) bzw. bevorzugte Mischungen davon.

Bevorzugt enthalten erfindungsgemédBe Formulierungen 0,1 bis 15

Gew.-% mindestens einer Verbindung der allgemeinen Formel (I)

bezogen auf die gesamte Formulierung.

Als Konfektionierung der kosmetischen und/oder pharmazeutischen
Zubereitungen sind beispielsweise Cremes, Lotionen, Ldsungen,
Wasser, Emulsionen wie W/0-, O/W-, PIT-Emulsionen (Emulsionen
nach der Lehre der Phaseninversion, PIT genannt),
Mikroemulsionen und multiple Emulsionen, Gele, Sprays, Aerosole

und Schaumaerosole geeignet.

Die erfindungsgemalBen kosmetischen oder pharmazeutischen
Formulierungen koénnen z.B. mindestens eine zusatzliche
Komponente enthalten, ausgewadahlt aus der Gruppe der

Emollients,

Emulgatoren,

Verdicker/Viskositdtsregler/Stabilisatoren,

UV-Lichtschutzfilter,

Antioxidantien,

Hydrotrope (oder Polyole),

Fest- und Fillstoffe,

Filmbildner,

Perlglanzadditive,

Deodorant- und Antitranspirantwirkstoffe,

Insektrepellentien,

Selbstbrauner,

Konservierungsstoffe,

Konditioniermittel,

Parfime,
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Farbstoffe,

kosmetische Wirkstoffe,

Pflegeadditive,

Uberfettungsmittel,

Losungsmittel.
Substanzen, die als beispielhafte Vertreter der einzelnen
Gruppen eingesetzt werden kodnnen, sind dem Fachmann bekannt
und konnen beispielsweise der deutschen Anmeldung DE
102008001788.4 entnommen werden. Diese Patentanmeldung wird
hiermit als Referenz eingefiithrt und gilt somit als Teil der
Of fenbarung.
Beziiglich weiterer fakultativer Komponenten sowie die
eingesetzten Mengen dieser Komponenten wird ausdriicklich
auf die dem Fachmann bekannten einschladgigen Handblicher, =z.
B. K. Schrader, "Grundlagen und Rezepturen der Kosemtika",
2. Auflage, Seite 329 Dbis 341, Hiuthig Buch Verlag

Heidelberg, verwiesen.

Die Mengen der Jjeweiligen Zusdtze richten sich nach der
beabsichtigten Verwendung.

Typische Rahmenrezepturen flir die Jjeweiligen Anwendungen
sind bekannter Stand der Technik und sind beispielsweise in
den Broschiiren der Hersteller der jeweiligen Grund- und
Wirkstoffe enthalten. Diese Dbestehenden Formulierungen
kdnnen 1in der Regel unverandert Ubernommen werden. Im
Bedarfsfall koénnen =zur Anpassung und Optimierung die
gewinschten Modifizierungen aber durch einfache Versuche

komplikationslos vorgenommen werden.

Die Etherguanidine der allgemeinen Formel (I) kdnnen in
einer Vielzahl wvon Formulierungen fiir Anwendungen in
Haushalt, 1Industrie, Pharmazie und Kosmetik eingesetzt

werden. Besonders geeignet sind sie als wirksame
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Komponenten in Desodorantien, die in Form von
Rerosolsprays, Pumpsprays, Roll-On Formulierungen, Deo-
Sticks, W/0- oder O/W-Emulsionen (z.B. Crémes oder
Lotionen) oder Wischtiichern vorliegen kdénnen. Mit verwendet
werden kénnen in diesen Formulierungen die aus dem Stand
der Technik Dbekannten Wirkstoffe/Wirkstoffkombinationen,
wie z.B. Triclosan, Ethylhexylglycerin,
Aluminiumchlorohydrat, Aluminium Zirconium
Tetrachlorohydrex GLY, Aluminium Zirconium Pentachloro-
hydrat, Farnesol, Polyglycerincaprinat oder -caprylat,
Triethylcitrat, Penta (carboxymethyl)diethylenetriamine
(pentetic acid), Pentylenglykol, Propylenglykol, Ethanol,

Zinkricinoleat, Cyclodextrine oder Zinkoxid.

Die Anwendung ist jedoch nicht auf den Einsatz in
Desodorantien beschrankt, sondern kann tuberall dort
vorteilhaft sein, wo eine Bekampfung wvon Mikroorganismen
oder wvon deren Wachstum erwiinscht ist, wie z.B. in
Intimhygieneartikeln, Antiakneprodukten, die in Form der
gangigen leave-on oder rinse-off Formulierungen vorliegen
konnen, wie z.B. Cremes, Lotionen, Waschldsungen,

Wischtiichern und dhnlichen Formulierungen.

Fir Antiakneprodukte konnen die erfindungsgemalen Stoffe
gegebenenfalls auch in Kombination mit bekannten Antiakne-
wirkstoffen, wie z.B. Dibenzoylperoxid, Salicylsaure, Phy-
tosphingosin, Tretinoin, Isotretinoin oder Pflanzenex-
trakten, eingesetzt werden. Ebenso kdénnen im Falle von
Antischuppenprodukten Kombinationen mit bekannten Anti-
schuppenwirkstoffen, wie z.B. Climbazol, Zinkpyrethion,
Selenverbindungen (beispielsweise Selensulfid), Piroctone
Olamine (Octopirox) oder Pflanzenextrakten, verwendet

werden.



WO 2011/023465 - 15 - PCT/EP2010/060404

10

15

20

25

30

Auch im Bereich von Mundhygieneprodukten kénnen die er-
findungsgemalRen Stoffe verwendet werden, wobei sich hier
insbesondere der Einsatz in Mundspiilldsungen oder Zahn-

pasten empfiehlt.

Sie konnen auch in Kombination mit anderen Wirkstoffen, die
in Bereichen Wirksamkeitslicken aufweisen, 1in denen die
Etherguanidine wirksam sind, fir diesen Zweck eingesetzt
werden. So kann der Einsatz von Konservierungsmitteln
verringert oder gegebenenfalls sogar vollstandig auf

klassische Konservierungsmittel verzichtet werden.

Die erfindungsgemidlen kosmetischen und/oder pharmazeutischen
Formulierungen, die die Etherguanidine der allgemeinen Formel
(I) aufweisen, kdénnen auBerdem von 0 bis 10 Gew.-%,
vorzugsweise von 0,1 bis 7,5 Gew.-% eines oder mehrerer
Emulgatoren, von 0 bis 10 Gew.-%, vorzugsweise von 0,1 bis 7,5

<

Gew.-% eines oder mehrerer Konsistenzgeber, von 0 bis 10 Gew.-
%, vorzugsweise wvon 0,1 bis 7,5 Gew.-% eines oder mehrerer,
vorzugsweise kationischer, Tenside und/oder Polymere mit einer
oder mehreren quaterndren Ammoniumgruppe und/oder von 0 bis 20
Gew.-% , vorzugsweise wvon 0,1 bis 17,5 Gew.-% eines oder
mehrerer kosmetischer Ole oder Emollients sowie ggf. {iibliche
Hilfs- und Zusatzstoffe in iUblichen Konzentrationen enthalten.

<

Der Rest kann z. B. Wasser sein (ad. 100 Gew.-% Wasser).

Einen weiterer Gegenstand der Erfindung ist ein Verfahren
zur Reduktion des Wachstums von Mikroorganismen, umfassend
die Schritte

a) Bereitstellung einer erfindungsgemidlien kosmetischen

oder pharmazeutischen Formulierung
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b) Applikation der Formulierung auf die zu behandelnde
Oberflache, insbesondere Haut, Haare oder Zahne 1in
einer wirksamen Menge

c) Belassen der Formulierung auf der zu behandelnden
Oberfliache fiir eine Zeit, die ausreichend ist, um die
Reduktion des Wachstums der Mikroorganismen zu
gewahrleisten und

d) ggf. Auswaschen oder Absplilen der Formulierung.

In den nachfolgend aufgefiihrten Beispielen wird die
vorliegende Erfindung beispielhaft beschrieben, ohne dass
die Erfindung, deren Anwendungsbreite sich aus der gesamten
Beschreibung und den Ansprichen ergibt, auf die in den
Beispielen genannten Ausfihrungsformen Dbeschrankt sein

soll.

Beispiele:

Beispiel 1: Darstellung von Clz2-15-

oxypropylguanidiniumchlorid

271 g Tomamine® PA-19 wurden unter Rihren in 100 ml n-
Butanol geldst. AnschlielBend wurden 86,4 g Salzsaure (38%-
ig) zugegeben und die Mischung langsam erwarmt. Nach
Erreichen der Reaktionstemperatur von 95 °C wurde uber
einen Zeitraum von 1 h eine L&sung von 42 g Cyanamid in 240
ml n-Butanol zugetropft und der Ansatz bei 95 °C fur 2 h
weitergerithrt. Das Losungsmittel wurde anschlieBend unter
vermindertem Druck (ca. 1-2 mbar) abgezogen. Das Rohprodukt
wurde aus 325 ml Ethylacetat umkristallisiert und bei 10°C
kristallisiert. Das Endprodukt lag als kristallines

farbloses Pulver vor.
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Ciz-15-0oxypropylguanidiniumchlorid: C-NMR, 100 MHz, CDs0OD,
25 °C: & = 158,6 (1C, Ccuanidiniumgr.), 12,0 (1C, OCH;), 68,4
(1c, OCHy;), 39,7 (l1C, NHCH;), 33,0 (1C, CHy), 30,8 (5-8C,
CH,), 30,6 (1C, CHy), 30,4 (1C, CHy), 30,1 (lC, CHy), 27,2
(1¢, CHy), 23,7 (1C, CHy), 14,7 (1C, CHs)

Beispiel 2: antimikrobielle Wirkung

Die Testkeime wurden von einer Stammkultur auf ein
Agarhaltiges Caso-Medium (Merck, Darmstadt, Deutschland)
Uberimpft und je nach Keim 24h bis 48 Stunden bei 25 bis
37°C inkubiert. Aus dieser Vorkultur wurde ein Casoschriag-
agarrdhrchen beimpft und wiederum unter den gleichen
Bedingungen inkubiert.

Zur Herstellung der zu testenden Keimsuspension wurden die
Mikroorganismen mit 5 ml phosphatgepufferter Salzldsung
(PBS, 50 mM Kaliumphosphat pH6, 100 mM NaCl) abgeschwemmt,
auf 12,5 ml mit PBS aufgeftillt und durch vortexen
resuspendiert. Flir den anschlielenden Test wurde diese
Keimsuspension auf eine Keimzahl von 2E+5 bis 8E+5b
verdinnt.

Die zu testenden Produkte wurden als Stammldsung angesetzt,
diese enthielten 10 g Ethanol, 0,68 g Macrogolglycerol-
hydroxystearat 40 (Cremophor® RH40, Omikron,
Neckarwestheim, Deutschland), 1 g des zu testen Wirkstoffes
sowie 38,32 g bidestilliertes Wasser. Diese Losung wurde im

Test 1:1 mit der Keimsuspension gemischt und ergab eine

A

Wirkstoffkonzentration im Test wvon 1 %. Sollte eine
geringere Wirkstoffkonzentration als 1% getestet werden,
wurde die Wirkstoffstammloung entsprechend geringer

konzentriert angesetzt. Getestet wurde das Etherguanidin
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aus Beispiel 1, sowie bidestilliertes Wasser als

Negativkontrolle.

Fiir den Test wurden 1 ml EppendorfgefdaBle mit 500 pl Keim-
suspension und mit 500 pl Stammldsung befillt und
sorgfdltig gemischt. Aus den GefaBen wurden nach 20 min., 1
h und 3 h jeweils 10 pul entnommen und die Lebendkeimzahl
(koloniebildende Einheiten, KBE) durch ausplattieren von
verschiedenen Verdiinnung dieser Testansatze auf Casoagar
bestimmt.

Eine deutliche antimikrobielle Wirkung des Etherguanidins
war zu beobachten. Die Keimzahl in den Negativkontrollen

blieb unveréandert.

Konz. aus KBE / ml

Bsp. 1 Mikroorganismus 0 min |20 min 60 min 180 min
1% Candida albicans 3,9E+5|< 2,0E+2|< 2,0E+2(< 2,0E+2
0,1 % Candida albicans 3,9E+5 |5, 5E+5 4,3E+4 < 2,0E+2
0,01 % Candida albicans 3,9E+5 |4, 7TE+5 2,2E+5 6,1lE+4

1 % Streptococcus mutans 3,2E+5|< 2,0E+2|< 2,0E+2|< 2,0E+2
1% Corynebacterium xerosis 1,7E+5|< 2,0E+2|< 2,0E+2|< 2,0E+2
1% Propionibacterium acnes 2,0E+5|< 2,0E+2|< 2,0E+2(< 2,0E+2
1% Malassezia furfur 1,4E+5|< 2,0E+2|< 2,0E+2|< 2,0E+2
1% Staphylococcus epidermidis|1l,2E+5|< 2,0E+2|< 2,0E+2|< 2,0E+2
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Beispiel 3: Anti-Akne Gesichtsreinigungs-Lotion
INCI Bezeichnung Gew.—%

PEG-40 Hydrogenated Castor 0il .5%
1%
.5%

.0%

Parfum

PEG-6 Caprylic/Capric Glycerides
Ethanol

Capryl/Capramidopropyl Betaine
Allantoin

Wasser

(&) o (&) ul (@) = (@] =
el

Etherguanidin aus Beispiel 1

Konservierungsmittel

Q
0

Herstellung: PEG-40 Hydrogenated Castor 0il wurde vorgelegt
und auf ca. 40°C erwadrmt, bis es klar war. AnschlieRend
wurden die iUbrigen Bestandteile der Rezeptur Schritt flr

Schritt unter Rilthren ohne zu erwadrmen zugegeben.

Beispiel 4: Feuchtigkeitsspendendes anti-Akne

Gesichtsreinigungs-Gel

INCI Bezeichnung Gew.—%
Wasser 55.2%
Glycerin 10.0%
Carbomer 1.6%
Etherguanidin aus Beispiel 1 0.3%
Sodium Laureth Sulfate, 28% 21.4%
TEGO Betain F50 5.3%
Parfum 0.2%
Sodium Hydroxide, 10% 6.0%

Konservierungsmittel g.s.
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Herstellung: Wasser und Glycerin wurden gemischt. Dann
wurde das Carbomer langsam unter starkem Rihren zugegeben
und solange weiter gerihrt, bis es vollstandig gequollen
war. AnschlieBend wurden die {brigen Bestandteile der

Rezeptur Schritt fir Schritt zugegeben.

Beispiel 5: Anti-Akne Gesichtscreme

INCI Bezeichnung Gew.—%
Phase A

Polyglyceryl-3 Methylglucose 3.0%
Distearate

Glyceryl Stearate
Stearyl Alcohol
Cyclopentasiloxane
Ethylhexyl Stearate

Diethylhexyl Carbonate

o W Uy N
(@]
o\°

Phytosphingosine 1%

Phase B

Glycerin 3.0%

Etherguanidin aus Beispiel 1 0.2%

Wasser 76.5%
Phase C

Parfum 0.2%

Konservierungsmittel g.s.

Herstellung: Phase A und B wurden getrennt auf 80°C
erwarmt. AnschlieBend wurde Phase B =zu A gegeben und
homogenisiert. Dann wurde die Emulsion unter Rihren bis auf
ca. 30°C abgekihlt. Das Parfim wurde wahrend des

Abkiihlprozesses unterhalb von 40°C zugegeben.
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Beispiel 6: Anti-Akne Gesichtslotion
INCI Bezeichnung Gew.—%

10

Phase A

Glyceryl Stearate Citrate
Cetearyl Alcohol
Caprylic/Capric Triglyceride
Myristyl Myristate
Tocopheryl Acetate

N N T
(@]
o\°

Almond (Prunus Dulcis) 0il

Phase B

Glycerin 5.0%
Wasser 76.9%
Etherguanidin aus Beispiel 1 0.1%
Phase C

Carbomer 0.2%
Ethylhexyl Stearate 0.8%
Phase D

Sodium Hydroxide, 10% g.s.
Phase Z

Konservierungsmittel g.s.
Parfim J.s.

Herstellung: Phase A und B wurden getrennt auf 80°C
erwarmt. AnschlieBend wurde Phase B =zu A gegeben und
homogenisiert. Dann wurde die Emulsion unter Riithren auf
60°C abgekihlt und Phase C wurde =zugegeben. Es wurde
nochmals kurz homogenisiert. Die Emulsion wurde weiter
unter Rihren bis auf <ca. 30°C gekthlt. Phase D und
anschlieBend Phase Z wurden wahrend des Abkiithlprozesses

unterhalb von 40°C zugegeben
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Beispiel 7: Antischuppen-Shampoo

INCI Bezeichnung

Sodium Laureth Sulfate, 28%
Parfum

Wasser

Etherguanidin aus Beispiel 1
Cocoamidopropyl Betaine, 37.5%
PEG-18 Glyceryl Oleate/Cocoate
NaCl

Konservierungsmittel

Herstellung: Die Inhaltsstoffe

wurden ohne zu Erwdrmen unter Rilhren nacheinander gemischt.

PCT/EP2010/060404

Gew.-%
32.0%
0.3%
57.5%
0.2%
8.0%

gq.s.
gq.s.

Antischuppen-Shampoos
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Beispiel 8: Pflegendes Antischuppen-Shampoo

INCI Bezeichnung Gew.—%
Phase A

Glycol Distearate 3.0%
Sodium Laureth Sulfate, 28% 40.0%
Phase B

Parfum 0.3%
Zinc-Pyrithione, 48% 2.0%
Quaternium-80 1.0%
Phase C

Wasser 36.6%
Etherguanidin aus Beispiel 1 0.3%

Acrylates/C10-30 Alkyl Acrylates 0.2%

Crosspolymer

Polygquaternium-10 0.3%

NaOH, 10% 0.3%

Phase D

Undecylenamidopropyl Betaine 12.5%
Isostearamide MIPA 3.5%

Phase Z

Konservierungsmittel g.s.

Herstellung: Phase A wurde auf ca. 65°C erwarmt, bis das
Glycol Distearate geschmolzen war und anschlieBend auf 45°C
abgekithlt. Dann wurden die Inhaltsstoffe wvon Phase B
Schritt fir Schritt in der angegebenen Reihenfolge zu Phase
A gegeben.

Zur Herstellung von Phase C wurde das Carbomer in Wasser
dispergiert und solange gerihrt, bis es wvollstéandig
gequollen war. AnschlieBend wurde Polyquaternium-10

zugegeben und solange gerihrt, bis es ebenfalls vollstandig
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gequollen war. Dann erfolgte die Neutralisation mit NaOH.

AnschlieBend wurde Phase C zur {ibrigen

Formulierung

gegeben. Als Letztes wurden die Inhaltsstoffe von Phase D

und Phase 7 nacheinander zugegeben.

Beispiel 9: Klares Antischuppen-Shampoo

INCI Bezeichnung

Sodium Laureth Sulfate, 28%
Piroctone Olamine

Parfum

Dimethicone Propyl PG-Betaine
Wasser

Etherguanidin aus Beispiel 1
Cocamidopropyl Betaine 37.5%
Cocamidopropyl Betaine,
Laurate

NaCl

Konservierungsmittel

Glyceryl

Gew.-%
32.0%
0.5%
0.3%
0.5%
56.3%

N
N O N
o\° o\°

o\°

Herstellung: Die Inhaltsstoffe der Formulierung

wurden ohne

Erwdrmen Schritt fiir Schritt in der angegebenen Reihenfolge

gemischt.
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Beispiel 10: Pflegendes Antischuppenshampoo flir stark

angegriffenes Haar

INCI Bezeichnung Gew.—%
Phase A

Sodium Laureth Sulfate, 28% 32.0%
Palmitamidopropyltrimonium Chloride 1.5%
PEG-100 Hydrogenated Glyceryl 2.2%

Palmate; PEG-7 Glyceryl Cocoate

Quaternium-80 2.0%
Parfum 0.3%
Phase B

Wasser 54.9%
Etherguanidin aus Beispiel 1 0.3%
Polygquaternium-10 0.3%
Phase C

Cocamidopropyl Betaine, 47 % 6.5%
Phase Z

NaCl d.s.
Konservierungsmittel g.s.

Herstellung: Die Inhaltsstoffe wvon Phase A wurden Schritt
fir Schritt gemischt. Zur Herstellung von Phase B wurde das
Etherguanidin in Wasser geldst. AnschielBend wurde das
Polyquaternium-10 zugegeben und die L&sung solange geriihrt,
bis es vollstandig gequollen war. Nachfolgend wurde Phase B
zu Phase A gegeben. Am Ende wurden die Phasen C und Z

nacheinander zugegeben.
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Beispiel 11: Klares Haarwasser mit Antischuppenwirkung

INCI Bezeichnung

PEG-40 Hydrogenated Castor 0il
Parfum

Quaternium-80

Dimethicone Propyl PG-Betaine
Cetrimonium Chloride

Wasser

Etherguanidin aus Beispiel 1
Creatine

Ethanol

Konservierungsmittel

Herstellung: PEG-40 Hydrogenated Castor 0il wurde

40°C erwarmt, bis es klar war.

Dann wurden die

PCT/EP2010/060404

2.25%
0.05%
0.2%
15.0%

gq.s.

Inhaltsstoffe der Formulierung Schritt flr Schritt

Erwarmen zugegeben.

Beispiel 12: Deodorant Spray mit Propan/Butan

INCI Bezeichnung
Cyclomethicone

PEG-8

Alcohol

Polyglyceryl-3 Caprylate
Etherguanidin aus Beispiel 1

Parfim

Aerosol Filling:
30% Losung
70% Treibmittel

Gew.—%
4.7%
4.7%
89.1%
1.3%
0.2%

gq.s.

auf ca.

ubrigen

ohne
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Herstellung: Die Inhaltsstoffe der Formulierung
Erwdrmen Schritt fiir Schritt in der angegebenen

unter Rithren gemischt.

Beispiel 13: Antiperspirant-Spray

INCI Bezeichnung Gew.—%
Phase A

PEG-40 Hydrogenated Castor 0il 1.0%
Parfum 0.3%
Alcohol 20.0%
Phase B

Betaine 2.0%
Wasser 56.3%
Etherguanidin aus Beispiel 1 0.3%
Allantoin 0.1%
Aluminium Zirconium 20.0%

Tetrachlorohydrate, 35%

Konservierungsmittel g.s.

Herstellung: Phase A wurde auf 50°C erwirmt.

wurde Phase B ohne Erwarmen zugegeben.

wurden ohne

Reihenfolge

AnschlieRBend
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Beispiel 14: Roll-on Deodorant

INCI Bezeichnung Gew.—%
Phase A
Steareth-2 2%

Stearath-20
Cetearyl Ethylhexanoate
PPG-11 Stearyl Ether

Dimethicone

= o NN RN
(@]
o\°

Zinc-Ricinoleate

Phase B

Glycerin 3.0%

Wasser 88.1%
Etherguanidin aus Beispiel 1 0.2%

Phase Z

Konservierungsmittel g.s.

Parfim J.s.

Herstellung: Phase A und B wurden auf 80°C erwidrmt. Dann
5 wurde Phase B zu A gegeben und homogenisiert. Anschlielend
wurde unter Ruhren auf 30°C abgekithlt wund Phase 7

zugegeben.

Beispiel 15: Clear Emollient Stick

10

INCI Bezeichnung Gew.—%
PPG-3 Myristyl Ether 69.4%
Propylene Glycol 13.5%
Wasser 4.0%
Etherguanidin aus Beispiel 1 0.1%
Sodium Stearate 8.0%
Cocamide DEA 5.0%
Konservierungsmittel g.s.
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Herstellung: Die Inhaltsstoffe wurden in der angegebenen

Reihenfolge Schritt fiir Schritt bei 80°C gemischt. Dann

wurde unter Ruhren auf 75°C abgekithlt und das Produkt in

die Stickhiilsen abgefiillt.

Beispiel 16: PEG-freie Antiperspirant-Lotion

INCI Bezeichnung Gew.—%
Phase A

Methyl Glucose Sesquistearate 1.75%
Polyglyceryl-4 Laurate 0.25%
Diethylhexyl Carbonate 3.5%
PPG-14 Butyl Ether 3.5%
Polyglyceryl-3 Caprylate 0.5%
Phase B

Wasser 74.3%
Etherguanidin aus Beispiel 1 0.2%
Hydroxyethyl Cellulose 1.0%
Phase C

Aluminium Chlorohydrate 15.0%
Phase Z

Konservierungsmittel g.s.
Parfim J.s.

Herstellung: Phase A und B wurden auf 70-75°C

wurde Phase B zu A gegeben und homogenisiert.

wurde anschlieBend bis auf 30°C abgekihlt.

erwarmt. Dann
Unter Rilthren

Wahrend des

Abkihlprozesses wurde Phase C unterhalb von 40°C zugegeben.



WO 2011/023465

10

15

30 - PCT/EP2010/060404

Beispiel 17: O/W-Lotion flir Wipes (geeignet filir Akne-Haut)

INCI Bezeichnung

Phase A

Glyceryl Stearate; Ceteth-20
Stearyl Alcohol

Ethylhexyl Stearate

Cl2-15 Alkyl Benzoate

Phase B

Wasser

Glycerin

Phytosphingosine HCI1
Etherguanidin aus Beispiel 1
Phase Z

Konservierungsmittel

Parfim

Herstellung: Phase A und B

Gew.—-%

= W
(@] (@]
o\° o\°

Ul
(@]
o\°

8l.7%
3.0%
0.2%

wurden auf 80°C erwdrmt. Dann

wurde Phase B zu A gegeben und homogenisiert. Unter Rihren

wurde die Emulsion anschlieBend auf 30°C abgekuhlt.
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Beispiel 18: Trédnklésung fiir Wipes

INCI Bezeichnung Gew.—%
Polysorbate 80 3.0%
Parfum 0.3%
Bis-PEG/PPG-20/20 Dimethicone 0.5%
Wasser 91.4%
Creatine 0.5%
Etherguanidin aus Beispiel 1 0.2%
Panthenol 0.1%
Propylenglykol 4.0%
Zitronensaure, 10% Jg.s.
Konservierungsmittel g.s.
Herstellung: Die 1Inhaltsstoffe der Formulierung wurden

Schritt fur Schritt 1in der angegebenen Reihenfolge
gemischt. Zum Schluss wurde der pH-Wert mit Zitronensaure

auf 6.5 eingestellt.

Beispiel 19: Trdnklésung fiir Gesichtsreinigungstiicher

INCI Bezeichnung Gew.—%
PEG-40 Hydrogenated Castor 0il 2.0%
Parfum 0.2%
Bis-PEG/PPG-20/20 Dimethicone 0.5%
Disodium Laureth Sulfosuccinate 2.5%
Wasser 93.4%
Panthenol 0.1%
Sodium Cocoamphoacetate 1.0%
Etherguanidin aus Beispiel 1 0.3%

Konservierungsmittel g.s.
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Herstellung: PEG-40 Hydrogenated Castor 0il wurde auf 40°C
erwarmt, bis es klar war. Dann wurden die {brigen
Inhaltsstoffe der Formulierung Schritt flir Schritt unter

Rithren in der angegebenen Reihenfolge zugegeben.
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Anspriuche

Verwendung mindestens eines Etherguanidins der

allgemeinen Formel (I)

R2
I
N NH,

NH
(1)

und/oder seines Salzes oder Hydrates, in dem

R' = -CH,-CH,-CH,-0-R®> mit R’ linearer oder verzweigter
Kohlenwasserstoffrest mit 6 bis 22
Kohlenstoffatomen, und

R” = H oder ein gegebenenfalls verzweigter,
gegebenenfalls Doppelbindungen enthaltender
Kohlenwasserstoffrest mit 1 bis 22 C-Atomen ist,

zur Reduktion des Wachstums von Mikroorganismen.

Verwendung gemd@B Anspruch 1, dadurch gekennzeichnet,

dass R? = H.

Verwendung nach zumindest einem der Anspriiche 1 bis 2,
dadurch gekennzeichnet, dass
R® = Kohlenwasserstoffrest mit 12 bis 15

Kohlenstoffatomen.

Verwendung gemdal mindestens einem der Anspriiche 1 bis
3, dadurch gekennzeichnet, dass das mindestens eine
Etherguanidin als das Salz mindestens einer organischen

oder anorganischen Saure ausgewahlt aus der Gruppe
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Ameisensaure, Essigsaure, Propionsaure, Butansaure,
Isobutansaure, Hexansaure, Heptansaure, Octansaure,
Caprylsaure, Nonansaure, Caprinsaure, Undecansaure,
Laurinsaure, Myristinsaure, Palmitinsaure,
Stearinsaure, Arachinsaure, Behensaure, Cyclopentan-

carbonsadure, Cyclohexancarbonsdure, Acrylsdure, Metha-

crylsaure, Vinylessigsaure, Isocrotonsaure,
Crotonsaure, 2-/3-/4-Pentensaure, 2-/3-/4-/5-
Hexensaure, Lauroleinsaure, Myristoleinsaure,

Palmitoleinsdure, Olsdure, Gadoleinsiure, Sorbinsidure,

Linolsaure, Linolensaure, Pivalinsaure,
Ethoxyessigsaure, Phenylessigsaure, Glycolsaure,
Milchsaure, Zimtsaure, Sorbinsaure, Nikotinsaure,

Urocansaure, Pyrrolidoncarbonsiaure, 2-Ethylhexansaure,
Oxalsaure, Apfelsdure, Malonsaure, Bernsteinsaure,
Weinsaure, Glutarsaure, Zitronensaure, Adipinséaure,
Pimelinsaure, Korksaure, Azelainsaure, Sebacinsaure,
Maleinsaure, Fumarsaure, Benzoesaure, o-/m-/p-
Tolylsaure, o-/m-/p-Hydroxybenzoesdure, Salicylsédure,
3-/4-Hydroxybenzoesdure, Phthalsdure, Terephthalsdure,
Hexahydro- oder Tetrahydrophthalsidure, Glycin, Alanin,
beta-Alanin, Valin, Leucin, Phenylalanin, Tyrosin,
Serin, Threonin, Methionin, Cystein, Cystin, Prolin,
Hydroxyprolin, Pipekolinsaure, Tryptophan,
Asparaginsaure, Asparagin, Glutaminsaure, Glutamin,
Lysin, Histidin, Ornithin, Arginin, Aminobenzoesaure,
Methansulfonsaure, Trifluormethansulfonsaure,
Benzolsulfonsaure, p-Toluolsulfonsaure, Kohlensaure,
Phosphorsaure, Salzsaure, Bromwasserstoffsaure,
Jodwasserstoffsaure, FluRsaure, Perchlorsaure,
Salpetersdaure oder Schwefelsdure und deren Gemische,

verwendet wird.
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5. Verwendung gemal mindestens einem der Anspriiche 1 bis
4, dadurch gekennzeichnet, dass Mischungen von mehreren
Etherguanidinen der allgemeinen Formel (I) verwendet

werden.

6. Verwendung gemdl mindestens einem der Anspriiche 1 bis
5, dadurch gekennzeichnet, dass es sich bei den
Mikroorganismen um Corynebacterium xerosis,
Propionibacterium acnes, Staphylococcus epidermidis,
Candida albicans, Streptococcus mutans, Malassezia

furfur handelt.

7. Formulierung enthaltend mindestens ein Etherguanidin
der allgemeinen Formel (I)
R2
I
N NH
R ?
NH
(I)

und/oder seines Salzes und/oder Hydrates, in dem

R' = -CH,-CH,-CH,-0-R®> mit R’ linearer oder verzweigter
Kohlenwasserstoffrest mit 6 bis 22
Kohlenstoffatomen, und

R” = H oder ein gegebenenfalls verzweigter,
gegebenenfalls Doppelbindungen enthaltender
Kohlenwasserstoffrest mit 1 bis 22 C-Atomen

ist.

8. Formulierung gemd@B Anspruch 7, dadurch gekennzeichnet,

dass Etherguanidine der allgemeinen Formel (I), die
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10.

11.

12.
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durch Guanidylierung des Etheramins PA-19 von der Firma

Tomah Products erhalten werden, enthalten sind.

Formulierung gemal mindestens einem der Anspriche 7 bis
8, dadurch gekennzeichnet, dass sie 0,1 bis 15 Gew.-%
mindestens einer Verbindung der allgemeinen Formel (I)

bezogen auf die gesamte Formulierung enthalt.

Kosmetische oder pharmazeutische Formulierung gemal
mindestens einem der Anspriche 7 bis 9, dadurch
gekennzeichnet, dass es sich um eine Antitranspirant-
oder Deodorant-Formulierung handelt, bevorzugt in Form
eines Aerosolsprays, eines Pumpsprays, einer Roll-On
Formulierung, eines Deo-Sticks, einer W/0- oder O/W-

Emulsion oder eines Wischtuchs handelt.

Kosmetische oder pharmazeutische Formulierung gemal
mindestens einem der Anspriche 7 Dbis 10, dadurch
gekennzeichnet, dass es sich um ein Mundhygieneprodukt,

insbesondere um Mundspilldsung oder Zahnpasta handelt.

Pharmazeutische Formulierung gemdfl mindestens einem der

Anspriche 7 bis 9 zur Behandlung von Akne.
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