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02



WO 2006/069998 PCT/EP2005/057186

Glycopyrrolat in kosmetischen Zubereitungen

Der Mensch besitzt zwei unterschiedliche Formen von Schweildriisen. Die ekkrinen
Schweildrisen sondern hauptséchlich Salz und Wasser ab und tragen Ublicherweise nicht
zur Geruchsbildung bei. Fir den Geruch sind die apokrinen Schweil3driisen verantwortlich,
die Fettsauren, Cholesterine und andere Verbindungen ausscheiden. Diese Substanzen
werden von Bakterien auf der Haut zersetzt, wobei die Abbauprodukte den fir Schweil®
typischen Geruch erzeugen.

Um den Schweildgeruch (iber einen langeren Zeitraum zu unterdriicken, ist der Einsatz
kosmetischer Zubereitungen unerlasslich. Den Ublichen kosmetischen Desodorantien
liegen unterschiedliche Wirkprinzipien zugrunde, die auch kombiniert werden kénnen: Zum
einen werden Deowirkstoffe eingesetzt, die das Wachstum der den Schweilgeruch
verursachenden Bakterien unterdriicken. Zu diesen keimhemmenden (bakteriostatischen)
Mitteln zahlen beispielsweise Triclosan, Chlorhexidin oder die nattrlich vorkommenden

Verbindungen wie Farnesol und Phenoxyethanol.

Zum anderen werden Antitranspirantien eingesetzt, welche die Schweilabsonderung durch
Blockierung der Schweil3driisenausgénge behindern. In den weitaus meisten
Antitranspirantien kann durch Adstringentien - vorwiegend Aluminiumsalze wie
Aluminiumhydroxychlorid (Aluchlorhydrat) oder Aluminium/Zirkoniumsalze - die Bildung des
Schweiles reduziert werden.

Auch die Kombination von Adstringentien mit antimikrobiell wirksamen Stoffen in ein und
derselben Zusammensetzung ist gebrauchlich. Ferner werden Parfimstoffe zur
Uberdeckung des SchweiRgeruches eingesetzt.

Nachteilig bei der Verwendung von Aluminiumchlorhydrat ist beispielsweise, dass
Ricksténde die Kleidung in unschéner Weise verfarben kénnen und der niedrige pH-Wert
(sauer) der kosmetischen Zubereitung das biologische Gleichgewicht der Haut unvorteilhaft

beeinflusst.

Bekannt und gebrauchlich sind neben den flissigen Desodorantien wie Zerstauber und
Roll-on auch feste Zubereitungen, beispielsweise Deo-Stifte ("Sticks"), Puder,

Pudersprays, Intimreinigungsmittel usw.
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An ein zufriedenstellendes Deo/AT-Mittel, bevorzugt nur Desodorantien, werden folgende
Voraussetzungen geknipft, deren Verwirklichung die Aufgabe der vorliegenden Erfindung
darstellt: 1) Schonung der natiirlichen Biologie der Haut 2) Duftneutralitat 3) Wirksamkeit
nur in Bezug auf Desodorierung, d.h. nur Vermeidung und/oder Beseitigung von
Koérpergeruch 4) Vermeidung der Bildung von resistenten Bakterienstdmmen 5)
Vermeidung der Akkumulation der Wirkstoffe auf der Haut 6) Unschadlichkeit bei
Uberdosierung oder sonstiger nicht bestimmungsgeméRer Anwendung 7) Gute
kosmetische Anwendung 8) Leichte Handhabung (z.B. als Flissigkeit) und universelle
Verwendbarkeit in verschiedensten kosmetischen und externen Zubereitungen 9)
Ausgezeichnete Haut- und Schleimhautvertraglichkeit 10) Einsatz umweltfreundlicher
Stoffe.

Glycopyrroniumbromid (Internationaler Freiname fir ()-(R*)-3-[(S*)-(Cyclopentyl-
hydroxyphenylacetoxy]-1,1-dimethylpyrrolidiniumbromid) ist ein seit 1960 bekanntes Anti-
cholinergikum und Spasmolytikum. Es wird, vor allem im englischen Sprachgebrauch als
,Glycopyrrolat* bezeichnet und zeichnet sich durch folgende chemische Struktur aus:

Glycopyrrolat zeigt keine oder nur geringe antimikrobielle Wirksamkeit.

Im Stand der Technik wird in erster Linie auf die Verwendung Glycopyrrolat-haltiger
Zusammensetzungen zur Behandlung von pathologischem Schwitzen wie priméarer oder
sekundarer Hyperhidrosis, gustatorischem Schwitzen (Frey-Syndrom) abgestellit.

In Anaesthesia, 1983, Volume 38, Seiten 1195-1204, wird die Verwendung von
Glycopyrrolat in der Andsthesie beschrieben. Es wird ein Uberblick Gber die
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pharmakologischen Aspekte von Glycopyrrolat gegeben, wobei die anticholinergen
Eigenschaften und die Eignung, die Schweil3drisenaktivitit zu vermindern, erwahnt

werden.

In L.V.Allen, "Topical Agent Stops Facial Sweating", Pharmacist, July 1998, wird eine
Glycopyrrolat und weitere pharmazeutische/kosmetische Hilfsstoffe enthaltende
Formulierung zur Behandlung von gustatorischem Schwitzen und zur Behandlung des
Frey-Syndroms offenbart.

In C.L. Hays et al., "The Frey Syndrome: A Simple, Effective Treatment", Otolaryngol Head
Neck Surg. 1982, 90, 419-425, wird eine klinische Vergleichsstudie zur topischen
Behandlung von gustatorischem Schwitzen (Frey-Syndrom) mit Scopolamin und
Glycopyrrolat beschrieben. Darin befasst man sich mit dem pathologischen Schwitzen.
Bezogen auf den Wirkungsmechanismus von Glycopyrrolat wird offenbart, dass
Glycopyrrolat den zur Primarschwei3bildung fiihrenden Nervenreiz der Schweil3zellen der
Haut blockiert, und dabei weniger Nebenwirkungen als Scopolamin zeigt, Da es als
quarternare Ammoniumverbindung nicht die Blut-Hirn-Schranke passiert und biologische
Membranen langsamer durchdringt.

Die WO03/026585 beschreibt die Verwendung von Glycopyrroniumbromid zur Hemmung
der ekkrinen Transpiration beim Menschen — wiewohl die Wirkung von Glycopyrro-
niumbromid und dessen Verwendung gegen Hyperhidrosis schon deutlich langer bekannt
ist.

WO-A-01/08681 offenbart die Behandlung einer Reihe von pathologischen Zustanden mit
Zusammensetzungen auf Basis von Glycopyrrolat, einem speziellen anticholinergen Amin.
Die Zustande sind u.a. gustatorisches Schwitzen ("Geschmacksschwitzen") sowie das
"Frey-Syndrom", worunter man verstarkte Schweil3bildung im Ohr-Schlafen-Bereich
versteht, die durch értliche Reizung sowie durch bestimmte Speisen ausgelést sein kann.
Daneben wird Hyperhidrose (vermehrte SchweiRabsonderung) erwahnt. Es werden
Formulierungen offenbart, die fir die topische Verabreichung auf der Haut geeignet sind,

wie Salben, Cremes, Gele und Pasten, und die einen pharmazeutisch vertraglichen Trager.

US 6 433 033 B1 offenbart Zusammensetzungen, die 0,25 bis 6 Gew.%, insbesondere 0,5
bis 4 Gew.% Glycopyrrolat zusammen mit weiteren pharmazeutisch akzeptablen
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Bestandteilen enthélt. Diese Zusammensetzung wird zur Behandlung von Hyperhidrose

verwendet und dabei topisch verabreicht.

WO-A-03/011340 offenbart eine Arzneiformulierung enthaltend Glycopyrrolat bzw. Salze
oder Derivate davon in einer Menge zwischen 0,05 und 20 Gew.% und auch ein Vehikel
wie ein Gel und/oder kolloidhaltiges Tragersystem. Die Glycopyrrolat-Formulierungen
werden zur Behandlung der Hyperhidrose topisch verabreicht.

Aufgabe der vorliegenden Erfindung ist es eine kosmetische Zubereitung bereit zu stellen,
die

> eine gesteigerte antitranspirierende Wirkung zeigt,

»  eine gesteigerte desodorierende Wirkung zeigt

>  hautpflegende Eigenschaft aufweist und sich durch bessere Pflegewirkung
auszeichnet,

eine sensorisch unerwinschte Klebrigkeit der Zubereitung vermeiden hilft,

eine ungewinschte Eintriibung der Zubereitung vermeiden hilft,

durch Hautneutralitat das biologische Gleichgewicht der Haut weniger belastet,

vV V. V V

besser als Vehikel fir kosmetische und medizinisch-dermatologische Wirkstoffe

dient,

v

sich durch eine bessere physikochemische Stabilitat der Formel auszeichnet,

v

sich durch bessere Biovertraglichkeit auszeichnet und/oder

> bessere sensorische Eigenschaften, wie beispielsweise die Verteilbarkeit oder das
Einzugsvermégen in die Haut, besitzt,

als die Wirkstoffe, Wirkstoffkombinationen und Zubereitungen des Standes der Technik.

Gel6st wird dieses Biindel an Aufgaben durch eine kosmetische Zubereitung entsprechend
den Hauptanspriichen. Gegenstand der Unteranspriiche sind vorteilhafte
Ausfihrungsformen der erfindungsgeméafen Zubereitungen sowie deren Verwendung.

Es war uberraschend und fur den Fachmann nicht vorauszusehen, dass eine
Wirkstoffkomnbination und eine kosmetische Zubereitung diese umfassend, umfassend
Glycopyrroniumbromid, dessen Derivate und/oder Isomere, in Kombination mit einem oder
mehreren Aktivstoffen, gewahlt aus der Gruppe

a.)Polyethylenglykol(2)stearylether und Polyethylenglykol(21)stearylether,
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b.)grenzflachenaktiver Substanzen A, gewahlt aus der Gruppe der Glucosederivate,

i
O—C—R
/
H,C
HO Q
HO O—Ry
i
welche sich durch die Strukturformel Ro

auszeichnen, wobei R einen verzweigten oder unverzweigten Alkylrest mit 1 bis 24 Koh-
lenstoffatomen darstellt, wobei R1 entweder ein Wasserstoffatom oder einen verzweig-
ten oder unverzweigten Alkylrest mit 1 bis 24 Kohlenstoffatomen darstellt und wobei R2
entweder ein Wasserstoffatom oder einen verzweigten oder unverzweigten Acylrest mit
1 bis 24 Kohlenstoffatomen darstellt,

wobei zusétzlich eine oder mehrere grenzflachenaktive Substanzen B enthalten sein
kénnen, gewahlt aus der Gruppe der Substanzen der allgemeinen Strukturformel

RFO‘QCHZ_C|H_CH2‘O>7R5
n

O—Ry

3

wobei R3, R4 und R5 voneinander unabhangig gewahlt werden aus der Gruppe, welche
umfasst: H, verzweigte bzw. unverzweigte, geséattigte bzw. ungesattigte Fettsaurereste
mit 8 bis 24 Kohlenstoffatomen, bei welchen bis zu drei aliphatische Wasserstoffatome
durch Hydroxygruppen substituiert sein kénnen und n eine Zahl von 2 bis 8 darstellt,

c.)eines oder mehrerer partiell neutralisierter Ester von Monoglyceriden und/oder Diglyceri-
den gesattigter Fettsduren mit Zitronenséure,

d.)eines oder mehrerer Polyole aus der Gruppe umfassend Ethylenglykol, Glycerin,
Octoxyglycerin (2-Ethylhexylglycerinether) und C, — C4, — Alkandiole, bevorzugt 1,2-
Decandiol

e.)einer oder mehrerer dialkyl-substituierter Essigsauren,

f.) eines oder mehrerer Hydrokolloide, gewahlt aus der Gruppe der organisch naturlichen
oder modifiziert natlrlichen, organisch vollsynthetischen oder anorganisch

wasserléslichen Polymere,

g.)eines oder mehrerer Mono-, Oligo- und/oder Polysaccharide,
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h.)der Silikate in Kombination mit Olen,

i.) der Ole, die gewahlt werden aus aus der Gruppe der Alkylbenzoate, Esterdle,
Dialkylcarbonate und —ether, lineare und/oder verzweigtkettige, aliphatische
Kohlenwasserstoffe und/oder kurzkettige Kohlenwasserstoffester, insbesondere
Isopropylester,

j.) der Parfumstoffe gewahit aus der Gruppe der Aldehyde, Ester, Jonone, Methyljonone,
Damascone, Salicylate, Acetale und/oder Holzkérper, insbesondere Iso E Super,

k.)des Phenoxyethanols und/oder

I.) antimikrobiell wirksamer silberhaltiger Glaser und/oder

in Form einer

m.) einer W/Si - Emulsion,

n.) eines O/W — Gels oder

0.) eines Seifengelstiftes

die Aufgaben l6sen.

Erfindungsgeman wird im Folgenden als Glycopyrrolat oder Glycopyrroniumbromid
(Internationaler Freiname fir (1)-(R*)-3-[(S*)-(Cyclopentylhydroxyphenylacetoxy]-1,1-
dimethylpyrrolidiniumbromid) dessen Derivate und Isomere synonym bezeichnet.
Bevorzugt ist Glycopyrroniumbromid gekennzeichnet durch folgende chemische Struktur:

Glycopyrrolat hat keine oder nur geringe antimikrobielle Wirksamkeit. In Kombination mit
den erfindungsgemaR ermittelten Aktivstoffen bzw. Formen a.) bis 0.) zeigt sich aber
Uberraschenderweise, dass sich die antimikrobielle Wirksamkeit und damit auch die
Antitranspirant (AT)-wirksamkeit und insbesondere die desodorierende Wirksamkeit
Uberdurchschnittlich erhéht.
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Glycopyrrolat dient somit auch als Enhancer fiir antimikrobielle Wirkstoffe. Uberraschend
und fur den Fachmann nicht zu erwarten konnte gezeigt werden, dass Glycopyrrolat allein
in den verwendeten Formulierungen keine antibakterielle Wirkung zeigt, in Kombination mit
anderen Wirkstoffen aber, wie insbesondere antimikrobiell wirkende Aluminiumsalze oder
Silbersalze, aber zu einer signifikant besseren antimikrobiellen Wirkung fihrt als die
Wirkstoffe allein ohne Glycopyrrolat.

Der Zusatz an Deo/AT-wirkern, wie antimikrobiell wirkenden Aluminiumsalze, wie z.B.

Aluminumchlorohydrat (ACH), ist somit zwar bevorzugt aber nicht zwingend erforderlich.

Dieser Effekt beruht darauf, dass Glycopyrrolat sich ahnlich wie ein Surfactant in die
Membran der Bakterien einlagert. Diese Einlagerung allein reicht zwar nicht aus, die
Bakterien abzutéten, macht diese aber anfélliger fiir den Angriff durch antibakterielle
Substanzen (Deo/AT-wirker), die durch die gestérte Membranintegritat diese leichter
passieren oder sogar zerstéren kénnen.

Es zeigte sich, dass GLYCOPYRROLAT in Kombination mit
Polyethylenglykol(2)stearylether und Polyethylenglykol(21)stearylether (beraus positive
Effekte zeigt.

Polyethylenglykol(2)stearylether ist ein bekannter W/O-Emulgator.
Polyethylenglykol(21)stearylether ist ein bekannter O/W-Emulgator. Beide zitierte
Emulgatoren werden haufig gemeinsam als Emulgatorsystem oder als Teil eines
Emulgatorsystems verwendet.

Es war nach eingehenden Untersuchungen Uberraschend und nicht vorhersehbar, dass die
Kombinationen aus Glycopyrroniumbromid, Polyethylenglykol(2)stearylether und
Polyethylenglykol(21)stearylether, Emulsionen enthaltend Wirkstoffkombinationen aus
Glycopyrroniumbromid, Polyethylenglykol(2)stearylether und
Polyethylenglykol(21)stearylether, sowie die Verwendung solcher Wirkstoffkombinationen
als wirksames Prinzip kosmetischer Desodorantien und Antitranspirantien, die Nachteile
des Standes der Technik beseitigen und vor allem die gestellten Aufgaben umfanglich

I6sen helfen.
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Der Zusatz von Polyethylenglykol(2)stearylether und Polyethylenglykol(21)stearylether
steigert die antitranspirierende Wirkung von Glycopyrroniumbromid in Uberraschender und

nicht vorhersehbarer Weise.

Als ganz besonders vorteilhaft hat sich erwiesen, wenn die erfindungsgemafie
Wirkstoffkombinationen oder Zubereitungen dadurch gekennzeichnet sind, dass die
nachfolgenden Gewichtsverhaltnisse eingestellt werden:

(A : B: C)wie a: b: cgewahlt wird, wobei a, b und ¢ unabhangig voneinander positive
rationale Zahlen von 1 bis 200, bevorzugt von 1 bis 50 darstellen.

A stellt die der Konzentration von Glycopyrroniumbromid in Gewichtseinheiten (z.B.
Gew.%) dar,
B stellt die Konzentration von Polyethylenglykol(2)stearylether in denselben

Gewichtseinheiten dar,

C stellt die Konzentration von Polyethylenglykol(21)stearylether in denselben
Gewichtseinheiten dar,

jeweils bezogen auf das Gesamtgewicht der Zubereitung.

Ferner hat es sich als vorteilhaft erwiesen, den Quotienten (B + C )/ A wobei A, B, und C
die zuvor beschriebenen Eigenschaften aufweisen, aus dem Bereich zwischen 0,5 und
200, bevorzugt aus dem Bereich zwischen 1 und 50 zu wahlen.

Bevorzugt liegen die erfindungsgemafen Wirkstoffkombinationen in O/W-Emulsionen vor.

In Kombination von GLYCOPYRROLAT und den spezifischen grenzflachenaktive
Substanzen wird eine besondere vorteilhafte Deo/AT-Wirkung erzielt. Die Kombination aus
Glycopyrroniumbromid und einer oder mehrerer grenzflachenaktiver Substanzen A,

gewahlt aus der Gruppe der Glucosederivate, welche sich durch die Strukturformel

0
]
O—C—R
/
HoC
HO Q
HO O—R;
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auszeichnen, wobei R einen verzweigten oder unverzweigten Alkylrest mit 1 bis 24 Kohlen-
stoffatomen darstellt, wobei R1 entweder ein Wasserstoffatom oder einen verzweigten oder
unverzweigten Alkylrest mit 1 bis 24 Kohlenstoffatomen darstellt und wobei R2 entweder
ein Wasserstoffatom oder einen verzweigten oder unverzweigten Acylrest mit 1 bis 24
Kohlenstoffatomen darstellt,

wobei zusétzlich eine oder mehrere grenzflachenaktive Substanz B, gewahlt aus der
Gruppe der Substanzen der allgemeinen Strukturformel

R3_O‘€CH2_C|H_CH2_O>7R5
n

0—R,

3

wobei R3, R4 und R5 voneinander gewahlt werden aus der Gruppe, welche umfasst: H,
verzweigte bzw. unverzweigte, geséttigte bzw. ungeséttigte Fettsdurereste mit 8 bis 24
Kohlenstoffatomen, bei welchen bis zu drei aliphatische Wasserstoffatome durch
Hydroxygruppen substituiert sein kénnen und n eine Zahl von 2 bis 8 darstellt, beseitigen in
kosmetischen Zubereitungen die Nachteile des Standes der Technik.

Der Zusatz von oberflachenaktiven Glucosederivaten und Oligoglycerinetherderivaten
steigert die antitranspirierende Wirkung von Glycopyrroniumbromid in Gberraschender und
nicht vorhersehbarer Weise.

Besonders vorteilhaft wird oder werden die oberflachenaktiven Glucosederivate
A aus der Gruppe Methylglucosemonostearat (Formel wie nachstehend)
i
O_ C_ C1 7H35
H,C

HO Q
HO OCH,

OH (A1)

oder Methylglucosedistearat (Formel wie nachstehend)
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H,C
HO Q
7
P
Ci7Hss (A2),

und beliebige Gemische daraus, beispielsweise ungefahr aquimolare Mischungen daraus
gewahlt, welche auch als Methylglucosesesquistearat bezeichnet werden. Solches
Methylglucosesesquistearat ist im Handel beispielsweise unter der Warenbezeichnung
Tego® Care PS von der Gesellschaft Th.Goldschmidt KG erhéltlich.

Besonders vorteilhaft wird oder werden die grenzflachenaktiven Substanzen B aus der
Gruppe der Verbindungen gewahit, bei welcher n den Wert 3 annimmt und R3, R4 und R5
unabhangig voneinander gewahlt werden aus der Gruppe, welche umfasst: H, verzweigte
bzw. unverzweigte, gesattigte bzw. ungesattigte Fettsaurereste mit 14 bis 20 Kohlenstoff-
atomen, insbesondere die Triglyceryldicarboxylate mit der nachfolgend aufgefihrten
generellen Struktur:
R3—C—O—CH2—(|3H—CH2—O—CH2—(|3H—CH2—O—CH2—C|:H—CH2—O—C—R5

| |
cl, OH OH OH <|3

(B1),

Als erfindungsgemaf bevorzugte Emulgatorkombination hat sich ein ungefahr dquimoleku-
lares Gemisch aus den Verbindungen A2 und B1, wobei in B1 die Reste R3 und R5 vor-
zugsweise beide einen Stearatrest bezeichnen, herausgestellt. Solche
Emulgatorkombinationen sind als ,Polyglyceryl(3)-Methylglucosedistearat* (PGMS) unter
der Warenbezeichnung Tego Care® 450 von der Gesellschaft Th. Goldschmidt KG
erhaltlich.

Entsprechend der erfindungsgeméRen Verwendung sind die Desodorantien besonders vor-
teilhaft dadurch gekennzeichnet, dass die grenzflachenaktiven Substanzen A, gewahit aus
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der Gruppe der Glucosederivate, in Konzentrationen von 0,01 - 10,00 Gew.%, bevorzugt
0,05 - 5,00 Gew.%, besonders bevorzugt 0,1 - 3,00 Gew.%, jeweils bezogen auf das Ge-

samtgewicht der Zusammensetzung, vorliegen.

Entsprechend der erfindungsgeméaBen Verwendung sind die Desodorantien besonders vor-
teilhaft dadurch gekennzeichnet, dass die grenzflachenaktiven Substanzen B, in
Konzentrationen von 0,01 - 10,00 Gew.%, bevorzugt 0,05 - 5,00 Gew.%, besonders
bevorzugt 0,1 - 3,00 Gew.%, jeweils bezogen auf das Gesamtgewicht der
Zusammensetzung, vorliegt oder vorliegen.

Eine Wirkstoffkombinationen aus Glycopyrroniumbromid und einem oder mehreren partiell
neutralisierten Ester von Monoglyceriden und/oder Diglyceriden gesattigter Fettsduren mit
Zitronensaure bzw. kosmetische Zubereitungen, solche Wirkstoffkombinationen enthaltend,
sowie die Verwendung solcher Wirkstoffkombinationen als wirksames Prinzip kosmetischer
Desodorantien und Antitranspirantien, beseitigt die Nachteile des Standes der Technik in
erfindungsgemaler Weise.

Ein besonders vorteilhafter Zitronensaureester ist das Glycerylstearatcitrat. Solche
Zitronensaureester sind beispielsweise erhaltlich unter der Produktbezeichnung ,IMWI-
TOR® 370“ der Firma SASOL.

Es ist erfindungsgeman vorteilhaft, das molare Verhaltnis von Glycopyrroniumbromid zu
einem oder mehreren partiell neutralisierten Estern von Monoglyceriden und/oder Diglyceri-
den gesattigter Fettsduren mit Zitronensaure aus dem Bereich von 100 : 1 bis 1: 100,
bevorzugt 50 : 1 bis 1 : 50, insbesondere bevorzugt 20 : 1 bis 1 : 20 zu wahlen.

Uberraschend werden die geschilderten Aufgaben auch gelést durch eine
Wirkstoffkombination bzw. kosmetische Zubereitungen diese enthaltend, umfassend
Glycopyrroniumbromid und ein oder mehrere Polyole aus der Gruppe umfassend
Ethylenglykol, Glycerin, Octoxyglycerin (2-Ethylhexylglycerinether) und die C, — C1, —
Alkandiole, bevorzugt 1,2-Decandiol.

Die Verwendung solcher Wirkstoffkombinationen als wirksames Prinzip kosmetischer
Desodorantien und Antitranspirantien beseitigt die Nachteile des Standes der Technik.
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Die erfindungsgemafRen Zubereitungen zeichnen sich durch eine hohe Wirksamkeit bei
gleichzeitiger sehr guter Hautvertraglichkeit aus. AuBerdem haben sie ausgezeichnete
sensorische Eigenschaften wie ein geringes Klebrigkeitsgefiihl auf der Haut.

Erfindungsgemal bevorzugte C, — C, — Alkandiole sind die entsprechenden 1, 2-Diole mit
unverzweigten Alkylketten, besonders bevorzugt ist 1,2-Decandiol.

Wie in Abbildung 2 dargestellt, zeigt die Kombination von 0,3 Gew.% GLYCOPYRROLAT
und 0,15 Gew.% 1,2-Decandiol eine synergistische Erhéhung der Reduktion der Zellzahlen
(C.xerosis) gegeniiber den Zubereitungen umfassend jeweils nur GLYCOPYRROLAT bzw.
1,2-Decandiol. Dies belegt wiederum eindrucksvoll den synergistischen Effekt der
Kombinationen von GLYCOPYRROLAT mit den erfindungsgemafRen Aktivststoffen
hinsichtlich Deo- und AT-wirkung.

Vorteilhafte Ausfiihrungsformen der vorliegenden Erfindung sind allerdings auch
2-Methylpropandiol, 1,5-Pentandiol, 2,4-Pentandiol, 1,6-Hexandiol, 2,5-Hexandiol, 1,8-
Octandiol, 1,10-Decandiol, 1,12-Dodecandiol.

Es ist erfindungsgemaR vorteilhaft, das molare Verhaltnis von Glycopyrroniumbromid zu
Polyol aus dem Bereich von 100 : 1 bis 1 : 100, bevorzugt 50 : 1 bis 1 : 50, insbesondere
bevorzugt 20 : 1 bis 1 : 20 zu wahlen.

Entsprechend der erfindungsgeméfen Verwendung sind die Desodorantien besonders vor-
teilhaft dadurch gekennzeichnet, dass die Polyole in Konzentrationen von 0,01 - 20,00
Gew.%, bevorzugt 0,1 - 10,00 Gew.% jeweils bezogen auf das Gesamtgewicht der

Zusammensetzung, vorliegt oder vorliegen.

Auch die Kombination von GLYCOPYRROLAT mit Dialkylessigsauren Iésen die gestellten
Aufgaben teil- bzw. vollsténdig.

Bekannt ist, dass bestimmte dialkyl-substituierte Essigsauren aufgrund ihrer bakteriziden
Wirkung auf eine Anzahl von Mikroorganismen als Konservierungsmittel eingesetzt
werden. So ist aus der DE-OS 19516705 die Verwendung dialkyl-substituierter
Essigsauren als antibakterielle, antimycotische oder antivirale Wirkstoffe bekannt.
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Es war nach all diesem aber dennoch tberraschend und nicht vorhersehbar, dass
Wirkstoffkombinationen aus Glycopyrroniumbromid und einer oder mehreren dialkyl-
substituierter Essigsauren, bzw. kosmetische Zubereitungen, solche
Wirkstoffkombinationen enthaltend, sowie die Verwendung solcher Wirkstoffkombinationen
als wirksames Prinzip kosmetischer Desodorantien und Antitranspirantien, die Nachteile
des Standes der Technik beseitigen.

Erfindungsgemag ist es daher méglich, zu desodorierend und/oder antitranspirant
wirksamen Zubereitungen mit starkerer Leistung zu gelangen, als es die Einzelsubstanzen

erwarten lieRen.

Vorteilhaft im Sinne der vorliegenden Erfindung sind dialkyl-substituierte Essigsauren der

Formel
R4 O—H
/
CH—C
/ N\
R o

wobei R, einen verzweigten oder unverzweigten Alkylrest mit 1 - 12 Kohlenstoffatomen und

R2 einen verzweigten oder unverzweigten Alkylrest mit 1 - 24 Kohlenstoffatomen darstellt.

Vorteilhaft werden die Alkylreste so gewahlt dass R, = Methyl, Ethyl, Propyl, Butyl, Pentyl
oder Hexyl darstellt.

Weiter vorteilhaft werden die Alkylreste so gewahlt, dass R,= Octyl, Nonyl, Decyl, Undecyl,
Dodecyl darstellt.

Insbesondere vorteilhaft ist, die erfindungsgemalien Essigsaurederivate aus der Gruppe 2-
Butyloctansaure, 2-Butyldecansaure, 2-Hexyloctansaure, 2-Hexyldecansaure zu wahlen.

Ganz besonders bevorzugt ist die 2-Butyloctanséaure.
Es ist erfindungsgemaf vorteilhaft, das molare Verhaltnis von Glycopyrroniumbromid zu

dialkyl-substituierten Essigsauren aus dem Bereich von 100 : 1 bis 1 : 100 , bevorzugt
50 : 1 bis 1 : 50, insbesondere bevorzugt 20 : 1 bis 1 : 20 zu wéhlen.
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Die Wirkstoffkombination bzw. kosmetische Zubereitungen diese enthaltend, umfassend
Glycopyrroniumbromid und mindestens ein oder mehrere Hydrokolloide, z.B. als polymere
Verdickungsmittel, gewahlt aus der Gruppe der — organisch natirlichen oder modifiziert
naturlichen,— organisch vollsynthetischen oder — anorganisch, wasserléslichen Polymere,
die Nachteile des Standes der Technik beseitigen.

~Hydrokolloid“ ist die technologische Kurzbezeichnung fiir die an sich richtigere Bezeich-
nung ,hydrophiles Kolloid“. Hydrokolloide sind Makromolekiile, die eine weitgehend lineare
Gestalt haben und ber intermolekulare Wechselwirkungskrafte verfiigen, die Neben- und
Hauptvalenzbindungen zwischen den einzelnen Molekilen und damit die Ausbildung eines
netzartigen Gebildes ermdglichen. Sie sind teilweise wasserldsliche natirliche oder synthe-
tische Polymere, die in wassrigen Systemen Gele oder viskose Lésungen bilden. Sie
erh6hen die Viskositéat des Wassers, indem sie entweder Wassermolekiile binden
(Hydratation) oder aber das Wasser in ihre unter sich verflochtenen Makromolekiile
aufnehmen und einhillen, wobei sie gleichzeitig die Beweglichkeit des Wassers
einschranken. Solche wasserldslichen Polymere stellen eine groRe Gruppe chemisch sehr
unterschiedlicher natirlicher und synthetischer Polymere dar, deren gemeinsames
Merkmal ihre Léslichkeit in Wasser bzw. wassrigen Medien ist. Voraussetzung dafiir ist,
dass diese Polymere Uber eine fir die WasserlGslichkeit ausreichende Anzahl an
hydrophilen Gruppen besitzen und nicht zu stark vernetzt sind. Die hydrophilen Gruppen
kénnen nichtionischer, anionischer oder kationischer Natur sein, beispielsweise wie folgt:
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Die Gruppe der kosmetisch und dermatologisch relevanten Hydrokolloide lasst sich wie

folgt einteilen in:

organische, natlrliche Verbindungen, wie beispielsweise Agar-Agar, Carrageen,
Tragant, Gummi arabicum, Alginate, Pektine, Polyosen, Guar-Mehl, Johannisbrot-
baumkernmehl, Starke, Dextrine, Gelatine, Casein,

organische, abgewandelte Naturstoffe, wie z. B. Carboxymethylcellulose und andere
Celluloseether, Hydroxyethyl- und -propylcellulose und mikrokristalline Cellulose
dergleichen,

organische, vollsynthetische Verbindungen, wie z. B. Polyacryl- und Polymethacryl-Ver-
bindungen, Vinylpolymere, Polycarbonsauren, Polyether, Polyimine, Polyamide,
Polyurethane

anorganische Verbindungen, wie z. B. Polykieselsauren, Tonmineralien wie Montmorillo-
nite, Zeolithe, Kieselsauren.

Mikrokristalline Cellulose ist ein vorteilhaftes Hydrokolloid im Sinne der vorliegenden

Erfindung. Sie ist beispielsweise von der "FMC Corporation Food and Pharmaceutical

Products" unter der Handelsbezeichnung Avicel® erhaltlich. Ein besonders vorteilhaftes

Produkt im Sinne der vorliegenden Erfindung ist der Typ Avicel® RC-591, bei dem es sich

um modifizierte mikrokristalline Cellulose handelt, die sich zu 89% aus mikrokristalliner

Cellulose und zu 11% aus Natrium Carboxymethyl Cellulose zusammensetzt. Weitere
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Handelsprodukte dieser Rohstoffklasse sind Avicel® RC/CL, Avicel® CE-15 und Avicel®
500.

Weitere erfindungsgeman vorteilhafte Hydrokolloide sind beispielsweise Methylcellulosen,
als welche die Methylether der Cellulose bezeichnet werden. Sie zeichnen sich durch die
folgende Strukturformel aus

ROGCH, OR
10 0 RO o1
RO 0

OR ROCH,

- -n

in der R ein Wasserstoff oder eine Methylgruppe darstellen kann.

Insbesondere vorteilhaft im Sinne der vorliegenden Erfindung sind die im allgemeinen
ebenfalls als Methylcellulosen bezeichneten Cellulosemischether, die neben einem domi-
nierenden Gehalt an Methyl- zusatzlich 2-Hydroxyethyl-, 2-Hydroxypropyl- oder 2-Hydroxy-
butyl-Gruppen enthalten. Besonders bevorzugt sind (Hydroxypropyl)methylcellulosen, bei-
spielsweise die unter der Handelsbezeichnung Methocel® E4M bei der Dow Chemical
Comp. erhaltlichen.

Erfindungsgeman ferner vorteilhaft ist Natriumcarboxymethylcellulose, das Natrium-Salz
des Glykolsaureethers der Cellulose, fiir welches R in Strukturformel | ein Wasserstoff
und/oder CH,~COONa darstellen kann. Besonders bevorzugt sind hydrophob-modifizierte
Hydroxyethylcellulosen, wie sie unter der Handelsbezeichnung Natrosol® Plus 330 CS bei
Aqualon erhaltlich sind. Weitere erfindungsgeméfe Cellulosederivate sind die
Ethylhydroxyethylcellulose (Elfacos CD 481 der Firma Akzo Nobel).

Bevorzugt im Sinne der vorliegenden Erfindung ist ferner Xanthan (CAS-Nr. 11138-66-2),
auch Xanthan Gummi genannt, welches ein anionisches Heteropolysaccharid ist, das in
der Regel durch Fermentation aus Maiszucker gebildet und als Kaliumsalz isoliert wird. Es
wird von Xanthomonas campestris und einigen anderen Spezies unter aeroben
Bedingungen mit einem Molekulargewicht von 2x10° bis 24x10° produziert. Xanthan wird
aus einer Kette mit B-1,4-gebundener Glucose (Cellulose) mit Seitenketten gebildet. Die
Struktur der Untergruppen besteht aus Glucose, Mannose, Glucuronsaure, Acetat und
Pyruvat. Die Anzahl der Pyruvat-Einheiten bestimmt die Viskositat des Xanthans.
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Vorteilhafter Gelbildner im Sinne der vorliegenden Erfindung ist ferner Carrageen, ein
gelbildender und ahnlich wie Agar aufgebauter Extrakt aus nordatlantischen, zu den
Florideen zahlenden Rotalgen (Chondrus crispus und Gigartina stellata).

Haufig wird die Bezeichnung Carrageen fir das getrocknete Algenprodukt und
Carrageenan fir den Extrakt aus diesem verwendet. Das aus dem HeilBwasserextrakt der
Algen ausgeféllte Carrageen ist ein farbloses bis sandfarbenes Pulver mit einem
Molekulargewichtsbereich von 100 000 — 800 000 und einem Sulfat-Gehalt von ca. 25 %.
Carrageen ist in warmem Wasser sehr leicht Iéslich und bildet beim Abkuihlen ein
thixotropes Gel, selbst wenn der Wassergehalt 95 — 98 % betragt. Die Festigkeit des Gels
wird durch die Doppelhelix-Struktur des Carrageens bewirkt. Beim Carrageenan
unterscheidet man drei Hauptbestandteile: Die gelbildende x-Fraktion besteht aus D-
Galactose-4-sulfat und 3,6-Anhydro-o-D-galactose, die abwechselnd in 1,3- und 1,4-
Stellung glykosidisch verbunden sind (Agar enthalt demgegeniber 3,6-Anhydro-o-L-
galactose). Die nicht gelierende A-Fraktion ist aus 1,3-glykosidisch verknlpften D-
Galactose-2-sulfat und 1,4-verbundenen D-Galactose-2,6-disulfat-Resten zusammenge-
setzt u. in kaltem Wasser leicht I16slich. Das aus D-Galactose-4-sulfat in 1,3-Bindung und
3,6-Anhydro-o-D-galactose-2-sulfat in 1,4-Bindung aufgebaute 1-Carrageenan ist sowohl
wasserléslich als auch gelbildend. Weitere Carrageen-Typen werden ebenfalls mit griechi-
schen Buchstaben bezeichnet: o, B, v, 1, v, &, T, ®, . Auch die Art vorhandener Kationen
(K*, NH,*, Na*, Mg**, Ca®*) beeinflusst die Lslichkeit der Carrageene.

Die Verwendung von Chitosan in kosmetischen Zubereitungen ist per se bekannt. Chitosan
stellt ein partiell deacyliertes Chitin dar. Dieses Biopolymer hat u.a. filmbildende
Eigenschaften und zeichnet sich durch ein seidiges Hautgefiihl aus. Von Nachteil ist jedoch
seine starke Klebrigkeit auf der Haut, die insbesondere - voriibergehend - wahrend der
Anwendung auftritt. Entsprechende Zubereitungen kénnen dann im Einzelfalle nicht ver-
marktungsfahig sein, Da sie vom Verbraucher nicht akzeptiert bzw. negativ beurteilt wer-
den. Chitosan wird bekanntermalien beispielsweise in der Haarpflege eingesetzt. Es eignet
sich, besser als das ihm zugrundeliegende Chitin, als Verdicker oder Stabilisator und
verbessert die Adhasion und Wasserresistenz von polymeren Filmen. Stellvertretend fir
eine Vielzahl von Fundstellen des Standes der Technik: H.P.Fiedler, ,Lexikon der
Hilfsstoffe fir Pharmazie, Kosmetik und angrenzende Gebiete®, dritte Auflage 1989, Editio
Cantor, Aulendorf, S. 293, Stichwort ,,Chitosan®.
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Chitosan ist gekennzeichnet durch folgende Strukturformel:
CH,OH CH,OH CH,OH
OH
HO
NH—X NH—X NH—X
i ln

dabei nimmt n Werte bis zu ca. 10.000 an, X stellt entweder den Acetylrest oder Was-

serstoff dar. Chitosan entsteht durch Deacetylierung und teilweise Depolymerisation

(Hydrolyse) von Chitin, welches durch die Strukturformel

CH,OH CH,OH CH,OH
OH
HO
NH—C|30 NH——CI:O NH—C|)O
CHs CHj CHs
B in

gekennzeichnet ist. Chitin ist wesentlicher Bestandteil des Ektoskeletts [t0 y1twv = griech.:
der Panzerrock] der Gliederfiiler (z.B. Insekten, Krebse, Spinnen) und wird auch in Stiitz-

geweben anderer Organismen (z.B. Weichtiere, Algen, Pilze) gefunden.

Im Bereich von etwa pH <6 ist Chitosan positiv geladen und dort auch in wéssrigen Syste-
men léslich. Es ist nicht kompatibel mit anionischen Rohstoffen, daher bietet sich zur
Herstellung chitosanhaltiger Ol-in-Wasser-Emulsionen der Einsatz nichtionischer Emul-
gatoren an. Diese sind an sich bekannt, beispielsweise aus der EP-A 776 657.

Erfindungsgemaf bevorzugt sind Chitosane mit einem Deacetylierungsgrad > 25 % , ins-
besondere > 55 - 99 % [bestimmt mittels "H-NMRY).

Insbesondere sind Chitosan oder Chitosanderivate bevorzugt mit
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A einem Deacetylierungsgrad von 75% - 98%, bevorzugt 78 - 86%, insbesondere 75 -
85%, 82 - 85% oder 82 - 84%, sowie 80 - 98%, bevorzugt 92 - 98%.

B einer Viskositat - zu 10 mPas, insbesondere von 4 - 10 mPas, bevorzugt 5 - 8

mPas,

C einem Gewichtsmittel der Molekulargewichtsverteilung von weniger als 300.000 Da,
bevorzugt weniger als 160.000 Da oder weniger als 150.000 Da, insbesondere
bevorzugt weniger als 100.000 Da, und bevorzugt zwischen 20.000 — 300.000 Da,
insbesondere 50.000 - 160.000 Da, insbesondere 50.000 - 120.000 Da und

D einem Zahlenmittel der Molekulargewichtsverteilung kleiner 40.000 Da, bevorzugt
kleiner 35.000 Da, insbesondere kleiner 27.000 Da, besonders bevorzugt 10.000 -
35.000 Da, insbesondere 10.000 - 27.000 Da.

Es ist auch von Vorteil, Chitosane mit Molekulargewichten zwischen 10.000 und 1.000.000
zu wahlen, insbesondere solches mit Molekulargewichten zwischen 100.000 und 1.000.000

(bestimmt mittels Gelpermeationschromatographie).
Die erfindungsgemal wesentlichen Parameter des Chitosans werden wie folgt bestimmt.

Die Viskositat einer 1% L6sung wird nach Brookfield in 1%iger Essigsaure bei 25°C

gemessen.

Das Molekulargewicht wird entsprechend der GLYCOPYRROLATC-Analyse in einer 0,1
molaren NaCl/0,1 Vol.%-Trifluoroessigsaure Lésung bei 23°C mit einer Saule PSS-
Novema (10 ym, linear, ID 8,0 mmx300 mm), einem Fluss von 1,0 ml/min., einer

Probenkonzentration von 2,0 g/l und einem Injektionsvolumen von 20 ul bestimmt.
Der Deacetylierungsgrad lasst sich tber die Direkttitrationsmethode bestimmen.

Die besonders effizient wirkenden Chitosane haben ein Molekulargewicht zwischen 10.000
bis 300.000 Da, insbesondere zwischen 50.000 — 160.000 Da, ein Deacetylierungsgrad
von 75 - 98%, eine Viskositat von maximal 10 mPas, ein Zahlenmittel der
Molekulargewichtsverteilung kleiner 40.000 Da und setzen sich aus mindestens 50

Monomeren zusammen.

Als besonders bevorzugt sind Chitosane mit einem Molekulargewicht kleiner 160.000 Da,
einem Deacetylierungsgrad von 78 - 86%, einer Viskositat von maximal 10 mPas und
einem Zahlenmittel der Molekulargewichtsverteilung kleiner 35.000 Da.
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Vorteilhaft zeigten sich insbesondere Chitosane mit einem Molekulargewicht kleiner
100.000 Da, einem Deacetylierungsgrad von 78 - 84%, einer Viskositat von maximal 10
mPas und einem Zahlenmittel der Molekulargewichtsverteilung kleiner 27.000 Da.

ErfindungsgemaR lassen sich fir den speziellen Anwendungszweck erfindungsgemafe
Chitosane mit den folgenden Kombinationen der bevorzugten Parameterbereichen A, B, C

und D individuell auswahlen, herstellen und anwenden.

Tabelle: Chitosanparameterbereiche

A B C D
Deacetylierungsgrad | Viskositat Gewichtsmittel Zahlenmittel Molekular-
[%] [mPas] Molekular- gewichtsverteilung
gewichtsverteilung [Da]
[Da]
75-98 max. 10 < 300.000 < 40.000
78 - 86 4-10 < 160.000 < 35.000
75-85 5-8 < 150.000 < 27.000
80-98 < 100.000 10.000 — 35.000
80-85 20.000 - 300.000 10.000 — 27.000
82-84 50.000 — 160.000
92-98 50.000 — 120.000

So ist beispielsweise eine Zubereitung enthaltend GLYCOPYRROLAT und Chitosane mit A
= 80 — 98%, B =5 — 10 mPas, C = 50.000 — 120.000 Da und D = 10.000 — 27.000 Da
ebenso bevorzugt fir eine spezielle Deo/AT-Produktformulierung wie eine Zubereitung
enthaltend Chitosane mit A = 82 — 84%, B =5 — 8 mPas, C < 160.000 Da und D < 35.000
Da.

Uberraschenderweise wurde gefunden, dass die Kombination von Glycopyrrolat und
Chitosan und Zubereitungen, diese Kombination enthaltend, die Adhasion, d.h. das
Vermdgen der Mikroorganismen an Oberflachen anzuhaften, herabsetzen, so dass sich
deren Ubliche Anzahl auf solche Flachen verringert, oder auch, dass sich keine oder keine

wesentlichen Mengen von Mikroorganismen mehr nachweisen lassen.
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In einem Adhéasionsassay mit den Mikroorganismen Corynebacterium jeikeium (C.
jeikeium) wurde die synergistische Verringerung der Adhasion eindrucksvoll bestétigt, wie
in Abbildung 1 dargestellt.

Eine Kombination von 0,1 Gew.% Glycopyrrolat und 0,025 bzw. 0,01 Gew.% Chitosan
verringert die Adhasion des Bakteriums C. jeikeium um mehr als 50% im Vergleich zum
Einsatz von Chitosan gleichen Anteils ohne Glycopyrrolat-Zusatz.

Die Verwendung von Glycopyrrolat in Kombination mit Chitosan, insbesondere zu Anteilen
von 0,1 Gew.% Glycopyrrolat und 0,01 bis 0,025 Gew.% Chitosan, ist somit pradestiniert.

Polyacrylate sind ebenfalls vorteilhaft im Sinne der vorliegenden Erfindung zu
verwendende Gelatoren. Erfindungsgemal vorteilhafte Polyacrylate sind Acrylat-
Alkylacrylat-Copolymere, insbesondere solche, die aus der Gruppe der sogenannten
Carbomere oder Carbopole (Carbopol® ist eigentlich eine eingetragene Marke der

B. F. Goodrich Company) gewahlt werden. Insbesondere zeichnen sich das oder die
erfindungsgemal vorteilhaften Acrylat-Alkylacrylat-Copolymere durch die folgende Struktur

aus:
) . Cf"'3 ]
-—CH2—(|3H CHy—C—-
= £
OH Osp
B 4 X L -y

Darin stellen R’ einen langkettigen Alkylrest und x und y Zahlen dar, welche den jeweiligen
stéchiometrischen Anteil der jeweiligen Comonomere symbolisieren.

Erfindungsgemal besonders bevorzugt sind Acrylat-Copolymere und/oder Acrylat-Alkyl-
acrylat-Copolymere, welche unter den Handelbezeichnungen Carbopol® 1382, Carbopol®
981 und Carbopol® 5984 von der B.F. Goodrich Company erhaltlich sind, bevorzugt
Polyacrylate aus der Gruppe der Carbopole der Typen 980, 981, 1382, 2984, 5984 sowie
besonders bevorzugt Carbomer 2001
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Ferner vorteilhaft sind Copolymere aus Ci¢.30-Alkylacrylaten und einem oder mehreren
Monomeren der Acrylsédure, der Methacrylsaure oder deren Ester, die kreuzvernetzt sind
mit einem Allylether der Saccharose oder einem Allylether des Pentaerythrit.

Vorteilhaft sind Verbindungen, die die INCI-Bezeichnung ,Acrylates/C,.30 Alkyl Acrylate
Crosspolymer* tragen. Insbesondere vorteilhaft sind die unter den Handelsbezeichnungen
Pemulen® TR1 und Pemulen® TR2 bei der B. F. Goodrich Company erhaltlichen.

Vorteilhaft sind Verbindungen, die die INCI-Bezeichnung Ammoniumacryloyldimethyltau-
rate/Vinylpyrrolidoncopolymere tragen.

Erfindungsgemal vorteilhaft weisen das oder die Ammoniumacryloyldimethyltau-
rate/Vinylpyrrolidoncopolymere die Summenformel [C7H16N2SO,], [CsHoNO], auf, einer
statistischen Struktur wie folgt entsprechend

HsC CH;

|
8039 (’-\?H4

Bevorzugte Spezies im Sinne der vorliegenden Erfindung sind in den Chemical Abstracts
unter den Registraturnummern 58374-69-9, 13162-05-5 und 88-12-0 abgelegt und
erhaltlich unter der Handelsbezeichnung Aristoflex® AVC der Gesellschaft Clariant GmbH.

Vorteilhaft sind ferner Copolymere/Crosspolymere umfassend Acryloyldimethyl Taurate,
wie beispielsweise Simugel® EG oder Simugel® EG von der Gesellschaft Seppic S.A.

Weitere erfindungsgemaR vorteilhaft zu verwendende Hydrokolloide sind auch in Wasser

Iésliche oder dispergierbare anionische Polyurethane, welche vorteilhaft erhaltlich sind aus

i) mindestens einer Verbindung, die zwei oder mehrere aktive Wasserstoffatome pro
Molekiile enthalt,
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i)  mindestens einem Saure- oder Salzgruppen enthaltenden Diol und

iii)  mindestens einem Diisocyanat.

Bei der Komponente i) handelt es sich insbesondere um Diole, Aminoalkohole, Diamine,
Polyesterole und Polyetherole mit einem zahlenmittleren Molekulargewicht von jeweils bis
zu 3000 oder deren Mischungen, wobei bis zu 3 Mol% der genannten Verbindungen durch
Triole oder Triamine ersetzt sein kénnen. Insbesondere umfasst die Komponente (i)
mindestens 50 Gew.% eines Polyesterdiols, bezogen auf das Gesamtgewicht der
Komponente (i). Als Polyesterdiole kommen alle diejenigen in Betracht, die tblicherweise
zur Herstellung von Polyurethanen eingesetzt werden, insbesondere Umsetzungsprodukte
aus Phthalsaure und Diethylenglycol, Isophthalsdure und 1,4-Butandiol,
Isophthalsaure/Adipinsaure und 1,6-Hexandiol sowie Adipinséaure und Ethylenglycol oder
5-NaSO;-Isophthalsaure, Phthalsaure, Adipinsaure und 1,6-Hexandiol.

Brauchbare Diole sind z.B. Ethylenglycol, Propylenglycol, Butylenglycol, Neopentylglycol,
Polyetherole, wie Polyethylenglycole mit Molekulargewichten bis zu 3000, Blockco-
polymerisate aus Ethylenoxid und Propylenoxid mit zahlenmittleren Molekulargewichten
von bis zu 3000 oder Blockcopolymerisate aus Ethylenoxid, Propylenoxid und Butylenoxid,
die die Alkylenoxideinheiten statistisch verteilt oder in Form von Blécken einpolymerisiert
enthalten. Bevorzugt sind Ethylenglycol, Neopentylglycol, Di-, Tri-, Tetra-, Penta- oder
Hexaethylenglyol. Brauchbare Diole sind auBerdem Poly(hydroxycarbonsaure)diole.

Geeignete Aminoalkohole sind z.B. 2-Aminoethanol, 2-(N-Methylamino)ethanol, 3-Ami-

nopropanol oder 4-Aminobutanol.

Geeignete Diamine sind z.B. Ethylendiamin, Propylendiamin, 1,4-Diaminobutan und 1,6-Di-
aminohexan sowie o, ®-Diamine, die durch Aminierung von Polyalkylenoxiden mit Am-

moniak herstellbar sind.

Bei der Komponente ii) handelt es sich insbesondere um Dimethylolpropansaure oder

Verbindungen der Formeln
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o) o)
HO—RR\ /RR—OH
o) o)
HOOC COOH bw.
o) o)
HO— RR RR— OH
o) o~
SOsMe

worin RR jeweils fur eine C,-C+s-Alkylengruppe steht und Me fiir Na oder K steht.

Bei der Komponente iii) handelt es sich insbesondere um Hexamethylendiisocyanat,
Isophorondiisocyanat, Methyldiphenylisocyanat (MDI) und/oder Toluylendiisocyanat.

Die Polyurethane sind dadurch erhaltlich, dass man die Verbindungen der Gruppen i) und
ii) unter einer Inertgasatmosphare in einem inerten Lésemittel bei Temperaturen von 70 bis
130°C mit den Verbindungen der Gruppe iii) umsetzt. Diese Umsetzung kann
gegebenenfalls in Gegenwarte von Kettenverlangerern durchgefiihrt werden, um Po-
lyurethane mit héheren Molekulargewichten herzustellen. Wie bei der Herstellung von Po-
lyurethanen Ublich, werden die Komponenten [(i)+(ii)]:(iii) vorteilhaft im molaren Verhaltnis
von 0,8 - 1,1 : 1 eingesetzt. Die Sdurezahl der Polyurethane wird von der Zusammenset-
zung und der Konzentration der Verbindungen der Komponente (ii) in der Mischung aus

den Komponenten (i)+(ii) bestimmt.

Die Sauregruppen enthaltenden Polyurethane sind nach Neutralisation (teilweise oder voll-
standig) wasserloslich bzw. ohne Zuhilfenahme von Emulgatoren dispergierbar. In aller
Regel weisen die Salze der Polyurethane eine bessere Wasserldslichkeit oder Di-
spergierbarkeit in Wasser auf als die nicht neuralisierten Polyurethane. Als Base fiir die
Neutralisation der Polyurethane kénnen Alkalimetallbasen wie Natronlauge, Kalilauge,
Soda, Natriumhydrogencarbonat, Kaliumcarbonat oder Kaliumhydrogencarbonat und
Erdalkalimetallbasen wie Calciumhydroxid, Calciumoxid, Magnesiumhydroxid oder
Magnesiumcarbonat sowie Ammoniak und Amine verwendet werden. Besonders haben

sich zur Neutralisation der Sauregruppen enthaltenden Polyurethane 2-Amino-2-



25
WO 2006/069998 PCT/EP2005/057186

Methylpropanol, Diethylaminopropylamin und Triisopropanolamin bewahrt. Die
Neutralisation der Sduregruppen enthaltenden Polyurethane kann auch mit Hilfe von
Mischungen mehrerer Basen vorgenommen werden, z.B. Mischungen aus Natronlauge
und Triisopropanolamin. Die Neutralisation kann je nach Anwendungszweck partiell z.B. zu
20 - 40 % oder vollstandig, d.h. zu 100 % erfolgen.

Diese Polymere und ihre Herstellung sind in DE-A-42 25 045 naher beschrieben, auf die

hiermit in vollem Umfang Bezug genommen wird.

In Wasser IGsliche oder dispergierbare, kationische Polyurethane und Polyharnstoffe sind

aus

a) mindestens einem Diisocyanat, welches bereits vorher mit einer oder mehreren Ver-
bindungen, die zwei oder mehrere aktive Wasserstoffatome pro Molekdle enthalten,
umgesetzt worden sein kann, und

b)  mindestens einem Diol, primaren oder sekundaren Aminoalkohol, primaren oder
sekundarem Diamin oder primaren oder sekundaren Triamin mit einem oder
mehreren tertidren, quaternaren oder protonierten tertiaren Aminostickstoffatomen,
herstellbar.

Bevorzugte Diisocyanate sind wie oben angegebene. Verbindungen mit zwei oder
mehreren aktiven Wasserstoffatomen sind Diole, Aminoalkohole, Diamine, Polyesterole.
Polyamiddiamine und Polyetherole.

Die Herstellung der Polyurethane erfolgt wie oben beschrieben. Geladene kationische
Gruppierungen lassen sich aus den vorliegenden tertiaren Aminostickstoffatomen entweder
durch Protonierung, z.B. mit Carbonsauren wie Milchsaure oder durch Quaternisierung,
z.B. mit Alkylierungsmitteln wie C1- bis C4-Alkylhalogeniden oder -sulfaten in den
Polyharnstoffen erzeugen. Beispiele solcher Alkylierungsmittel sind Ethylchlorid, Ethyl-
bromid, Methylchlorid, Methylbromid, Dimethylsulfat und Diethylsulfat.

Diese Polymere und ihre Herstellung sind in der DE-A-42 41 118 naher beschrieben, auf

die hiermit in vollem Umfang Bezug genommen wird.

Lineare Polyurethane mit Carboxylatgruppen sind darstellbar aus
i) einer 2,2-Hydroxymethyl-substituierten Carbonsaure der Formel
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H,C—OH
RR'—C—COOH
H,C—OH
worin RR' fir ein Wasserstoffatom oder eine C1-C20-Alkylgruppe steht, die in einer
Menge verwendet werden, welche ausreicht, dass in dem Polyurethan 0,35- 2,25
millidquivalente Carboxylgruppen pro g Polyurethan vorhanden sind,
i) 10-90 Gew.%, bezogen auf das Gewicht des Polyurethans, einer oder mehrerer
organischer Verbindungen mit nicht mehr als zwei aktiven Wasserstoffatomen und

i) einem oder mehreren organischen Diisocyanaten.

Die im Polyurethan enthaltenden Carboxylgruppen werden abschlieRend mit einer
geeigneten Base zumindest teilweise neutralisiert. Diese Polymere und ihre Herstellung
sind in der EP-A-619 111 beschrieben, auf die hiermit in vollem Umfang Bezug genommen

wird.

Carboxylhaltige Polykondensationsprodukte aus Anhydriden von Tri- oder
Tetracarbonsauren und Diolen, Diaminen oder Aminoalkoholen (Polyester, Polyamide oder
Polyesteramide) sind weiterhin bevorzugt. Diese Polymere und ihre Herstellung sind in der
DE-A-42 24 761 naher beschrieben, auf die hiermit in vollem Umfang Bezug genommen

wird.

Polyacrylate und Polymethacrylate, wie sie in den DE-A-43 14 305, 36 27 970 und

29 17 504 naher beschrieben sind, werden ebenfalls bevorzugt. Auf diese Publikationen
wird hiermit in vollem Umfang Bezug genommen.

Die erfindungsgemaB zur Anwendung kommenden Polymere besitzen vorzugsweise einen
K-Wert von 25 - 100, bevorzugt 25 - 50. Die Polymere sind in dem erfindungsgemafien
Mittel im allgemeinen in einer Menge im Bereich von 0,2 - 20 Gew.%, bezogen auf das
Gesamtgewicht des Mittels, enthalten. Das Salz kommt in einer zur Verbesserung der
Austauschbarkeit der Polymere wirksamen Menge zur Anwendung. Im allgemeinen setzt
man das Salz in einer Menge von 0,02 - 10 Gew.%, vorzugsweise 0,05 - 5 Gew.% und
insbesondere 0,1 - 3 Gew.%, bezogen auf das Gesamtgewicht des Mittels, ein.

Es ist erfindungsgeman vorteilhaft, das molare Verhéltnis von Glycopyrroniumbromid zu
einem oder mehreren Hydrokolloiden aus dem Bereich von 100 : 1 bis 1 : 100 , bevorzugt
50 : 1 bis 1 : 50, insbesondere bevorzugt 20 : 1 bis 1 : 20 zu wahlen.
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Es war nach all diesem Uberraschend und nicht vorhersehbar, dass auch
Wirkstoffkombinationen aus Glycopyrroniumbromid und kationischen Polymeren,
insbesondere eines oder mehrerer Mono-, Oligo- und/oder Polysaccharide, bzw.
kosmetische Zubereitungen, solche Wirkstoffkombinationen enthaltend, sowie die
Verwendung solcher Wirkstoffkombinationen als wirksames Prinzip kosmetischer
Desodorantien und Antitranspirantien, die Nachteile des Standes der Technik beseitigen.

ErfindungsgemaR ist es daher méglich, zu desodorierend und/oder antitranspirierend
wirksamen Zubereitungen mit stérkerer Leistung zu gelangen, als die Einzelsubstanzen

erwarten liefen.

Gut geeignete Mono-, Oligo- und/oder Polysaccharide oder ,Kohlenhydrat-Derivate®, die
sprachlich kurzgefasst auch unter die Bezeichnung ,Kohlenhydrate fallen sollen, sind
Zucker und substituierte Zucker oder Zuckerreste enthaltende Verbindungen. Zu den
Zuckern zahlen insbesondere auch jeweils die Desoxy-Formen.

Bevorzugt werden die folgenden Wirkstoffe mit Zuckerstrukturen:

1. Monosaccharide

Gut geeignete Monosaccharide sind z.B. Tetrosen, Pentosen, Hexosen und Heptosen.
Bevorzugt werden Pentosen und Hexosen. Die Ringstrukturen umfassen Furanosen und
Pyranosen, umfasst sind sowohl D- als auch L-Isomere, ebenso wie o~ und B-Anomere.

Geeignet sind auch die Desoxy-Formen.

2. Disaccharide

Gut geeignete Disaccharide sind z.B. die durch binare Verknipfungen obiger
Monosaccharide gebildeten Disaccharide. Verknlpfung kann als o~ oder B-glycosidische
Bindung zwischen den beiden Untereinheiten erfolgen. Saccharose, Maltose, Lactobiose

werden bevorzugt.

3. Oligosaccharide

Gut geeignete Oligosaccharide bestehen aus mehreren, z.B. 2 - 7 Zuckereinheiten,
vorzugsweise der unter 1 und 2 beschriebenen Zucker, insbesondere aus 2 bis 4 Einheiten
in den bekannten, durch Kondensation entstandenen Bindungsformen und wie vorstehend
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genannt. Besonders bevorzugte Oligosaccharide sind neben den Disacchariden die
Trisaccharide.

4. Aminozucker

Gut geeignet sind Mono-, Di- und Oligosaccharide, insbesondere wie vorstehend
beschrieben, mit einer oder mehreren Aminogruppen, die acyliert, insbesondere acetyliert
sein kénnen. Bevorzugt werden Ribosylamin, N-Acetylglucosamin und N-Galactosylamin.

Weiterhin werden Zuckerester von organischen oder anorganischen S&uren vorteilhaft
verwendet, beispielsweise Zuckerphosphate, Zuckerester mit Carbonséuren oder
sulfatierte Zucker, insbesondere Ester der vorstehend beschriebenen Zucker.

5. Bevorzugte Zuckerester der Phosphorsaure sind Glucose-1-phosphat, Fructose-1-
phosphat, Glucose-6-phosphat oder Mannose-6-phosphat.

6. Bevorzugte Ester aus Zuckern und Carbonsauren werden mit Carbonsauren der
Kettenldnge C1 bis C24, z.B. erhalten, zum Beispiel Cetearylglucosid (Fa. Seppic:
Montanol 68); Caprylyl/Caprylglucosid (Fa. Seppic: Oramix CG-110); Decylglucosid (Fa.
Seppic: Oramix NS-10), insbesondere aber auch die Zuckeracetate, bevorzugt der
vorstehenden Zucker.

7. Bevorzugt werden auch die Zuckerether aus Zuckern, insbesondere der vorstehenden
Zucker, mit Alkoholen der Kettenlange C1 bis C24, z.B. PlantarenR 1200 (Fa. Henkel) oder
PlantarenR 2000 (Fa. Henkel).

8. Weiterhin sind z.B. die Umsetzungsprodukte von Zuckern mit Ethylenoxid und/oder
Propylenoxid geeignet, vorzugsweise mit den vorstehenden Zuckern. Geeignet sind E/O-
Grade von einer bis 40 Ethereinheiten.

9. Glykolipide
Bevorzugte Glykolipide sind Glykosphingolipide, insbesondere Ceramide, Cerebroside,

Ganglioside und Sulfatide.

10. Polysaccharide (natirlichen und synthetischen Ursprunges)
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Die Polysaccharide kénnen unverzweigt oder verzweigt sein und es sind sowohl die
Homopolysaccharide als auch die Hetero-Polysaccharide, jeweils insbesondere mit
solchen Zuckern, wie unter 1. bis 7. beschrieben, geeignet. Bevorzugte Polysaccharide
sind Starke, Glykogen, Cellulose, Dextran, Tunicin, Inulin, Chitin, insbesondere Chitosane,
Alginsaure und Alginate, Pflanzen-Gumme, Kérperschleime, Pektine, Mannane, Galactane,
Xylane, Araban, Polyosen, Chondroitinsulfate, Heparin, Hyaluronsaure und
Glycosaminoglykane, Hemicellulosen, substituierte Cellulose und substituierte Starke,

insbesondere jeweils die hydroxyalkylsubstituierten Polysaccharide.

Besonders geeignet ist Chitosan, wie zuvor dargestellt.

Die Polysaccharide kénnen z.B. aus 4 bis 1.000.000, insbesondere 10 bis 100.000
Monosacchariden bestehen. Vorzugsweise werden jeweils solche Kettenlangen gewahlt,
die gewahrleisten, dass der Wirkstoff in der jeweiligen Zubereitung I6slich oder in sie

einzuarbeiten ist.

Die erfindungsgemafRen Aktivstoffe kbnnen einzeln eingesetzt werden. Es ist aber auch
méglich, zwei, drei oder auch mehrere Aktivstoffe zusammen zu verwenden. Insbesondere
kénnen Monosaccharide und Oligosaccharide kombiniert werden, wobei jeweils ein
Saccharid, aber auch zwei oder drei oder mehrere Zucker gewahlt werden kénnen.
Zusammen mit den vorstehend genannten Zuckern oder deren Kombinationen kénnen

vorteilhaft ein Polysaccharid oder auch mehrere Polysaccharide verwendet werden.

Bevorzugt werden die folgenden Kombinationen und Zubereitungen damit und deren
Verwendungen. Bevorzugt werden Wirkstoffkombinationen mit mindestens drei
Wirkstoffen, ausgewéahlt aus der Gruppe enthaltend

Aldopentosen und Ketopentosen und

Aldohexosen und Ketohexosen und

Aldoheptosen und Ketoheptosen.

Die genannten Zucker kdnnen insbesondere auch in ihrer Desoxy-Form und insbesondere
auch in der Form der erfindungsgemafen Derivate vorliegen. Dies gilt auch fur die
folgenden bevorzugten Kombinationen.
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Besonders bevorzugt werden Kombinationen, insbesondere Kombinationen von
mindestens drei Wirkstoffen, die mindestens einen Desoxy-Zucker oder mindestens ein
Desoxy-Zucker-Derivat oder mindestens ein Disaccharid oder mindestens ein Trisaccarid
enthalten, wobei diese auch jeweils in der Form der erfindungsgeméafRen Derivate oder
auch in der Desoxy-Form vorliegen kdnnen.

Weiterhin werden Kombinationen, insbesondere Kombinationen von mindestens drei
Wirkstoffen bevorzugt, die Fucose enthalten, wobei diese auch jeweils in der Form der
erfindungsgemafen Derivate vorliegen kann.

Besonders bevorzugt werden die folgenden Wirkstoffkombinationen a) - f):
a) Fucose,

Raffinose und

Galactose

b) Glucose-6-phosphat,
Mannose-6-phosphat und
Mannose

¢) Raffinose,
N-Acetyl-glucosamin, und
Fucose

d) Mannose,
Rhamnose und
Fucose

e) Galactose,
N-Acetyl-glucosamin und
Fucose

f) Mannose,
Raffinose und
Galactose.
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Bevorzugt werden auch die jeweiligen Einzelkomponenten der Kombinationen und die mit
jeweils zwei Komponenten zu bildenden Zweier-Kombinationen aus den drei Wirkstoffen

jeweils einer Dreier-Kombination.

Vorteilhaft kbnnen auch jeweils mit einem Zucker oder mehreren Zuckern aus der Gruppe
der Monosaccharide und/oder der Oligosaccharide ein oder mehrere Zucker aus der
Gruppe der Zuckerphosphate und/oder der Aminozucker und Acetylaminozucker

kombiniert werden.

Es ist erfindungsgeman vorteilhaft, das molare Verhaltnis von Glycopyrroniumbromid zu
Mono-, Oligo- und/oder Polysacchariden aus dem Bereich von 100 : 1 bis 1 : 100,
bevorzugt 50 : 1 bis 1 : 50, insbesondere bevorzugt 20 : 1 bis 1 : 20 zu wahlen.

Es war nach den Kenntnissen des Standes der Technik tberraschend und nicht
vorhersehbar, dass dlhaltige Zubereitungen, enthaltend Glycopyrroniumbromid und ein
oder mehrere Tonmineralien, sowie die Verwendung von Mischungen aus
Glycopyrroniumbromid und einem oder mehreren Silikate als wirksames Prinzip délhaltiger
kosmetischer Desodorantien und Antitranspirantien, die Nachteile des Standes der Technik

beseitigen.

Es war erstaunlich, dass die erfindungsgemaRen Zusammensetzungen nicht nur fir
kosmetische Zwecke geeignet sind, sondern Uberdies wirkungsvoller und schonender sind
als die Zusammensetzungen des Standes der Technik. Es scheint, dass die Silikate die
Sedimentation des Glycopyrroniumbromids in der Olphase von élhaltigen Zubereitungen
verhindern, zumindest aber in signifikanter Weise vermindern. Der Zusatz von Silikaten
steigert die antitranspirierende Wirkung von Glycopyrroniumbromid in Uberraschender und

nicht vorhersehbarer Weise.

Als Silikate werden vorzugsweise modifizierte Schichtsilikate, Tonmineralien und/oder

Kieselsauren verstanden.

Silikate sind Salze und Ester (Kieselsaureester) der Orthokieselsaure [Si(OH),] und deren
Kondensationsprodukte. Chemische Formeln lassen sich fur Schichtsilikate nur angenahert
aufstellen, da sie ein groRes lonenaustausch-Vermégen besitzen und Silizium gegen

Aluminium und dieses wiederum gegen Magnesium, Fe?*, Fe**, Zn?* und dergleichen
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ausgetauscht werden kann. Die daraus méglicherweise resultierende negative Ladung der
Schichten wird in der Regel durch Kationen, insbesondere durch Na* und Ca®* in
Zwischenschicht-Positionen ausgeglichen.

Vorteilhafte Schichtsilikate sind beispielsweise solche, deren gréBte Ausdehnungsrichtung
im unmodifizierten und ungequollenen Zustand im Mittel eine Lange von weniger als 10 ym
hat. Beispielsweise kénnen die mittleren Ausdehnungen der verwendeten modifizierten
Schichtsilikatpartikel bei 1000 nm x 100 nm x 1 nm und darunter liegen. Die effektive
GréRe der modifizierten Schichtsilikatpartikel in einer kosmetischen oder dermatologischen
Formulierung hangt selbstversténdlich von der Menge an eingelagerten Substanzen ab.

Vorteilhafte modifizierte Schichtsilikate im Sinne der vorliegenden Erfindung sind bei-
spielsweise modifizierte Smektite (Smectite). Smektite sind stets sehr feinkdrnige (meist

< 2 mm), iberwiegend als lamellenférmige, moosartige oder kugelférmige Aggregate
vorkommende Dreischicht-Tonminerale (2:1-Schichtsilikate), in denen eine zentrale Schicht
aus oktaedrisch koordinierten Kationen sandwichartig von 2 Schichten aus [(Si,Al)O,]-
Tetraedern umgeben ist.

Vorteilhafte modifizierte Smektite sind z. B. modifizierte Montmorillonite. Montmorillonite
werden durch die angenaherte chemische Formel Aly[(OH),/Si4O1g] - n H,O bzw.
Al,O;3 - 4 SiO, - H,0 - n H,O beschrieben und stellen zu den dioktaedrischen Smektiten

gehdérende Tonmineralien dar.

Besonders vorteilhaft im Sinne der vorliegenden Erfindung sind ferner beispielsweise
modifizierte Hektorite. Hektorite gehdren zu den Smektiten und haben die angenaherte
chemische Formel M*; 3(Mg> 7Lio 3)[SisO10(OH)2], worin M* meist Na* darstellt.

Vorteilhaft im Sinne der vorliegenden Erfindung sind ferner modifizierte Bentonite. Ben-
tonite sind Tone und Gesteine, die Smektite, vor allem Montmorillonit, als Hauptminerale
enthalten. Die ,Roh“-Bentonite sind entweder Calcium-Bentonite (in GroRbritannien als
Fuller-Erden bezeichnet) oder Natrium-Bentonite (auch: Wyoming-Bentonite).

Modifizierte Schichtsilikate im Sinne der vorliegenden Erfindung sind Schichtsilikate,
insbesondere die bereits genannten Schichtsilikattypen, deren Organophilie (auch: Li-

pophilie) — beispielsweise durch Umsetzung mit quaterndren Ammoniumverbindungen —
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erhéht wurde. Solche Schichtsilikate werden auch als organophile Schichtsilikate be-
zeichnet.

Besonders vorteilhaft im Sinne der vorliegenden Erfindung sind sogenannte Bentone, d. h.
organische Derivate von Montmorilloniten (bzw. Bentoniten) und/oder Hektoriten, die durch
lonenaustausch-Reaktionen mit Alkylammonium-Basen hergestellt werden.

Vorteilhafte modifizierte Schichtsilikate im Sinne der vorliegenden Erfindung sind bei-
spielsweise durch Umsetzung von Schichtsilikaten mit Quaternium-18 erhaltlich. Qua-
ternium-18 ist eine Mischung von quaternaren Ammoniumchloridsalzen, welche durch die

folgende Strukturformel beschrieben werden:

R! *

l
R1—l|\l—CH3 cr
CHs

worin die Reste R1 unabhéngig voneinander gewahlt werden aus hydrierten Talgresten mit
einer Kettenldnge von 12 bis 20 Kohlenstoffatomen.

Erfindungsgemal besonders bevorzugt sind Stearalkoniumhektorit, ein Reaktionsprodukt
aus Hektorit und Stearalkoniumchlorid (Benzyldimethylstearylammoniumchlorid), und
Quaternium-18 Hektorit, ein Reaktionsprodukt aus Hektorit und Quaternium-18, welche

z. B. unter den Handelsbezeichnungen Bentone 27 und Bentone 38 bei Nordmann & Rass-

mann erhaltlich sind.

Ebenso bevorzugt ist erfindungsgema Quaternium-90 Bentonite, ein Reaktionsprodukt
aus Bentonit und Quaternium-90, das von der Firma Sud-Chemie unter dem
Handelsnamen Tixogel VP-V zu beziehen ist. Die Bezeichnung deutet daraufhin, dass die
Alkylreste R1 bei diesem Produkt pflanzlichen Ursprungs sind, wodurch sich besonders
vorteilhafte Eigenschaften im Sinne der vorliegenden Erfindung bzgl. Verdickung der
Matrixphase und Wiederaufschiittelbarkeit des suspendierten Antitranspirant-Wirkstoffes
ergeben.

Bei der Verwendung von Tonmineralien kann zusatzlich ein sogenannter Aktivator
verwendet werden. Diesem kommt die Aufgabe zu, das eingesetzte Tonmineral zu
delaminieren, was auch als Aktivierung bezeichnet wird. Ublicherweise werden hierzu
kleine, polare Molekule wie Propylenglycolcarbonat und Ethanol eingesetzt, die sich unter

mechanischem Energieeintrag zwischen die Schichten der Tonminerallamellen schieben
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und somit den gewinschten Vorgang durch elektrostatische Wechselwirkung mit diesen
ermdglichen. Dariber hinaus bilden sie Wasserstoffbriickenbindungen zu den
delaminierten Tonmineralplattchen aus und sorgen durch diese Briickenfunktion — in einer
Doppelfunktion quasi als Klammer und Scharnier — fiir den Zusammenhalt der
entstehenden spielkartenhausahnlichen Struktur .

Die beschriebenen Vorgange auf mikroskopischer Ebene bewirken eine Verdickung der
flissigen Matrix und spiegeln sich in einer makroskopisch leicht beobachtbaren
Viskositatserh6hung des Systems wieder. Typischerweise zeigen diese Systeme eine stark
ausgepragte Thixotropie.

Kieselsauren sind Verbindungen der allgemeinen Formel (SiO.)m - n H,0.
Erfindungsgemal haben die pyrogenen Kieselsauren eine gro3e Bedeutung. Unter der
Bezeichnung pyrogene Kieselsauren werden hochdisperse Kieselsauren
zusammengefasst, die durch Flammenhydrolyse (Typ A) hergestellt werden. Dabei wird
Siliciumtetrachlorid in einer Knallgas-Flamme zersetzt:

Hy + 0, + SiCl, —20°C .5i0, + 4HCL

Sie besitzen an ihrer nahezu porenfreien Oberflache deutlich weniger OH-Gruppen als
Fallungs-Kieselsauren. Wegen ihrer durch die Silanol-Gruppen bedingten Hydrophilie
werden die synthetischen Kieselsduren haufig einem chemischen Nachbehandlungs-
verfahren unterzogen, bei denen die OH-Gruppen z. B. mit organischen Chlorsilanen
reagieren. Dadurch entstehen modifizierte, z. B. hydrophobe Oberflachen, welche die
anwendungstechnischen Eigenschaften der Kieselsduren wesentlich erweitern. Sie sind
unter den Handelnamen Aerosil und Cab-O-Sil mit verschiedenen Eigenschaften erhaltlich.

Es ist zwar bekannt, Silikate, auch modifizierte Tone wie Bentonite, in kosmetischen
Formulierungen einzusetzen. Bekannt sind ferner kosmetische Desodorantien mit einem
Gehalt an solchen modifizierten Tonen, z.B. EP-0 319 168. Diese Stoffe indes sind geman
ihrer chemischen Natur véllig ungeeignet, als desodorierende Agenzien zu wirken. Sie
stellen in den Formulierungen des Standes der Technik nur Hilfs- oder Zusatzstoffe dar, die

die Konsistenz der Formulierungen verbessern sollen oder ahnliches.
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Es hat sich herausgestellt, dass sich Silikate erfolgreich in alle gew6hnlichen
Formulierungstypen von Desodorantien einarbeiten lassen, beispielsweise in Aerosole,

Puder, Pumpsprays, Pudersprays, Roll-Ons, Deostifte, Tinkturen und weitere mehr.

Als besonders vorteilhaft haben sich Formulierungen mit einem wirksamen Gehalt an
Bentoniten, Smektiten, sowie Kieselsauren herausgestellt.

Es kann ferner von Vorteil sein, den Zusammensetzungen die Ublichen kosmetischen
Zusatzstoffe einzuverleiben, beispielsweise Konservierungsstoffe, Antioxidantien,
Photostabilisatoren usw.

Ansonsten sind die Gblichen MaRregeln fir das Zusammenstellen von kosmetischen

Formulierungen zu beachten, die dem Fachmann gel&ufig sind.

Die Silikate kdbnnen auf einfache Weise in die erfindungsgemafen Zusammensetzungen
eingearbeitet werden. Bevorzugt werden sie als feinstzerteilte Partikel den Gbrigen
Bestandteilen der Formulierungen zugesetzt, vorteilhaft in Gegenwart eines
Dispergiermittels.

Es ist erfindungsgemaf vorteilhaft, das molare Verhaltnis von Glycopyrroniumbromid zu
einem oder mehreren Silicaten aus dem Bereich von 100 : 1 bis 1 : 100 , bevorzugt 50 : 1
bis 1 : 50, insbesondere bevorzugt 20 : 1 bis 1 : 20 zu wahlen.

Vorzugsweise liegen die Silicate in Konzentrationen von 0,05 — 10,00 Gew.% vor.
Besonders bevorzugt liegen die Silicate in Konzentrationen von 0,10 — 7,50 Gew.%, ganz
besonders bevorzugt in Konzentrationen von 0,20 — 5,00 Gew.% vor. Die
Konzentrationsangaben beziehen sich jeweils auf das Gesamtgewicht der

Zusammensetzung.

Eine Steigerung der Deo/AT-wirkung wird insbesondere bei den erfindungsgemafien
Kombinationenen aus GLYCOPYRROLAT und Olen, die gewéhlt werden aus aus der
Gruppe der Alkylbenzoate, Esteréle, Dialkylcarbonate und —ether, lineare und/oder
verzweigtkettige, aliphatische Kohlenwasserstoffe und/oder kurzkettige
Kohlenwasserstoffester, insbesondere Isopropylester, beobachtet.
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Die Kombination von Glycopyrrolat mit Parfumstoffen gewanhlt aus der Gruppe der
Aldehyde, Ester, Jonone, Methyljonone, Damascone, Salicylate, Acetale und/oder
Holzkérper (Iso E Super) filhrt zu einer verbesserten desodorierenden Wirkung.

Um die negativen Effekte des Schwitzens zu minimieren wird durch den Einsatz von AT-
Mitteln gemeinhin die Schweiproduktion der Achsel reduziert und mit Deowirkern die
Entstehung unangenehmen Achselgeruchs verhindert. Entscheidend fiir die Wahrnehmung
der Produktleistung durch den Verbraucher ist dabei die Kombination mit einem Parfum,
das einen dauerhaft angenehmen Geruch der Achsel sichert. Bisher konnen hier
bestimmte Riechstoffgruppen, die fiir ein optimales Parfiim notwendig waren, nicht oder
nur in unbedeutenden Mengen eingesetzt werden, da sie in Gegenwart von herkémmlichen
AT-Mitteln nicht stabil eingesetzt werden kdnnen.

Uberraschend wurde gefunden, dass beim Austausch von klassischen, Aluminium-
basierten AT-Wirkern gegen Glycopyrrolat Parfiminhaltsstoffe stabil eingearbeitet werden
kénnen, die zwar wichtig fir die Optimierung des Parfums sind, bisher aber fur die
prominente Verwendung ausgeschlossen waren. Zu diesen prominenten Parfumstoffen
zahlen insbesondere die chemischen Gruppen der Aldehyde, Ester, Jonone und
Methyljonone, Damascone, Salicylate, Acetale und viele Holzkérper, speziell Iso E Super.

Es ist insbesondere bevorzugt Glycopyrrolat in Kombination mit Parfumstoffen gewahlt aus
der Gruppe der Aldehyde, hier bevorzugt Lilial, Hexylzimtaldehyd-Alpha, aber auch
Helional, Citral, Vertocitral, Phenylacetaldehyd, Ester, bevorzugt Linalylacetat, Ter-
Pinylacetat, aber auch Dimethylbenzylcarbinylbutyrat, Allylcaprylat, Jonone, Methyljonone,
Damascone, Salicylate, Acetale und/oder Holzkdrper, bevorzugt Iso E Super, aber auch
Vertofix Coeur, Trimofix O, in kosmetischen Zubereitungen als Antitranspirant oder
Deodorant einzusetzen. Glycopyrrolat anstelle der sonst iblichen AT-Wirker wie Al-Salze
einzusetzen ermdglicht dariber hinaus die stabile Einarbeitung von Parfuminhaltstoffen. Es
ist daher bevorzugt auf den Einsatz von Aluminium-basierenden AT-Wirkern zu verzichten

und dennoch eine AT- bzw. Desodorantwirkung zu erzielen.

Bevorzugt ist der Einsatz von Glycopyrrolat an Stelle von beispielsweise
Aluminiumchlorohydrat (ACH) in Kombination mit einem oder mehreren Parfumstoffen zu
einem Anteil von < 1 Gew.%, insbesondere bis zu 0,5 Gew.%, bezogen auf die
Gesamtmasse der kosmetischen Zubereitung.



37
WO 2006/069998 PCT/EP2005/057186

Die aufgefiihrten Parfuminhaltsstoffe sind bisher flir die prominente Verwendung
ausgeschlossen und nicht oder nur in unbedeutenden Mengen enthalten, da sie in
Gegenwart klassischer AT-Mittel nicht stabil sind. Durch den erfindungsgeméafRen Einsatz
dieser Parfumrohstoffen in Deo/AT-Produkten ist auch langere Zeit nach Auftragen immer
noch der Geruch des Parfums in der Achsel wahrnehmbar, wodurch eine zusétzliche
desodorierende Wirkung erreicht wird.

Die Kombination von Glycopyrrolat mit Phenoxyethanol bewirkt eine Deo/AT-
Wirkungsteigerung. Das hydrophile Glycopyrrolat in Kombination mit dem lipophilen
Phenoxyethanol fiihrt dazu, dass Glycopyrrolat sich in der Olphase einer kosmetischen
Zubereitung, beispielsweise einer Emulsion, aufhalt. Der lipophilen Hautcharakters hat
dadurch eine bessere Hauteindringung des Glycopyrrolats zur Folge, was wiederum eine
gesteigerte Wirkleistung zur Folge hat.

Es war Uberraschend und fir den Fachmann nicht vorauszusehen, dass ein Material, das
geeignet ist zum Auftragen oder Applizieren auf die Haut, enthaltend Glycopyrrolat in
Kombination mit antimikrobiell wirksames silberhaltiges Glas der Zusammensetzung

P05 30-75 mol%,
SiO, 5-50 mol%,
R10 20-55 mol%,
R2,0 0-5 mol%,
Al,O3 3-20 mol%,

bezogen auf die Gesamtmenge des silberoxidfreien Glases, und 0,1 - 5 Gew.% Ag-0,
bezogen auf die Gesamtmasse des Glases,

wobei R1 gewahlt wird aus Ca, Mg, Zn und/oder Cu und R2 gewahlt wird aus Na, K
und/oder Li, das Biundel an Aufgaben vollstandig 16st.

Die Kombination Glycopyrrolat mit antimikrobiell wirksamem Glas entsprechender
Zusammensetzung ermdglicht die Bereitstellung kosmetischer Zubereitungen, die neben
der AT- und antimikrobiellen Wirkung zudem asthetisch ansprechend und vor allem
hautpflegend sind.

Besonderer Vorteil der erfindungsgemafen Zubereitungen ist, dass die Silberglaser,
insbesondere auch durch lhre vorteilhaften Feinverteilung, zu keinerlei Einbuf3en in der
Anwendung im Vergleich zu gangigen Kosmetika fihren. Der erfindungsgemafe Vorteil
liegt in der Lagerstabilitat und damit Wirksamkeit (ber einen langeren Zeitraum und
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insbesondere in der Verfarbungsstabilitat gegeniiber duBeren Einflissen wie Warme oder
Sonnenlicht. Die erfindungsgemafen Zubereitungen weisen damit gegenluber anderen

silberhaltigen Kosmetika keine Schwarz- oder Dunkelfarbung auf.
Die Angabe der Glaszusammensetzung in mol% gibt die Bestandteile ohne Silberoxid an.
Zusétzlich ist die Silberoxidmenge in Gew.%, bezogen auf die Gesamtmasse des dann

silberhaltigen Glases angegeben.

Besonders ein Material mit einer Glaszusammensetzung

P,0s 40-60 mol%,

R'O 35-55 mol%,

R%0 0-5 mol%,

SiO,, Al,O5 5-20 mol% und
Ag.0 01-5 Gew.%. und

ein Material mit einer Glaszusammensetzung

P,0s 45-55 mol%,
Ca0, MgO 35-50 mol%,
Na,0, K;0 0-5 mol%,
SiO; 0-5 mol%,
Al,O5 5-15 mol% und
Ag.0 05-3Gew.%

sowie bevorzugt ein Material mit einer Glaszusammensetzung

P05 50 mol%,

MgO 44 mol%,

AlL,O3 6 mol%,

bezogen auf die Gesamtmenge des silberoxidfreien Glases und
Ag,0 2 Gew.%,

bezogen auf die Gesamtmasse des Glases,

oder mit einer Glaszusammensetzung

P205 73,35 GeW.%,
MgO 18,33 Gew.%,
A|203 6,32 Gew.% und

Ag,0 20 Gew.%,
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bezogen auf die Glasgesamtmasse, hat sich als besonders anwendungsfreundlich und
wirksam erwiesen.

lonpure A ist ein bevorzugtes silberhaltiges Glas und Handelsprodukt der Firma Ishizuka,
JP. Ebenso ist C 1193 ein auf dem markt erhaltliches silberhaltiges Glas.

In der Abbildung 3 ist die Reduktion der Zellzahl (C. xerosis) bei Zubereitungen umfassend
GLYCOPYRROLAT und silberhaltige Glaser im Vergleich zu Zubereitungen umfassend nur
GLYCOPYRROLAT bzw. silberhaltige Glaser (C-1193 bzw. lonpure A) dargestelit.
Auffallend auch hier der Synergismus im Hinblick auf die Zellzahlreduktion.

Als erfindungsgemafe Zubereitung bzw. Material wird in diesem Zusammenhang alles das
verstanden, was auf die menschliche oder tierische Haut aufgetragen oder appliziert
werden kann und die Auf- und Abgabe von Silber an die Umgebung gewahrleisten kann.
Diese Materialien sind insbesondere Kosmetika, insbesondere kosmetische Zubereitungen
auf Emulsionsbasis, desinfizierende Reinigungszubereitungen sowie antimikrobiell
wirksame Hautauflagen, Pads oder Ticher.

Diese Materialien enthalten bevorzugt 0,001 - 40 Gew.%, bevorzugt 0,05 - 1 Gew.% des
silberhaltigen Glases, bezogen auf die Gesamtmasse des Materials.

Das hierbei enthaltene antimikrobiell oder desinfizierend wirksame Silber ist in Form freier

Silberionen verfugbar und nur der Zusammensetzungsschreibweise des Glases

entsprechend als Oxid Ag,O gekennzeichnet.

Bei den silberglasenthaltenden Zubereitungen handelt es sich in der Regel um Emulsionen

oder wassrige Hydrogele, die neben blichen Feuchthaltesubstanzen auch spezielle

Wirkstoffe enthalten kénnen, wie beispielsweise

= entziindungslindernde und kihlende Stoffe,

= |okal anasthesierende Stoffe und/oder

= andere topisch anzuwendende kosmetische, pharmazeutische und/oder
dermatologische Wirkstoffe.

Eingesetzt werden z. B. aus Pflanzen gewonnene entziindungslindernde bzw. -hemmende

Wirkstoffe wie Azulen und Bisabolol (Kamille), Glycyrrhizin (StiBholzwurzel), Hamamelin

(Hamamelis) oder Gesamtextrakte, z. B. aus Aloe vera oder Kamille. Diese zeigen bei

leichteren entziindlichen Formen und lokal begrenzten Erythemreaktionen gute Erfolge.

Gleiches gilt fiir Cremes mit einem hohen Gehalt an &therischen Olen oder Panthenol.



40
WO 2006/069998 PCT/EP2005/057186

Die Zubereitungen dienen aufgrund der antimikrobiellen bzw. desinfizierenden Wirkung des
Silberglases u.a. zur Prophylaxe und Behandlung von entziindlichen Hautzustanden
und/oder zum Hautschutz.

Es war Uberraschend und fir den Fachmann nicht vorauszusehen, dass eine Wasser-in-
Silikondl-Basis fur ein klares AT-Gel umfassend Glycopyrrolat als Wirkstoff die Aufgaben
umfassend I6st. Der komplette oder teilweise Ersatz von Aluminiumsalzen durch
Glycopyrrolat erméglicht, den Brechungsindex der walrigen Phase so zu reduzieren, dass
in der Siikondlphase ein wesentlich gréBerer Anteil an preiswerteren Silikonélen mit
niedrigerem Brechungsindex eingearbeitet werden kann. Hierdurch wird auch gleichzeitig
die sensorisch unerwiinschte Klebrigkeit der Produkte signifikant reduziert. Der Verzicht
auf Aluminiumsalzen ist somit wie in den zuvor beschriebenen Ausfiihrungsformen auch

hier bevorzugt.

Durch die groRere Auswahlméglichkeit fir die Silikonélphase kann gleichzeitig auch der
Anteil der schwerflichtigen Silikonéle erhéht werden, so dass die fiur den Verbraucher
ungewtinschte Eintriibung der Produkte nach dem Offnen signifikant reduziert ist.

Der Ersatz von Aluminium- und Aluminiumzirkoniumsalzen durch Glycopyrrolat erleichtert
auBerdem die Herstellung transparenter Gele, da durch die Reduktion bzw. den Wegfall
der galenisch haufig schwierig einzuarbeitenden Aluminiumsalze zusatzliche Hilfsstoffe zur
Anpassung der Brechungsindices von wéssriger Phase und Olphase eingesetzt werden
kénnen. Speziell der Austausch von leichtfliichtigen Olen gegen schwerer fliichtige
Hilfststoffe und Ole verringert dabei das Risiko der Eintriibung des fertigen Gels durch
Abdampfen leichtfliichitger Formelbestandteile vor oder wahrend des Mischens von
wassriger und Olphase.

Uberraschend und fiir den Fachmann unerwartet zeigt sich auBerdem, dass Glycopyrrolat
im Gegensatz zu Standard-AT-Mitteln auch aus der inneren Phase heraus in der Lage ist,
seine AT-Wirkung ohne Zeitverzégerung und ohne Leistungseinschrankung zu entfalten.

Ein weiterer sinnvoller Effekt der erfindungsgemafen Gele ist, dass sich durch den
Austausch der stark sauren Aluminiumsalze gegen Glycopyrroniumbromid eine bessere
hautpflegende Eigenschaft einstellt.
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Weiterer Vorteil ist, dass eine Olphase mit erhéhtem Anteil an Silikondlen mit niedrigerem
Brechungsindex zu verbesserter Sensorik fihrt.

ErfindungsgemaR sind Antitranspirantzubereitungen in transparenter Gelform auf Basis
von O/W-PIT-Emulsionen mit einem Gehalt an Glycopyrroniumbromid bevorzugt.

Es war uberraschend und fir den Fachmann nicht vorauszusehen, dass eine mittels PIT-
Technologie hergestellte Ol-in-Wasser-Basis fir ein klares AT-Gel umfassend
Glycopyrrolat als Wirkstoff die gestellten Aufgaben umfassend I6st. Der Ersatz von
Aluminiumsalzen durch Glycopyrrolat ermdglicht gréRere Freiheiten bei der Auswahl des
Emulgatorsystems, z.B. auch den Einsatz PEG-freier Emulgatoren, die im Vergleich eine
gesteigerte Hautvertraglichkeit zeigen. Bedingt durch den Wegfall der stark kationischen
Aluminiumsalze kénnen aufRerdem geringere Mengen an Assoziativverdickern eingesetzt
werden, um zur gleichen Viskositat zu kommen wie bei ACH-haltigen Gelen mit héheren
Gehalten an Assoziativverdickern. AuBerdem stehen durch den Verzicht auf ACH weitere
Assoziativverdicker zur Verfiigung auf deren Einsatz aus Stabilitatsgriinden ansonsten
verzichtet werden muss.

Auf diese Weise erhilt man klare AT-Gele, die auch nach Offnen keine Triibung durch
Abdampfen leicht-fliichtiger Olkomponenten zeigen und trotzdem in der Herstellung eine
groRere Formelvariabilitdt zu niedrigeren Kosten bieten als klassische, transparente PIT-
Emulsionen.

Uberraschend und fiir den Fachmann nicht zu erwarten war, dass durch den Austausch
der Aluminiumsalze gegen Glycopyrrolat die PIT-Temperatur sich hin zu niedrigeren
Temperaturen verschiebt. Dadurch ist es zum einen mdéglich, die Energiekosten bei der
Herstellung zu reduzieren, zum anderen kénnen noch kleinere TropchengréRen fur die
Olphase eingestellt werden, so dass die Gele noch transparenter werden.

Ein weiterer sinnvoller Effekt der erfindungsgemaflen Gele ist, dass sich durch den
Austausch der stark sauren Aluminiumsalze gegen Glycopyrroniumbromid eine bessere
hautpflegende Eigenschaft einstellt.

Der Verzicht auf Aluminiumbasierende AT-wirkstoffe ist somit ebenso bevorzugt wie der
Verzicht auf PEG, bzw. positiv ausgedriickt den Einsatz von PEG-freien Emulgatoren.

Erfindungsgemal werden Antitranspirantzubereitungen in Stiftform mit vorteilhafter
Sensorik und reduziertem WeiReleffekt durch Kombination von wasserhaltigen
Seifengelstift-Formeln mit einem Gehalt an Glycopyrroniumbromid erhalten.
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Uberraschend und fiir den Fachmann nicht zu erwarten konnte aus Seifegelstiften eine AT-
Wirkung erzielt werden, ohne
- dass durch die Zugabe des AT-Mittels die Gelstruktur des Stifts negativ beeinflusst
- oder dass die AT-Wirkung des AT-Mittels durch den hohen pH-Wert (um 10) des
Seifengelstifts negativ beeinflusst wurde.

Ein weiterer sinnvoller Effekt der erfindungsgeméaRen Gele ist, dass sich durch den
Austausch der stark sauren Aluminiumsalze gegen Glycopyrroniumbromid sich eine
bessere hautpflegende Eigenschaft einstellt.

Uberraschend wurde gefunden, dass Glycopyrrolat aus tensidhaltigen
Reinigungsformulierungen auch nach der Reinigung der Haut eine Deo/AT-Wirkung
entfaltet. Dies ist dadurch zu erklaren, dal® der Wirkmechanismus von Glycopyrrolat sich
grundsatzlich von dem anderer AT-Wirker unterscheidet. Die Schweil3drisen werden nicht
verstopft, sondern inaktiviert.

Besonders vorteilhaft ist der Einsatz in flissigen oder Stiickseifen. In Kombination mit
Seifen bilden die klassischen AT-Wirker unlésliche Niederschlage, die zu Verklumpungen

fihren. Mit Glycopyrrolat ist dies nicht der Fall.

Besonders vorteilhaft ist auBerdem die Kombination von Glycopyrrolat mit kationischen
Polymeren und/oder lipophilen Olen in tensidhaltigen Produkten, da diese die
Substantivitat des Wirkstoffs und somit die Wirksamkeit deutlich verbessern.

Seifenherstellung:

Die Grundseifennudeln werden mit dem Farbslurry und den brigen Komponenten in einen
Ublichen Seifenmischer (Schneckenmischer mit Lochsieb) dosiert, durch mehrmaliges
Vermischen homogenisiert, (ber eine StranGlycopyrrolatresse ausgetragen, geschnitten
und in Ublicher Weise zu Stiicken verarbeitet.

Demzufolge ist auch hier bevorzugt auf den Einsatz von AT-mitteln, insbesondere
Aluminiumhaltigen Antitranspirantien, wie ACH, zu verzichten.

Die kosmetischen, pharmazeutischen oder dermatologischen Formulierungen wie zuvor
dargestellt im Sinne der vorliegenden Erfindung kénnen bevorzugt neben einer oder
mehrerer Olphasen zusétzlich eine oder mehrere Wasserphasen enthalten und
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beispielsweise in Form von W/O-, O/W-, W/O/W- oder O/W/O-Emulsionen vorliegen, wenn
wie zuvor dargestellt nicht in ihrer Form bevorzugt gewahlt werden. Solche Emulsionen
kénnen vorzugsweise auch eine Mikroemulsion, eine Pickering-Emulsion oder eine
sprihbare Emulsion sein. In diesem Falle kénnten pflasterartige Applikationsformen mit
ebendiesen Emulsionen getrankt werden.

Entsprechend der erfindungsgemafien Verwendung sind die kosmetischen Zubereitungen,
insbesondere Antitranspirantien bzw. Desodorantien, besonders vorteilhaft dadurch
gekennzeichnet, dass das Glycopyrroniumbromid in Konzentrationen von 0,01 - 10,00
Gew.%, bevorzugt 0,05 - 5,00 Gew.%, besonders bevorzugt 0,1 - 3,00 Gew.%, jeweils
bezogen auf das Gesamtgewicht der Zusammensetzung, vorliegt.

Entsprechend der erfindungsgeméaRen Verwendung sind die Zubereitungen besonders vor-
teilhaft dadurch gekennzeichnet, dass der oder die Aktivststoffe jeweils unabhangig
voneinander oder in Kombination zu einem Anteil von 0,01 - 10,00 Gew.%, bevorzugt

0,05 - 5,00 Gew.%, besonders bevorzugt 0,1 - 3,00 Gew.%, jeweils bezogen auf das Ge-

samtgewicht der Zusammensetzung, vorliegen.

Die Wirkstoffkombinationen lassen sich bevorzugt wahlen indem die nachfolgenden
Gewichtsverhaltnisse eingestellt werden:

Es wird (A : B : C) wie a : b : ¢ gewahlt, wobei a, b und ¢ unabhéngig voneinander positive
rationale Zahlen von 1 bis 200, bevorzugt von 1 bis 50 darstellen und

A stellt dabei die der Konzentration von Glycopyrroniumbromid in Gewichtseinheiten
(z.B. Gew.%) dar,
B stellt dabei die Konzentration eines Aktivstoffes, gewahlt aus der Gruppe der Stoffe

a.) bis I.) in denselben Gewichtseinheiten dar,

C stellt dabei die Konzentration eines zweiten Aktivstoffes dar, gewahlt aus der
Gruppe der Stoffe a.) bis 1.), bevorzugt gewahlt aus der Gruppe des Stoffes B, in
denselben Gewichtseinheiten, jeweils bezogen auf das Gesamtgewicht der
Zubereitung.

So wird beispielsweise als Komponente B Polyethylenglykol(2)stearylether und als
Komponente C Polyethylenglykol(21)stearylether gewahit.

Bevorzugt ist dann eine Wirkstoffkombination, bei denen der Quotient
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(B+C)/A
aus dem Bereich zwischen 0,5 und 200, bevorzugt aus dem Bereich zwischen 1 und 50

gewahlt wird.

Erfindungsgeman hat sich herausgestellt, dass die gestellten Aufgaben, insbesondere
einer gesteigerten antitranspirierenden und desodorierenden Wirkung, verbesserter
hautpflegender Eigenschaften, besser als Vehikel fir kosmetische und medizinisch-
dermatologische Wirkstoffe dienend, und/oder besserer sensorischer Eigenschaften, wie
beispielsweise Verteilbarkeit oder Einzugsvermdgen in die Haut, erreicht werden, wenn
Glycopyrrolat in Kombination mit einem oder mehreren Aktivstoffen a.) —I.) und/oder
formuliert in Form einer W/Si - Emulsion, eines O/W — Gels, einer W/O-Emulsion, eines
Aerosols, eines wasserfreien Stifts oder Seifengelstifts bereit gestellt wird.
Erfindungsgeman kénnen dabei bevorzugt ein, mehrere oder alle zuvor beschriebenen
Aktivstoffe in der kosmetischen Zubereitung enthalten sein.

Vorteilhaft kbnnen erfindungsgemafRen Zubereitungen auch Ubliche Desodorantien
zugesetzt werden. Den Ublichen kosmetischen Desodorantien liegen unterschiedliche
Wirkprinzipien zugrunde. Alle fir Desodorantien gangigen Wirkstoffe kénnen vorteilhaft ge-
nutzt werden, beispielsweise Geruchsiberdecker wie die gangigen Parfiimbestandteile,
Geruchsabsorber, beispielsweise die in der DE 40 09 347 beschriebenen Schichtsilikate,
von diesen insbesondere Montmorillonit, Kaolinit, llit, Beidellit, Nontronit, Saponit, Hectorit,
Bentonit, Smectit, ferner beispielsweise Zinksalze der Ricinolsdure. Keimhemmende Mittel
sind ebenfalls geeignet, in die erfindungsgeméaflen Emulsionen eingearbeitet zu werden.
Vorteilhafte Substanzen sind zum Beispiel 2,4,4’-Trichlor-2’-hdroxydiphenylether (Irgasan),
1,6-Di-(4-chlorphenylbiguanido)-hexan (Chlorhexidin), 3,4,4’-Trichlorcarbanilid, quaternare
Ammoniumverbindungen, Nelkenél, Minzél, Thymiandl, Triethylcitrat, Famesol (3,7,11-Tri-
methyl-2,6,10-dodecatrién-1-ol) sowie die in den DE 37 40 186, DE 39 38 140, DE 42 04
321, DE 42 29 707, DE 42 29 737, DE 42 37 081, DE 43 09 372, DE 43 24 219
beschriebenen wirksamen Agenzien. Auch Natriumhydrogencarbonat ist vorteilhaft zu

verwenden.

Die Menge der Desodorantien (eine oder mehrere Verbindungen) in den Zubereitungen
betragt vorzugsweise 0,01 bis 10 Gew.%, bevorzugt 0,05 bis 5 Gew.% bezogen auf das
Gesamtgewicht der Zubereitung.
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Entsprechend der erfindungsgeméaBen Verwendung kénnen die kosmetischen Desodo-
rantien in Form von Aerosolen, also aus Aerosolbehaltern, Quetschflaschen oder durch
eine Pumpvorrichtung versprihbaren Praparaten vorliegen oder in Form von mittels Roll-
On-Vorrichtungen auftragbaren flissigen Zusammensetzungen, als Deo-Stifte (Deo-Sticks)
und in Form von aus normalen Flaschen und Behaltern auftragbaren W/O- oder O/W-
Emulsionen, z.B. Cremes oder Lotionen. Weiterhin kénnen die kosmetischen
Desodorantien vorteilhaft in Form von desodorierenden Tinkturen, desodorierenden
Intimreinigungsmitteln, desodorierenden Shampoos, desodorierenden Dusch- oder
Badezubereitungen, desodorierenden Pudern oder desodorierenden Pudersprays

vorliegen.

Bevorzugt sind kosmetische Zubereitungen enthaltend Glycopyrrolat zu einem Anteil von
0,05 - 5,00 Gew.%, besonders bevorzugt 0,1 - 3,00 Gew.%, bezogen auf die
Gesamtmasse der Zubereitung, in Kombination mit nur einem der Aktivstoffe, gewahlt aus
der Gruppe a.) bis |.).

Bevorzugt sind kosmetische Zubereitungen enthaltend Glycopyrrolat zu einem Anteil von
0,05 - 5,00 Gew.%, besonders bevorzugt 0,1 - 3,00 Gew.%, bezogen auf die
Gesamtmasse der Zubereitung, in Kombination mit zwei der Aktivstoffe gewahlt aus der
Gruppe a.) bis |.).

Besonders sind hierbei bevorzugt Zubereitungen in Form einer W/Si - Emulsion, eines O/W
— Gel oder eines Seifengelstiftes.

Wie sich insbesondere anhand der Beispiele und anhand der exemplarisch dargestellten
Wirksamkeitststudien (Abbildung 1, 2 und 3) ablesen lat, fihrt die Verwendung der
Wirkstoffkombinationen, GLYCOPYRROLAT und ein oder mehrere Aktivstoffe, zur
synergistischen Steigerung der antitranspirierenden und/oder desodorierende Wirkung im
Vergleich zu Zubereitungen umfassend nur einen der Kombinationspartner.
Insbesondere ist die Deodorant und/oder Antitranspirantwirkung und die gleichzeitige
hautpflegende Eigenschaft der erfindungsgemaBen Zubereitungen zu erwahnen.

In den nachfolgenden Beispielen, die bevorzugte Zubereitungen darstellen, sind die
angegeben Anteile Gewichtsanteile bezogen auf die Gesamtmasse der Zubereitungen,
sofern nichts anderes angegeben ist.
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Beispielrezepturen
Alkoholische Roll-ons - transparent
Beispiel Nr. 1 2 3
Gew.- %
Alkohol denat. 20,000 |30,000 (20,000
Hydroxyethylcellulose 0,400 0,300 0,400
Polyethylenglykol 400 3,000 2,000 3,000
Polyethylenglykol (2000) hydriertes 2,000 3,000 |2,000
Ricinusal
Avocadodl 0,500 |0,100 (0,500
Glycopyrroniumbromid 0,05 0,3 0,5
Parfum, Antioxidantien qg.s. qg.s. qg.s.
Wasser, ad 100,000 | 100,000 | 100,000
Deo-Créemes
Makroemulsionen
Beispiel Nr. 4 5 6 7 8 9 10 11
Gew.%
Polyethylenglykol(21)stearyl | 2,000 | 1,500 |1,000 |2,500 |2,000 {1,000 |3,000 |1,500
ether
Polyethylenglykol(2)stearyle | 2,500 |2,500 |2,200 | 1,500 |2,000 {3,000 |2,500 |3,000
ther
Polypropylenglykol(15)stear | 3,000 |4,000 |4,000 |3,000 |3,000 {3,000 |3,000 |3,000
ylether
Cocosnuf¥fettsdure-2- - - - 1,000 |- - 1,000 |-
ethylhexylester
NazHEDTA (20% walr. 1,500 (1,500 [1,500 |1,500 (1,500 [1,500 | 1,500 |1,500
Lésung)
Avocadodl 0,100 (0,100 |0,100 (0,100 {0,100 |0,100 {0,100 {0,100
Parfum, Antioxidantien g.s. qg.s. qg.s. qg.s. qg.s. g.s. g.s. g.s.
Glycopyrroniumbromid 0,05 (0,3 0,1 0,5 0,01 |04 0,2 0,5
Wasser, ad 100,0 (100,0 |100,0 |100,0 (100,0 |100,0 |100,0 |100,0
00 00 00 00 00 00 00 0
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Deo-Cremes Makroemulsionen
Beispiel Nr. 12 13 14
Gew.%
Glycerinmonostearat 4,000 3,500 3,500
Polyethylenglykol(2000) monostearat 4,500 4,000 4,000
Cetylalkohol 5,000 4,000 4,000
Dekamethylcyclopentasiloxan 6,000 - -
Isohexadecan - 6,000 6,000
Paraffintl 4,500 4,000 4,000
NazHEDTA (20% walr. Lésung) 1,500 1,000 1,000
Parfum, Antioxidantien g.s. qg.s. qg.s.
Glycopyrroniumbromid 0,05 0,4 0,3
Wasser, ad 100,00 100,00 100,00

Rezepturbeispiel 15: O/W-Emulsion

Rohstoff (INCI) Gew.%
Polyglyceryl-3-Methylglucosedistearat 2,00
Stearylalkohol 2,00
Ci2.15 Alkylbenzoat 3,00
Butylenglycol Dicaprylat/Dicaprat 2,00
Cyclometicone 3,00
Hydriertes Polydecen 2,00
Dimethylpolysiloxan (Dimethicon) 1,00
Vaseline 1,00
TiO2 1,00
Glycopyrroniumbromid 2,00
Allantoin 0,10
Phenoxyethanol 0,40
lodopropinylbutylcarbamat 0,05
p-Hydroxybenzoesaurealkylester (Paraben) 0,20
Xanthan Gum 0,10
Carbomer 0,10
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Butylenglycol 3,00
Additive (Talkum, BHT) 0,50
Parfiim g.s.
Wasser ad 100
Rezepturbeispiel 16
Rohstoff (INCI) Gew.%
Polyglyceryl-3-Methylglucosedistearat 3,00
Cetylalkohol 1,00
Cyclometicone 3,00
Dicaprylether 2,00
Paraffinum liquidum 3,00
Ethylendiamintetraessigséure Trinatrium 0,10
Ccarbomer 0,10
Hydroxypropylmethylcellulose 0,3
Glycopyrroniumbromid 0,50
Aluminiumchlorohydrat 5,00
Glycerin 3,00
NaOH qg.s.
Konservierungsmittel g.s.
Parfum g.s.
Wasser ad 100
Rezepturbeispiel 17:
Rohstoff (INCI) Gew.%
Polyglyceryl-3-Methylglucosedistearat 3,00
Sorbitanstearat 1,00
Ci2.15 Alkylbenzoat 2,00
Ethylhexylkokosfettsdureester 5,00
Octamethyltetrasiloxan (Cyclomethicon) 5,00
Polydecen 1,00
Glycopyrroniumbromid 1,00
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Tocopherol 0,10
EDTA 0,20
para-Hydroxybenzoesaurealkylester (Paraben) 0,40
Methylpropandiol 3,00
Ethanol, denaturiert 2,00
Xanthan Gummi 0,2
Carbomer 0.1
Glycerin 5,00
Fulistoffe/Additive (Distarkephosphat, Talkum) 2,00
Parfum g.s.
Wasser ad 100
Rezepturbeispiel 18 O/W Emulsion
Rohstoff (INCI) Gew.%
Glycerylstearatcitrat 1,50
Cetylstearylalkohol 1,00
Caprylic/Capric Triglycerid 1,00
Dicaprylcarbonat 2,00
Dimethylpolysiloxan, cyclisch (Dimethicone) 4,00
Carbopol 0,15
Acrylséure/C10-30 Alkylmethacrylat-Copolymer 0,25
Dimethicon 0,75
Jojobaoel 1,00
Tocopherylacetat 0,75
Glycerin 10,00
Ethanol 1,00
Glycopyrroniumbromid 1,50
Fulllstoffe/Additive (Distarkephosphat, BHT, Talkum, 1,00
Aluminiumstarchoctenylsuccinat, Cyclodextrin)
Parfum g.s.
Konservierungsmittel qg.s.
Wasser ad 100

pH-Wert eingestellt auf 6.0
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Rezepturbeispiel 19 O/W-Emulsion

PCT/EP2005/057186

Rohstoff (INCI) Gew.%
Glycerylstearatcitrat 3,00
Stearylalkohol 1,00
Caprylic/Capric Triglycerid 1,00
Octyldodecanol 1,00
Dicaprylether 1,00
Glycopyrroniumbromid 0,50
Aluminiumchlorohydrat 3,00
Carbomer 0,15
Glycerin 3,00
Parfum, Konservierungsmittel, Farbstoffe, g.s.
Antioxidantien, etc.
Wasser Ad 100

pH-Wert eingestellt auf 5.5

Rezepturbeispiel 20 O/W-Emulsion
Ronhstoff (INCI) Gew.%
Glycerylstearatcitrat 3,00
Cetylstearylalkohol 1,00
Cyclometicone 4,00
Octyldodecanol 1,00
Dimethicon 1,00
Glycopyrroniumbromid 1,00
Allantoin 0,10
Citronensaure, Natriumsalz 0,10
Thanol, denaturiert 3,00
Aluminiumzirkoniumchlorohydrat 3,00
Ammoniumacryloyldimethyltaurat/VP Copolymer 0,30
Glycerin 10,00
Fllistoffe (Distarkephosphat, SiO2, Talkum,) 0,1
Parfum, Konservierungsmittel, Antioxidantien, etc. qg.s.
Wasser Ad 100

pH-Wert eingestellt auf 5.5



51

WO 2006/069998 PCT/EP2005/057186
Rezepturbeispiel 21 O/W-Emulsion
Rohstoff (INCI) Gew.%
Glycerylstearatcitrat 2,00
Cetylalkohol 1,00
Cyclometicone 3,00
Jojoba Ol 0,30
Paraffinium liquidum 1,00
Glycopyrroniumbromid 1,00
Chitosan 0,50
Glycerin 3,00
Serin 0,10
Tocopherolacetat 1,00
Xanthangummi 0,10
Parfum, Konservierungsmittel, Farbstoffe, q.s.
Antioxidantien, etc.
Wasser Ad 100
pH-Wert eingestellt auf 6.0
Beispiel 22
Transparente Mikroemulsion — Roll-on
Chemische Bezeichnung Gew.%
Glycerinmonoisostearat 1,00
Polyoxyethylene(20)isostearylether 3,00
Di-n-Octylcarbonat 3,00
2-Octyldodecanol 2,00
Glycerin 3,00
Jojobadl 0,10
Glycopyrroniumbromid 1,00
2-Ethylhexylglycerinether 0,50
Chitosan 0,50
Parfum, Antioxidantien g.s.
Wasser, ad Ad 100
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Beispiel 23

Transluzente Mikroemulsion- Zerstauber

Chemische Bezeichnung Gew.%
Polyoxyethylen(20)cetylstearylether 2,00
Polyoxyethylen(12)cetylstearylether 1,00
Glycerinstearat 2,50
Cetylstearylalkohol 0,50
Cetylpalmitat 0,50
Capryl-Caprinsaureester 4,00
Di-n-Octylether 8,00
Glycerin 3,00
Glycopyrroniumbromid 0,30
Pentandiol 2,50
Parfum, Antioxidantien g.s.
Wasser, ad 100
Beispiel 24

Makroemulsion- Roll-on

Chemische Bezeichnung Gew.%
Polyethylenglykol(21)stearylether 3,00
Polyethylenglykol(2)stearylether 2,00
Polypropylenglykol(15)stearylether 2,00
EDTA 0,10
Avocadodl 0,10
Parfum, Antioxidantien g.s.
2-Ethylhexylglycerinether (Octoxyglycerin) 0,50
Hexandiol 3,00
Glycopyrroniumbromid 0,50
Aluminiumchlorohydrat 3,00
Wasser, ad 100
Beispiel 25

Macroemulsion — Creme

Chemische Bezeichnung Gew.%
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Glycerinmonostearat 5,00
Polyethylenglykol(2000) monostearat 2,00
Stearylalkohol 3,00
Cyclometicone 4,00
Paraffinél 6,00
EDTA 0,20
Chitosan 0,50
Glycopyrroniumbromid 0,80
2-Methylpropandiol 3,00
2-Ethylhexylglycerinether 0,50
Parfum, Antioxidantien g.s.
Wasser, ad 100
Beispiel 26
Alkoholische Lésung — Roll-on

Chemische Bezeichnung Gew.%
Alkohol denat. 25,00
Hydroxyethylcellulose 0,50
Polyethylenglykol 400 5,00
Polyethylenglykol (2000) hydriertes Ricinusél 4,00
Maccadamiadl 0,20
Glycopyrroniumbromid 0,30
Pentandiol 5,00
2-Ethylhexylglycerinether 0,50
Parfum, Antioxidantien g.s.
Wasser, ad 100
Beispiel 27

Aerosolspray Typ A Gew.—%
2-Octyldodecanol 0,50
1,2-Propylenglykol 1,00
2-Butyloctansaure 0,25
Glycopyrroniumbromid 0,50

Parfum g.s.
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Ethanol

ad 100,00

Die durch Zusammenmischung der jeweiligen Bestandteile erhaltene flissige

PCT/EP2005/057186

Phase wird mit einem Propan-Butan-Gemisch (2.7) im Verhaltnis 39:61 in

Aerosolbehalter abgefilllt.

Beispiel 28
Aerosolspray Typ B I Il
Gew.—% Gew.—%
Aluminiumchlorohydrat 45,00 25,00
Isopropylpalmitat 25,00 30,00
Cyclomethicone ad 100,00 |0,30
Isoparaffin - ad 100,00
Talkum - 10,00
2-Hexyldecansaure 0,25 0,30
Glycopyrroniumbromid 0,50 0,20
Parfum q.s. q.s.

Die durch Zusammenmischung der jeweiligen Bestandteile erhaltene fliissige

Phase wird mit einem Propan-Butan-Gemisch (2.7) im Verhaltnis 17:83 in

Aerosolbehalter abgefillit.

Rezepturbeispiel 29 O/W-Emulsionen

Rohstoff (INCI) Gew.%
Glycerystearatcitrat 2,00
Cetylstearylalkohol 2,00
Cyclomeitcone 3,00
Caprylsaure/Caprinsauretriglyceride 4,00
Octyldodecanol 1,00
Dimethicon 2,00
Glycopyrroniumbromid 0,50
Citronensaure, Natriumsalz 0,10
Ethanol denaturiert 3,00
Ammoniumacryloyldimethyltaurat / VP Copolymer 0,30
Glycerin 3,00
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Flllstoffe (Distarkephosphat, Talkum) 0,10
Parfim / Farbstoffe qg.s.
Wasser Ad.100
Rezepturbeispiel 30 O/W-Emulsionen
Rohstoff (INCI) Gew.%
PEG-40-Stearate 2,00
Glycerylstearat 2,00
Stearylalkohol 0,50
Cetylalkohol 2,00
C12-15 Alkylbenzoate 2,00
Caprylsaure/Caprinséure Triglyceride 1,00
Cyclomethicon 3,00
Dicaprylylcarbonat 2,00
Glycopyrroniumbromid 0,75
Weinsaure, Natriumsalz 0.10
Phenoxyethanol 0,40
Diazolidinylharnstoff 0,20
Ethanol denaturiert 8,00
Ammoniumacryloyldimethyltaurat / VP Copolymer 0,80
Glycerin 5,00
Flllstoffe (Distarkephosphat, BHT, Talkum) 0,10
Parfim / Farbstoffe qg.s.
Wasser Ad 100
Beispielrezeptur 31 Mikroemulsionen
Rohstoff (INCI) Gew.%
Lecithin 1,00
Oleth-15 5,00
Phenoxyethanol 0,50
Hexamidinylharnstoff 0,10
lodopropynylbutylcarbamat 0,25
Acrylates/C1o.30 Alkyl Acrylate Crosspolymer 0,30
Polyurethan-4 (Avalure UR-445) 0,50
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Hydrophobisiertes AMPS Copolymer 0,20
Glycopyrroniumbromid 1,00
Aluminiumchlorohydrat
Glycerin 6,00
Parfum g.s.
Fillstoffe (Distarkephosphat, SiO,, Talkum, Aluminiumstearat qg.s.
Wasser Ad 100

Beispielrezeptur 32 Mikroemulsionen
Rohstoff (INCI) Gew.%
Lecithin 1,00
Oleth-15 5,00
Phenoxyethanol 0,50
Hexamidinylharnstoff 0,10
lodopropynylbutylcarbamat 0,25
Acrylates/Co.30 Alkyl Acrylate Crosspolymer 0,30
Polyurethan-4 (Avalure UR-445) 0,50
Hydrophobisiertes AMPS Copolymer 0,20
Glycopyrroniumbromid 1,00
Glycerin 6,00
Parfum g.s.
Fllistoffe (Distarkephosphat, SiO,, Talkum, Aluminiumstearat qg.s.
Wasser Ad 100

Beispiel 33 Transparente Mikroemulsion — Roll-on

%

Glycerinmonoisostearat 1,00

Polyoxyethylene(20)isostearylether 2,00

Di-n-Octylcarbonat 3,00

2-Octyldodecanol 1,00

Panthenol 1,00

Jojobadl 0,10

hydrophob-modifizierte Hydroxyethylcellulose 0,20

Glycopyrroniumbromid 0,50
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2-Phenoxyethanol 0,50
Parfum, Antioxidantien g.s.
Wasser, ad Ad 100
Beispiel 34 Transluzente Mikroemulsion- Zerstauber

%
Polyoxyethylen(20)cetylstearylether 2,00
Polyoxyethylen(12)cetylstearylether 1,00
Glycerinstearat 2,00
Cetylstearylalkohol 0,50
Cetylpalmitat 0,50
Capryl-Caprinsaureester 3,00
Di-n-Octylether 7,00
Glycerin 3,00
Carrageenan 0,2
Glycopyrroniumbromid 0,50
2-Phenoxyethanol 0,50
Parfum, Antioxidantien g.s.
Wasser, ad 100
Beispiel 35 Makroemulsion- Roll-on
Chemische Bezeichnung In %
Polyethylenglykol(21)stearylether 3,00
Polyethylenglykol(2)stearylether 2,00
Polypropylenglykol(15)stearylether 2,00
EDTA 0,1
Acryloyldimethyl Taurate 0,4
Macadamiadl 0,10
Parfum, Antioxidantien g.s.
2-Phenoxyethanol 0,5
Glycopyrroniumbromid 1,50
Wasser, ad 100

Beispiel 36
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Pumpzerstéuber Gew.—%

Ethanol 55,00

PEG-40 Hydriertes Rizinusél 2,00

Glycerin 1,00

2-Butyloctanséure 0,20

Glycopyrroniumbromid 0,60

Parfum g.s.

Wasser ad 100,00

Beispiel 37

Roll-on Gel I I
Gew.—% Gew.—%

Ethanol 50,00 50,00

PEG-40 Hydriertes Rizinusél 2,00 2,00

Hydroxyethylcellulose 0,50 0,50

2-Butyloctansaure 0,20 0,30

Glycopyrroniumbromid 0,10 0,20

Aluminiumchlorohydrat - 10,00

Parfum g.s. g.s.

Wasser ad 100,00 ad 100,00

Beispiel 38

Roll-on Emulsion: I Il
Gew.—% Gew.—%

Aluminiumchlorohydrat - 10,00

Polypropylenglykol(15)stearylether 5,00 5,00

Polyethylenglykol(100)stearylether 1,00 1,00

Polyethylenglykol(2)stearylether 4,00 4,00

2-Hexyldecanséaure 0,20 0,30

Glycopyrroniumbromid 2,00 3,00

Parfum, Konservierungsstoffe qg.s. qg.s.

Wasser ad 100,00 (ad 100,00

Beispiel 39
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Deo-Stift Typ A I I 11l

Gew.—% Gew.—% Gew.—%
Natriumstearat 7,00 7,00 7,00
1,2-Propylenglycol 48,00 48,00 48,00
Glycopyrroniumbromid 0,20 0,30 0,30
2-Butyloctansaure - 0,10
2-Hexyldecanséaure 0,20 - -
Parfum, Konservierungsstoffe qg.s. qg.s. q.s.
Wasser ad 100,00 ad 100,00 ad 100,00
Beispiel 40
Deo-Stift Typ B I I 11l

Gew.—% Gew—% Gew.—%
Natriumstearat 8,00 8,00 8,00
1,2-Propylenglycol 45,00 45,00 45,00
Glycopyrroniumbromid 0,20 0,30 0,30
2-Butyloctansaure - 0,50 -
2-Hexyldecanséaure 0,50 - -
Polyethylenglycol(25)cetearylether 3,00 3,00 3,00
Ethanol 20,00 20,00 20,00
Parfum, Konservierungsstoffe g.s. g.s. g.s.
Wasser ad 100,00 [ad 100,00 [ad 100,00
Beispiel 41 - 43
Aerosol-Sprays
Beispiel Nr. 41 42 43

Gew.%

Glycopyrroniumbromid 0,6 0,5 0,5
Chitosanlactat 0,5 0,3 -
Cyclomethicon 8,5 - 12,8
C12-C15 Alkylbenzoat 3,0 50 -
Dicaprylylcarbonat - 2,0 -
Isohexadecan - 9,1 -
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Polydimethylsiloxan 0,9 1,0 2,0
Disteardimonium Hectorit 0,6 - 04
Siliciumdioxid - 1,1 0,3
Talkum - - 3,0
Parfim 0,9 1,0 1,0
Treibgasmischung 85,0 80,0 80,0
Summe 100,0 100,0 100,0
Beispiele 44 - 46
Stifte
Beispiel Nr. 44 45 46
Gew.%
Glycopyrroniumbromid 0,5 1,0 0,5
Chitosanhydrochlorid 0,5 0,5 -
Cyclomethicon 51,0 45,0 45,2
C12-C45 Alkylbenzoat - 15,0 10,0
PPG-14 Butylether 15,0 5,0 -
Polydimethylsiloxan - - 10,0
Disteardimonium Hectorit 1,0 - 1,0
Siliciumdioxid - 1,0 0,8
Stearylalkohol 20,0 20,0 18,0
Hydriertes Ricinusél 1,0 1,5 1,5
Talkum 10,0 10,0 12,0
Parfim 1,0 1,0 1,0
Summe 100,0 100,0 100,0
Beispiele 47 - 48
Deo-Roller
Beispiel Nr. 47 48
Gew.%
Glycopyrroniumbromid 0,5 1,0
Chitosanacetat 0,3 04
Cyclomethicon 82,2 76,0
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C12-C15 Alkylbenzoat 2,0 50
Polyisobuten 0,5 2,0
Isohexadecan 10,0 50
Quaternium-90 Bentonite 2,5 2,8
Mineraldl 5,0
Propylencarbonat 0,5 0,8
Wasser 0,5 1,0
Parfim 1,0 1,0
Summe 100,0 100,0
Beispiel 49

Transparente Mikroemulsion — Roll-on

Chemische Bezeichnung In %

Glycerinmonoisostearat 2,00
Polyoxyethylene(20)isostearylet | 4,00

her

Di-n-Octylcarbonat 2,00

2-Octyldodecanol 2,00

Glycerin 3,00

Avocadodl 0,10

Glycopyrroniumbromid 0,05

Chitosan 0,50

Milchs&ure 0,13

Parfum, Antioxidantien g.s.

Wasser, ad Ad 100

Beispiel 50

Transluzente Mikroemulsion- Zerstauber

Chemische Bezeichnung In %
Polyoxyethylen(20)cetylstearyleth |3,00

er

Polyoxyethylen(12)cetylstearyleth 0,50

er
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Glycerinstearat 3,00

Cetylstearylalkohol 0,50

Cetylpalmitat 0,50

Capryl-Caprinsaureester 5,00

Di-n-Octylether 5,00

Glycerin 4,00

Glycopyrroniumbromid 0,15

Chitosanlactat 0,30

Parfum, Antioxidantien qg.s.

Wasser, ad 100

Beispiel 51

Makroemulsion- Roll-on

Chemische Bezeichnung

In %

Polyethylenglykol(21)stearylether

2,00

Polyethylenglykol(2)stearylether

2,50

Polypropylenglykol(15)stearylether

3,00

Trinatriumsalz der

Ethylendiamintetraessigsaure (20% walr.

Lésung)

1,50

Avocadodl

0,10

Parfum, Antioxidantien

q.s.

Milchséaure

0,1

Chitosan

0,5

Glycopyrroniumbromid

0,25

Wasser, ad

100

Beispiel 52

Alkoholische Lésung — Roll-on

Chemische Bezeichnung In %

Alkohol denat. 20,00

Hydroxyethylcellulose 0,40

Polyethylenglykol 400 3,00

PCT/EP2005/057186
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Polyethylenglykol (2000) hydriertes 2,00
Ricinusél

Avocadodl 0,50
Glycopyrroniumbromid 0,05
Chitosanhydrochlorid 0,2
Parfum, Antioxidantien q.s.
Wasser, ad 100

Rezepturbeispiel 53 O/W Gelcreme

PCT/EP2005/057186

Rohstoff (INCI) Gew.%
Glycerylstearatcitrat 1,25
Cetylstearylalkohol 0,75
Caprylic/Capric Triglycerid 1,00
Dicaprylcarbonat 2,00
Dimethylpolysiloxan, cyclisch (Dimethicone) 4,00
Carbopol 0,15
Acrylsdure/C10-30 Alkylmethacrylat-Copolymer 0,25
Dimethicon 0,75
Jojobaoel 1,00
Myristylmyristate 1,00
Tocopherylacetat 0,75
Glycerin 10,00
Ethanol 1,00
Chitosanlactat 0,80
Glycopyrroniumbromid 1,50
Parfum g.s.
Konservierungsmittel g.s.
Wasser ad 100

pH-Wert eingestellt auf 5.0

Rezepturbeispiel 54 O/W-Emulsion
Rohstoff (INCI) Gew.%
Glycerylstearatcitrat 3,00
Stearylalkohol 1,00
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Caprylic/Capric Triglycerid 1,00
Octyldodecanol 1,00
Dicaprylether 1,00
Milchséure 0,08
Chitosan 0,30
Glycopyrroniumbromid 0,50
Carbomer 0,15
Glycerin 3,00
Parfum, Konservierungsmittel, Farbstoffe, q.s.
Antioxidantien, etc.
Wasser Ad 100
pH-Wert eingestellt auf 5.5
Rezepturbeispiel 55 O/W-Emulsion
Rohstoff (INCI) Gew.%
Polyglyceryl-3-Methylglucosedistearat 3,00
Stearylalkohol 3,00
C12.15 Alkylbenzoat 3,00
Butylenglycol Dicaprylat/Dicaprat 2,00
Caprylsaure/Caprinsauretriglyceride 3,00
Hydriertes Polydecen 2,00
Dimethylpolysiloxan (Dimethicon) 1,00
Milchsaure 0,25
Chitosan 1,00
Glycopyrroniumbromid 2,00
Natriumascorbylphosphat 0,10
Phenoxyethanol 0,40
lodopropinylbutylcarbamat 0,05
p-Hydroxybenzoesaurealkylester (Paraben) 0,20
Xanthan Gum 0,10
Carbomer 0,10
Butylenglycol 2,00
Additive (Talkum, BHT) 0,50
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Parfum g.s.

Wasser ad 100
Rezepturbeispiel 56 O/W-Emulsionen

Rohstoff (INCI) Gew.%
PEG-40-Stearate 2,00
Glycerylstearat 2,00
Stearylalkohol 0,50
Cetylalkohol 2,00
C12-15 Alkylbenzoate 2,00
Caprylsaure/Caprinsaure Triglyceride 1,00
Cyclomethicon 3,00
Dicaprylylcarbonat 2,00
Milchséure 0,25
Chitosan 1,00
Glycopyrroniumbromid 0,75
Weinsaure, Natriumsalz 0.10
Phenoxyethanol 0,40
Diazolidinylharnstoff 0,20
Ethanol denaturiert 8,00
Ammoniumacryloyldimethyltaurat / VP Copolymer 0,80
Glycerin 5,00
Fulistoffe (Distarkephosphat, SiO,, Talkum, Aluminiumstearat) 0,10
Parfim / Farbstoffe q.s.
Wasser Ad 100
Beispielrezeptur 57 Mikroemulsionen

Rohstoff (INCI) Gew.%
Lecithin 1,00
Oleth-15 5,00
Phenoxyethanol 0,50
Hexamidinylharnstoff 0,10
lodopropynylbutylcarbamat 0,25
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Xanthan Gummi

0,10

Polyurethan-4 (Avalure UR-445)

0,50

Hydrophobisiertes AMPS Copolymer

0,20

Chitosan

0,30

Milchsaure

0,08

Glycopyrroniumbromid

1,00

Glycerin

6,00

Parfum

qg.s.

Fulistoffe (Distarkephosphat, SiO,, Talkum, Aluminiumstearat

q.s.

Wasser

Ad 1

00

Beispiele 58 - 60

Aerosol-Sprays

Beispiel Nr.

58

59

60

Gew.%

Glycopyrroniumbromid

0,6

0,5

0,5

Cyclomethicon

9,0

12,8

C12-C15 Alkylbenzoat

3,0

5,0

Dicaprylylcarbonat

2,0

Isohexadecan

9.4

Polydimethylsiloxan

0,9

1,0

2,0

Disteardimonium Hectorit

0,6

0,4

Siliciumdioxid

1.1

0,3

Talkum

3,0

Parfiim

0,9

1,0

1,0

Treibgasmischung

85,0

80,0

80,0

Summe

100,0

100,0

100,0

Beispiele 61 bis 63

Stifte

Beispiel

61

62

63

Gew.%

Glycopyrroniumbromid

0,5

1,0

0,5

Cyclomethicon

51,56

45,5

45,5
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C12-C15 Alkylbenzoat - 15,0 10,0
PPG-14 Butylether 15,0 5,0 -
Polydimethylsiloxan - - 10,0
Disteardimonium Hectorit 1,0 - 1,0
Siliciumdioxid - 1,0 0,5
Stearylalkohol 20,0 20,0 18,0
Hydriertes Ricinusél 1,0 1,5 1,5
Talkum 10,0 10,0 12,0
Parfim 1,0 1,0 1,0
Summe 100,0 100,0 100,0
Beispiele 64 und 65
Deo-Roller
Beispiel 64 65
Gew.%

Glycopyrroniumbromid 0,5 1,0
Cyclomethicon 82,5 76,4
C12-C15 Alkylbenzoat 2,0 50
Polyisobuten 0,5 2,0
Isohexadecan 10,0 50
Quaternium-90 Bentonite 2,5 2,8
Mineralél 5,0
Propylencarbonat 0,5 0,8
Wasser 0,5 1,0
Parfim 1,0 1,0
Summe 100,0 100,0
Beispiele 66 - 70 Hautreinigungsgele

66 67 68 69 70
Natrium Laurethsulfat 13,2 11 9,5 11 9,5
Cocoamidopropylbetain 165 |3,3 38 3,3 3,8
PEG-7 Glyceryl Cocoate — — — 2,0 2,0
Laureth-2 — — — 0,1 —
PEG-90 Glyceryl Isosterate — — -— 0,3 —
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Natriumcocoylglutamat 125 (0,75 |25 0,75 |0,75
PEG-40 hydriertes Rizinusél 0,50 0,50 0,5 0,50 0,50
PEG-100 hydriertes Glycerylpalmitat 050 [050 |05 0,50 |0,50
Glycopyrrolat 0.025 [0.025 |0.05 [0.02 0.1
Polyquaternium-10 0,2 — 0,2 — —
Natriumbenzoat 045 |045 |045 |045 |045
Natriumsalicylat 0,20 0,20 0,2 0,20 0,20
Citronensaure 050 (050 |05 [050 |0,50
Parfum gs. |gs. |gs. |gs.  |gs.
Wasser ad 100 [ad 100 (ad 100 |ad 100 |ad 100
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Beispiele 71 — 73 LES-freie Hautreinigungsgele

71 72 73
Natrium Myrethsulfat 5 4 6
Laurylglucosid 2,5 — —
Decylglucosid — 3 -—
Natrium Cocoamphoacetat 6,5 7 8
PEG-200 hydriertes Glycerylpalmitat 04 04 0,4
PEG-40 hydriertes Rizinusél 1 1 1
Diammonium Citrat 0,12 0,12 0,12
Polyquaternium-10 0,2 - -—-
Glycopyrrolat 0.025 |0.025 |0.05
Natriumbenzoat 0,3 0,3 0,3
Natriumsalicylat 0,2 0,2 0,2
Citronenséaure 1,2 1,2 1,2
Parfum g.s. g.s. g.s.
Wasser ad 100 |ad 100 |ad 100

Beispiele 74 — 83 Gesichts- und/ oder Fulreinigungsgele

74 75 76 77 78
Natrium Myrethsulfat 2 4 3 5 2
Decylglucosid 2 2 4 1 4
Cocoamidopropylbetain — 2 — 1 1
Carbopol 1382 0,3 0,6 0,5 1 -
Acrylates Copolymer 0,3 0,5 0,2 0,2 1
Natriumhydroxid 0,5 0,5 0,5 0,5 0,5
Glycerin 5 10 5 10 -
Na;HEDTA 0,5 0,5 0,5 0,5 0,5
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Glycopyrrolat 0.025 (0.5 0.025 |0.05 0.01
Phenoxyethanol 0,5 0,5 0,5 0,5 0,5
Parabene 0,2 0,2 0,2 0,2 0,2
Parfum gs. |ags. |gs. |gs.  |qgs.
Wasser ad 100 |ad 100 [ad 100 |ad 100 [ad 100

79 80 81 82 83
Natrium Laurethsulfat 2 2 7 7 —
Methyl Cocoyltaurat 0,6 0,6 0,6 0,6 6
Carbopol 980 1,2 1,2 1,2 0,5 0,6
Natriumhydroxid 0,5 0,5 0,5 0,5 0,5
Glycerin 20 |20 |20 |- 2,0
Glycopyrrolat 0.025 |0.025 |05 0.5 0.01
Xanthan Gum 0,25 |0,1 025 |- —
Phenoxyethanol 0,5 0,5 0,5 0,5 0,5
Parabene 0,2 0,2 0,2 0,2 0,2
Parfum gs. |ags. |gs. |gs.  |qgs.
Wasser ad 100 [ad 100 (ad 100 |ad 100 |ad 100
Beispiele 84 — 88 Hautreinigungsemulsionen

84 85 86 87 88
Paraffindl 46% [14% |20% |20% |25%
Sojadl 24,3% |36% |20% |20% |25%
Natriumlaurylethersulfat 7,35% [12,3% |11% 11% 11%
Natriumbenzoat 03% |03% |0,3% |- 0,3%
Natriumsalicylat 02% |02% |02% |- 0,2%
Acrylates/C10-C30 Alkyl Acrylate - - 1% 1% 0,8%
Crosspolymer
Glycopyrrolat 0.025 |0.025 (0.05% |0.02% [0.1%
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% %
Natriumhydroxid - - 02% |0,2% |0,2%
Phenoxyethanol - - - 05% |-
Parabene - - - 02% |-
Parfum gs. |gs. |gs. |gs.  |gs.
Wasser ad 100 [ad 100 (ad 100 |ad 100 |ad 100
Beispiele 89 — 101 Hautreinigungséle
Rohstoff 89 90 9 92 93 94
Sojadl 34,0 35,0 5,0 40,0 45,0 35,5
Mineral6l 37,0 40,0 64,0 0,0 0,0 31,0
Rizinusél 25 3,0 25 14,5 15,0 2,0
Mandel6l 0,0 0,5 1,0 0,0 25 0,0
Reisol 0,0 20 0,0 0,0 10,0 0,0
Glycereth-8 Reisél 0,0 0,0 0,0 0,0 0,0 1,0
Panthenollésung 0,0 3,5 0,0 0,0 0,0 0,0
75%
Isohexadekan 8,0 0,0 8,0 0,0 0,0 7,5
MIPA-Laureth-Sulfat | 2,5 0,0 5,0 20,5 0,0 6,0
TIPA-Laureth-Sulfat | 0,0 25 0,0 0,0 15 0,0
Ethanol 0,0 0,0 0,0 0,0 0,0 0,0
EDTA-L6sung 25% | 0,0 0,0 0,0 0,0 1,0 0,0
PEG-30 0,0 0,0 0,0 0,0 0,0 0,0
Dipolyhydroxystearat
PEG-40 Sorbitan 0,0 0,0 0,0 0,0 0,0 0,0
Persiostearat
Polyglyceryl-3 0,0 0,0 0,0 0,0 0,0 0,0
Diisostearat
Laureth-4 1,5 0,0 3,0 12,5 0,0 3,5
Cocamid DEA 4,0 45 2,0 8,0 50 2,5
Pflanzenextrakt 0,0 0,5 0,0 0,0 0,0 0,0
Parfum 3,0 3,0 3,0 1,5 2,0 3,0
Lanolin Alkohol 1,5 0,0 1,0 0,0 0,0 1,0
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Oktyldodekanol 5,0 45 5,0 0,0 0,0 4,5
Benzophenon-3 0,5 0,0 0,0 0,5 0,0 0,0
Poloxamer 101 0,0 0,0 0,0 2,0 2,0 0,0
Meersalzlésung 30% | 0,0 0,0 0,0 0,0 0,0 0,0
Kokossaure 0,0 0,0 0,0 0,0 20 2,0
Glycopyrrolat 0,1 0,15 0,025 0,1 0,5 0,1
Farbstoff 0,01 0,01 0,005 0,005 0,01 0,005
Wasser 0,2 0,0 0,1 0.1 0,0 0,1
Mineraldl Add.100 | Add.100 | Add.100 | Add.100 | Add.100 | Add.100
Rohstoff 95 96 97 98 99 100 101
Sojadl 30,0 25,5 15,0 20,0 35,0 50 0,0
Mineraldl 40,0 40,0 45,0 40,0 0,0 710,0 70,0
Rizinusél 4,0 3,5 35 10,0 20,0 50 50
Mandel6l 0,0 1,5 0,5 0,0 0,0 0,0 0,0
Reisol 2,0 0,0 0,0 2,0 5,0 0,0 0,0
Glycereth-8 Reisél 0,0 2,0 5,0 0,0 0,0 20 0,0
Panthenollésung 0,0 3,0 0,0 3,0 0,0 0,0 0,0
75%

Isohexadekan 7.0 6,0 6,0 5,0 50 0,0 0,0
MIPA-Laureth-Sulfat | 0,0 0,0 4,0 4,0 20,0 6,0 6,0
TIPA-Laureth-Sulfat | 5,0 45 0,0 0,0 0,0 0,0 0,0
Ethanol 0,5 1,0 0,0 0,0 0,0 0,0 0,0
EDTA-L6ésung 25% | 0,0 0,0 0,0 0,0 0,0 0,0 0,0
PEG-30 0,0 0,0 0,0 0,0 0,0 1,0 0,0
Dipolyhydroxystearat

PEG-40 Sorbitan 0,0 0,0 0,0 0,0 0,0 0,0 2,0
Persiostearat

Polyglyceryl-3 0,0 0,0 0,0 0,0 0,0 0,0 0,0
Diisostearat

Laureth-4 1,5 2,0 5,0 25 0,0 0,0 0,0
Cocamid DEA 25 3,0 0,0 0,0 3,0 4,0 6,0
Pflanzenextrakt 0,5 0,0 0,0 1,0 0,0 0,0 1,0
Parfum 1,5 1,5 3,5 35 2,0 3,0 3,0
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Lanolin Alkohol 1,0 1,5 2,0 1,5 0,0 2,0 1,5
Oktyldodekanol 4.0 3,5 3,5 3,0 3,0 0,0 3,0
Benzophenon-3 0,0 0,5 0,0 0,0 0,5 0,0 0,0
Poloxamer 101 0,0 0,0 0,0 1,5 2,0 0,0 2,0
Meersalzlésung 30% | 0,0 0,0 0,75 0,0 0,0 0,5 0,0
Kokossaure 0,0 0,0 0,0 0,0 3,0 0,0 0,0
Glycopyrrolat 0,05 0,05 0,1 0,5 0,2 0,1 0,05
Farbstoff 0,01 0,01 0,01 0,01 0,005 0,005 0,01
Wasser 0,0 0,0 0,0 0,0 0,5 0,0 0,3
Mineral6l Add.100 | Add.100 | Add.100 | Add.100 | Add.100 | Add.100 | Add.100
Beispiele 102 — 105 Pumpfoamer

102 103 104 105
Natrium Cocoylglutamat 25 - - -
Natrium Laurylethersulfat - 3,5 - -
Natrium Lauroylsarkosinat - - 5 -
Natrium Myristylethersulfat - - - 45
Decylglucosid 3 4 - -
Laurylglucosid - - 3 3
Polyquaternium-10 0,1 - - 0,1
Guar Hydroxypropyltrimoniumchlorid - 0,15 - -
Polyquaternium-22 - - 0,2 -
PEG-200 hydriertes Glycerylpalmitat 0,5 - - -
PEG-40 hydriertes Rizinusél 0,1 0.1 0,1 0,1
PEG-100 hydriertes Glycerylpalmitat - 0,5 - 0,5
Glycopyrrolat 0.025 [0.025 (0.05 |0.02
Natriumbenzoat 0,5 0,5 - 0,5
Natriumsalicylat - 0,2 - 0,2
Phenoxyethanol - - 0,16 |-
Jojobadl (Buxus Chinensis) 0,1 - - -
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Citronenséaure g.s. qg.s. g.s. g.s.
Parfiim qg.s. g.s. q.s. g.s.
Wasser ad 100 |ad 100 |ad 100 |ad 100
Beispiele 106 — 110 Grundseifen

Gew.-% |Gew.-% |Gew.-% |Gew.-% |Gew.-%
Natriumtallowat 68,0 68,0 65,0 0 68,0
Natriumcocoat 0 17,0 17,0 82,0 17,0
Natriumpalmkernél 17,0 0 0 0 0
Aqua 11,0 11,0 12,0 12,0 11,0
NaCl 0,5 0,5 0,5 0,5 0,5
EDTA 0,2 0 0,2 0,2 0,2
Natriumetidronat 0.1 0.1 0 0,1 0,1
Glycerin 2,5 25 0,5 25 25
Natrium- ad 100,0 |ad 100,0 |ad 100,0 |ad ad 100,0
Palmkernfettsauresalze 100,0
Beispiel 111 — 113 Farbslurry

Gew.-% Gew.-% Gew.-%
Wollwachsalkohol 20 15,0 0
Paraffinum Liquidum 33,0 45,0 33,0
Prunus Dulcis 45,0 0 30,0
Disteardimoniumhectorit 1,0 3,0 1,0
Farbstoff 0 1,5 0,5
TiO, 13,0 13,0 25,0
Wasser ad 100,0 ad 100,0 ad 100,0
Beispiele 114 — 116 Seifenstiick
Gew.-% Gew.-% Gew.-% Gew.-%

Hydroxypropyl Starke Phosphat Ester |1,0 0 0 0
(Structure XL)
Farbslurry 3,0 3,0 3,0 3,0
Grundseife 85,0 86,8 85,9 91,0
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Paraffin 1,5 1,0 1,0 2,0
Polyethylenglycol-150 0 0 0 2,0
Talkum 7,0 9,0 0 6,0
Glycopyrrolat 0,1 0,05 0,15 0,025
Parfum 1,0 1,5 1,0 2,0
Na,S,0; 04 0,5 0,4 0,7
Octyldodecanol 0,5 0,5 0,5 0,5
Wasser ad 100,0 [(ad100,0 |ad 100,00 |ad 100,0
Beispiele 117 - 120 Combibar

Gew.-% Gew.-% Gew.-% Gew.-%
Hydroxypropyl Starke Phosphat Ester |0 1 0 0
(Structure XL)
Natrium Cocoyl Isetionat 30,0 40,0 37,0 43,5
Stearinsaure 227 225 22,2 227
Grundseife 18 10 23 15
Dinatrium Lauryl Sulfosuccinat 17 9,5 9,5 12
Talkum 0 10,0 5,0 50
Kokusnussfett-Saure 3,5 3,3 3,3 3,8
PEG-150 2,0 2,0 2,0 2,0
Paraffin 1,0 2,0 2,0 3,0
TiO, 0,5 0,5 0,5 0
Panthenol 0,5 0,3 1,0 0
Glycopyrrolat 0.1 0,05 0,2 0,025
Lanolin Alkohol 0.1 0.1 0 0.1
Parfim 1,0 1,5 2,0 1,5
Wasser ad 100,0 (ad100,0 |ad 100,00 |ad 100,0
Beiepiele 121 - 125 Syndets

121 122 123 124 125

Hydroxypropyl Starke Phosphat Ester 1 0 0 0 0
(Structure XL)
Dinatrium Lauryl Sulfosuccinate 150 |(300 210 (210 13.0
Natrium Cocoyl Isethionate 20.0 15.0 21.0 15.0 34.0
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Cetearyl Alkohol 128 | 128 (128 | 128 | 128
Glyceryl Stearate 120 | 120 (120 |120 | 120
Paraffin 118 |118 (118 |140 | 118
Weizenstarke 45 11.5 11.5 7.5 4.5
Cocamidopropyl Betaine 20 2.0 2.0 2.0 20
Zitronensaure 1.5 1.5 1.5 2,0 1.5
PEG-150 20 1.0 1.0 2.0 1.0
Octyldodecanol 3,0 0.0 0.5 0.5 3,0
Jojobadl 0 1,0 0 0,5 0
Talkum 3 0 0 0 0
Farbstoff 0,5 1,0 0 0 0
TiO, 0.0 0.5 0.5 05 05
Diammoniumcitrat 0.1 0.1 0.1 0.5 0.1
Lanolin Alkohol 0.1 0.1 0.1 0.1 0.0
Glycopyrrolat 0,3 0,05 0,15 0,025 (0,1
Parfum gs. |as. |ags. |as.  |qs.
Wasser ad 100 |ad 100 |ad 100 |ad 100 (ad 100
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Beispiele 126 - 130 Flussige Seifen / SchweilRhandseife

126 127 128 129 130

Natrium Laurethsulfat 5,0 45 5,0 5,0 10,5
Natrium Cocoamphoacetat 5 55 0 50 0
Cocoamidopropylbetain 0 0 4,5 0 4,5
Natrium Lauroyl Sarcosinat 0 0 0 0 1,6
PEG-40 hydriertes Rizinusdl 0,5 0,5 0,5 0,5 0,5
PEG-7 Glyceryl Cocoat 1,0 1,5 0,75 1,0 0
PEG-4 Rapeseedamid 0 0 0 0 4,0
PEG-9 Cocoglycerid 0 0 0 0 1,6
Glycerin 1,5 1,0 2 1,5 0
PEG-200 hydriertes 0 0,5 0 0 1,5
Glycerylpalmitat

PEG-90 Glyceryl Isostearat 0 0,5 0 0 0
Laureth-2 0 0,1 0 0 0
PEG-120 Methyl Glucose Dioleat 0,5 0 0,3 0,5 0
Hydroxypropyl 0 0 0 0 0,3
Guarhydroxypropyltrimonium

Chlorid

Natriumchlorid 0 0 0,2 0 0
Trinatrium EDTA 0 0,2 0 0 0
Tetranatrium Imminodisuccinat 0 0 1 0 0
Polyquaternium-10 0,1 0 0 0,1 0
Benzophenone-4 0 0,1 0 0 0
Glycol Distearat 0 0 0,3 0 0
Glycerin 0 0 0,2 0 0
Laureth-4 0 0 0,2 0 0
Styrene/Acrylate Copolymer 0 0 0 2,5 0
Glycopyrrolat 0,1 0,05 |[0,2 0,025 (01
Konservierungsstoffe q.s. q.s. qg.s. q.s. qg.s.

Farbstoffe gs. |gs. |gs. |gs.  |gs.
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Citronensaure gs. |gs. |gs. |ags. |gs.
Parfum gs. |gs. |gs. |ags. |gs.
Wasser ad 100 [ad 100 |ad 100 |ad 100 | g.s.
Beispiele 131 — 135 Nachschaumende Hautreinigungsformulierungen:

131 132 133 134 135
Natrium Laurethsulfat 18,0 12,0 (8,0 6,0 10,0
Sorbit 2,0 0 30 (30 |50
Laureth-4 0 0 7,0 7 0
Lanolinalkohol-PEG15 7,0 0 0 0 4,0
Isopropylpalmitat 0 0 3,0 3,0 5,0
Isopropylmyristat 4,0 2,0 0 0 0
Glycerin 0 5,0 2,0 1,0 0
Xanthan Gum 0,5 0,5 0 0 0
Phenoxyethanol 0,2 0 0,2 0 0
Parabene 0,7 0 0,5 0 0
Natriumhydroxid 0,5 0 0,1 0.1 0
NasHEDTA 0,5 0 0,5 0 0
Glycopyrrolat 0.1 0.025 (0.05 |(0.02 (01
Natriumbenzoat 0 0 0,0 0,5 0,5
Zitronensaure 0 0,2 0,5 0,5 0
Polyquaternium-10 0 0 0,2 0,2 0,2
Natriumsalicylat 0 0,5 0 0 0
Farbstoff 0 0 0 0,5 0,3
Gas / Aufschaummittel 10,0 5,0 12,0 9,0 7,0
Parfum gs. |ags. |gs. |gs.  |qgs.
Wasser ad 100 |ad 100 |ad 100 |ad 100 [ad 100
Beispiele 136 — 139 Pflegebader und FuRbader:

136 137 138 139
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Natrium Laurethsulfat 120 1|6,5 8,0 6,0
Cocoamidopropylbetain 4.0 3,25 3,5 3,5
Natriumcocoylglutamat 0,5 0,2 0,5 0,5
Decyl Glucoside 0,5 2,0 4,0 3,0
PEG-40 hydriertes Rizinusdl 0,5 0,5 0,5 0,5
PEG-7 Glyceryl Cocoat 0,3 0,2 0,2 0,2
Glycerin 1 0 0 0,5
Glyceryl Laurat 0,2 0 0 0
PEG-200 hydriertes 0,3 0,5 0 2,5
Glycerylpalmitat
PEG-90 Glyceryl Isostearat 0 0 0,3 0,2
Laureth-2 0 0 0,1 0,1
PEG-120 Methyl Glucose Dioleat 0 0,5 0 0
Hydroxypropyl 0 0 08 |0
Guarhydroxypropyltrimonium
Chlorid
Natriumchlorid 1,1 1,0 0 0,5
Trinatrium EDTA 0 0 0 1,0
Tetranatrium Imminodisuccinat 0,2 0 0 0
Polyquaternium-10 0 0 0,5 0
Benzophenone-4 0 0,1 0 0
Glycol Distearat 0,8 0,6 0 0,6
Glycerin 0,4 0,3 0 0,3
Laureth-4 0,4 0,3 0 0,3
Styrene/Acrylate Copolymer 0 0 1,0 0
Pflanzenextrakte 0 0,05 0 0
Nattirliche Ole 0 0 0 0,2
Konservierungsstoffe q.s. qg.s. g.s. qg.s.
Glycopyrrolat 0.1 0.025 (0.05 (04
Farbstoffe g.s. qg.s. q.s. g.s.
Citronensaure qg.s. g.s. g.s. g.s.
Parfum q.s. gs. [gs.  |gs.
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Wasser ad 100 |ad 100 |ad 100 [ad 100

Alle dargestellten Beispielzusammensetzungen enthaltend die erfindungsgeméaie

Wirkstoffkombination aus Glycopyrrolat und mindestens einem der Aktivstoffe, ausgewahlt aus

der Gruppe der Aktivstoffe a. bis I.) bzw. in Form einer Zubereitung m.), n.) oder 0.) als

kosmetische oder dermatologische Zubereitungen, diese enthaltend,

- sich durch bessere Pflegewirkung auszeichnen,

- durch Hautneutralitét das biologische Gleichgewicht der Haut weniger belasten,

- besser als Vehikel fur kosmetische und medizinisch-dermatologische Wirkstoffe dienen,

- sich durch eine bessere physikochemische Stabilitat der Formel auszeichnen

- sich durch bessere Biovertraglichkeit auszeichnen,

- eine verminderte Klebrigkeit auf der Haut aufweisen

- bessere sensorische Eigenschaften, wie beispielsweise die Verteilbarkeit oder das
Einzugsvermégen in die Haut, besitzen,

als die Wirkstoffe, Wirkstoffkombinationen und Zubereitungen des Standes der Technik.
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Patentanspriiche:

1. Wirkstoffkombinationen aus Glycopyrroniumbromid, deren Derivate und/oder Isomere, in
Kombination mit einem oder mehreren Aktivstoffen, gewahlt aus der Gruppe
a.) Polyethylenglykol(2)stearylether und Polyethylenglykol(21)stearylether,

b.) grenzflachenaktiver Substanzen A, gewahlt aus der Gruppe der Glucosederivate, welche

i
O—C—R
H,C
HO Q
HO O—Ry
i
sich durch die Strukturformel R2

auszeichnen, wobei R einen verzweigten oder unverzweigten Alkylrest mit 1 bis 24 Kohlen-
stoffatomen darstellt, wobei R1 entweder ein Wasserstoffatom oder einen verzweigten oder
unverzweigten Alkylrest mit 1 bis 24 Kohlenstoffatomen darstellt und wobei R2 entweder ein
Wasserstoffatom oder einen verzweigten oder unverzweigten Acylrest mit 1 bis 24
Kohlenstoffatomen darstellt,

wobei zuséatzlich eine oder mehrere grenzflachenaktive Substanz B enthalten sein kénnen,

gewahlt aus der Gruppe der Substanzen der allgemeinen Strukturformel

R3_O‘€CH2_C|H_CH2_O>7R5
n

O0—Ry

wobei R3, R4 und R5 voneinander gewahlt werden aus der Gruppe, welche umfalt: H,
verzweigte bzw. unverzweigte, geséattigte bzw. ungeséttigte Fettsdurereste mit 8 bis 24
Kohlenstoffatomen, bei welchen bis zu drei aliphatische Wasserstoffatome durch
Hydroxygruppen substituiert sein kénnen und n eine Zahl von 2 bis 8 darstellt,

c.) eines oder mehrerer partiell neutralisierten Ester von Monoglyceriden und/oder Diglyceriden
gesattigter Fettsduren mit Zitronenséure,

d.) eines oder mehrerer Polyole aus der Gruppe umfassend Ethylenglykol, Glycerin,
Octoxyglycerin (2-Ethylhexylglycerinether) und C, — C,, — Alkandiole,

e.) einer oder mehreren dialkylsubstituierten Essigsauren,

f.) eines oder mehrerer Hydrokolloide, gewahlt aus der Gruppe der organisch natirlichen oder
modifiziert natlrlichen, organisch vollsynthetischen oder anorganisch wasserléslichen
Polymere,

g.) eines oder mehrerer Mono-, Oligo- und/oder Polysaccharide,
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h.) der Silikate in Kombination mit Olen,

i.) der Ole, die gewahlt werden aus aus der Gruppe der Alkylbenzoate, Esteréle,
Dialkylcarbonate und —ether, lineare und/oder verzweigtkettige, aliphatische
Kohlenwasserstoffe und/oder kurzkettige Kohlenwasserstoffester, insbesondere
Isopropylester,

j.) der Parfumstoffe gewahlt aus der Gruppe der Aledhyde, Ester, Jonone, Methyljonone,
Damascone, Salicylate, Acetale und/oder Holzkérper,

k.) des Phenoxyethanol und/oder

I.) antimikrobiell wirksame silberhaltige Glaser und/oder

in Form einer

m.) einer W/Si - Emulsion,

n.) eines O/W — Gel,

0.) eines Seifengelstiftes oder

p.) tensidhaltigen Reinigungsformulierung.

2. Wirkstoffkombinationen nach Anspruch 1, dadurch gekennzeichnet, dass die nachfolgenden
Gewichtsverhaltnisse eingestellt sind:

(A: B:C)wie a: b: c gewahlt wird, wobei a, b und ¢ unabhéngig voneinander positive rationale
Zahlen von 1 bis 200, bevorzugt von 1 bis 50 darstellen,

A stellt dabei die der Konzentration von Glycopyrroniumbromid in Gewichtseinheiten (z.B.
Gew.-%) dar,
B stellt dabei die Konzentration eines Aktivstoffes, gewahlit aus der Gruppe der Stoffe a.)

bis I.) in denselben Gewichtseinheiten dar,

C stellt dabei die Konzentration eines zweiten Aktivstoffes dar, gewahlt aus der Gruppe der
Stoffe a.) bis I.), bevorzugt gewahlt aus der Gruppe des Stoffes B, in denselben
Gewichtseinheiten, jeweils bezogen auf das Gesamtgewicht der Zubereitung.

3. Wirkstoffkombinationen nach Anspruch 2, bei denen der Quotient
(B+C)/A
aus dem Bereich zwischen 0,5 und 200, bevorzugt aus dem Bereich zwischen 1 und 50 gewahit

wird.

4. Wirkstoffkombination nach einem der Anspriche 1 bis 3, dadurch gekennzeichnet, dass als
Aktivstoffe gewahlt werden aus

a.) Polyethylenglykol(2)stearylether und Polyethylenglykol(21)stearylether,

b.) Methylglucosemonostearat der Formel
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H,C
HO Q
HO OCH;
OH
Methylglucosedistearat der Formel

0
J

O—C— C1 7H35

H,C
HO 0
i
[ °
Ci7H3s5

oder beliebige Gemische daraus,

c.) Glycerylstearatcitrat,

d.) 1, 2-Diole mit unverzweigten Alkylketten, 2-Methylpropandiol, 1,5-Pentandiol, 2,4-Pentandiol,
1,6-Hexandiol, 2,5-Hexandiol, 1,8-Octandiol, 1,10-Decandiol, 1,12-Dodecandiol und/oder 1,2-
Decandiol,

e.) dialkyl-substituierte Essigsauren der Formel

" CH—C/O_I-|
40\

wobei R, einen verzweigten oder unverzweigten Alkylrest mit 1 - 12 Kohlenstoffatomen und R,
einen verzweigten oder unverzweigten Alkylrest mit 1 - 24 Kohlenstoffatomen darstellt,

f.) Chitosan,

g.) Tetrosen, Pentosen, Hexosen, Heptosen, Saccharose, Maltose, Lactobiose, Ribosylamin, N-
Acetylglucosamin, N-Galactosylamin, Glucose-1-phosphat, Fructose-1-phosphat, Glucose-6-
phosphat, Mannose-6-phosphat, Cetearylglucosid, Caprylyl/Caprylglucosid und/oder
Decylglucosid,

h.) modifizierte Bentonite, Hektorite, Smektiten und/oder Kieselséuren,
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j-) Lilial, Hexylzimtaldehyd-Alpha, Helional, Citral, Vertocitral, Phenylacetaldehyd, Linalylacetat,
Ter-Pinylacetat, Dimethylbenzylcarbinylbutyrat, Allylcaprylat, Jonone, Methyljonone, Iso E
Super, Vertofix Coeur und/oder Trimofix O.

5. Wirkstoffkombination nach einem der Anspriiche 1 bis 4, dadurch gekennzeichnet, dass als
Aktivstoffe gewahlt werden aus

b.) ein &quimolekulares Gemisch aus Methylglucosedistearat (A) und Triglyceryldicarboxylate
(B) der Struktur

R3_|C_O—C H2—C|)H—CH2—O—CH2—C|3 H_CHZ_O_CHZ_?H_C HZ_O_C_RE,
I |
O OH OH OH (|)

wobei die Reste R3 und R5 vorzugsweise beide einen Stearatrest bezeichnen,

d.) 1,2-Decandiol,

e.) 2-Butyloctanséaure, 2-Butyldecansaure, 2-Hexyloctansaure und/oder 2-Hexyldecanséaure,
bevorzugt 2-Butyloctanséure und/oder

h.) Stearalkoniumhektorit.

6. Kosmetische Zubereitungen umfassend Wirkstoffkombinationen gemaR einem der
vorstehenden Anspriiche.

7. Kosmetische Zubereitungen gemal Anspruch 6, in denen Glycopyrroniumbromid zu einem
Anteil von 0,01 - 10,00 Gew.-%, bevorzugt 0,05 - 5,00 Gew.-%, besonders bevorzugt 0,1 - 3,00
Gew.-%, jeweils bezogen auf das Gesamtgewicht der Zubereitung, vorliegt.

8. Kosmetische Zubereitungen gemal Anspruch 6 oder 7, in denen der oder die Aktivststoffe
jeweils unabhangig voneinander oder in Kombination zu einem Anteil von 0,01 - 10,00 Gew.-%,
bevorzugt 0,05 - 5,00 Gew.-%, besonders bevorzugt 0,1 - 3,00 Gew.-%, jeweils bezogen auf
das Gesamtgewicht der Zubereitung, vorliegen.

9. Zubereitung nach einem der Anspriche 6 bis 8 umfassend keine weiteren AT-mittel.

10. Zubereitung nach Anspruch 9 umfassend 0 Gew.% Aluminiumhaltigen Antitranspirantien,
insbesondere Aluminiumchlorhydrate.

11. Zubereitung nach einem der Anspriiche 6 bis 10, dadurch gekennzeichnet, dass die
Zubereitung transparent gestaltet ist, insbesondere transparente W/Si oder O/W-Gele.
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12. Verwendung der Wirkstoffkombinationen nach einem der Anspriiche 1 bis 5 als wirksames
Prinzip kosmetischer Desodorantien und Antitranspirantien.

13. Verwendung der Wirkstoffkombinationen nach einem der Anspriiche 1 bis 5

13. Verwendung der Zubereitungen nach Anspruch 6 bis 11 als desodorierende Zubereitung.

14. Verwendung der Zubereitungen nach einem der Anspriche 6 bis 11 in Form von Flussig-
oder Stiickseifen, Aerosolen, Deo-Stifte, Crémes, Lotionen, desodorierenden Tinkturen, des-
odorierenden Intimreinigungsmitteln, desodorierenden Shampoos, desodorierenden Dusch-
oder Badezubereitungen, desodorierenden Pudern oder desodorierenden Pudersprays.

15. Verwendung der Zubereitungen nach Anspruch 14 oder einem der Anspriche 6 bis 11 in
Kombination mit Aerosolbehéltern, Quetschflaschen, Pumpvorrichtungen oder Roll-On-
Vorrichtungen.

16. Verwendung der Wirkstoffkombination nach einem der Anspriche 1 bis 5 oder
Zubereitungen nach einem der Anspriche 6 bis 11 zur Steigerung der antitranspirierenden
und/oder desodorierende Wirkung im Vergleich zu Zubereitungen umfassend nur einen der

Kombinationspartner.

17. Verwendung Wirkstoffkombination nach einem der Anspriiche 1 bis 5 oder Zubereitungen
nach einem der Anspriche 6 bis 11 als Deodorant und/oder Antitranspirant mit gleichzeitig

hautpflegenden Eigenschaften.
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Abbildung 1
Synergistische Wirksamkeit von Glycopyrrolat und Chitosan
im Adhédsionsassay
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Abbildung 2

Zelizahl [CFU/mL]
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Abbildung 3
Glycopyrrolat + Silberverbindungen, Zeitpunkt: 60 min.
C. xerosis
1,00E+07 HKontrolle
O1% Glycopyrrolat
000,2% C-1193
E11% GP+0,2% C-1193
1,00E+06 1 E0,1% lonpure A
E11% GP+0,1% lonpure A
- 1 l
£ 1,00E+05 :
=2
'S
L
§
E 1,00E+04
1,00E+03
1,00E+02 v r " + I I

Kontrolle 1% Glycopyrrolat 0,2% C-1193 1% GP+0,2% C-1193  0,1% lonpure A 1% GP+0,1% lonpure
A



	Abstract
	Bibliographic
	Description
	Claims
	Drawings

