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Anti-transpiratiecombinatie, die een aluminiumhalogeenhydraat en een
stannihalogenide bevat.

De uitvinding heeft betrekking op nieuwe anti-transpira-
tiecombinaties, die bijzonder éffectief zijn en de huid slechts weinig
irriteren. Meer in het bijzonder heeft de uitvinding betrekking op anti-
transpiratiecombinaties, met stannihaldgenidé en aluminiumhalogeenhydraat
als actieve anti—transpiratie-ingrédiénten, dié tevens een neutraal amino-
zuur kan bevatten.

In de stand van dé techniek zijn enige suggesties te
vinden om tinzouten, zoals tinchloride, in scheérzeeppreparaten te gebrui-
ken, die transpiratie blijken te stoppen of té desodoriseren. Dergelijke
preparaten wordén béschrevén in het Amerikaanse octrocischrift 2.145.583.
Analoog zijn er énigévvagé aanwijzingen voor het gebruik van metaalzou-
tén van minéralé zurén, b.v. tinzoutén van zoutzuur voor het remmen van
transpiratie (zie Amérikaans octrooischrift 2.236.387). Ter vermindering
van de corroéievé‘wérking'van dezé matérialen wordt onder andere de toe-
passing aanhevolen van aminozuren, b.v. glyciné. Prépara.ten van dit ka— -
rakter'laién eehtér veél té'wénsen over, zowel uit hét cogpunt van irri-
tatiepotentiaal én/of’activitéit. '

Er is nu.gévondén, dat zéer effectieve anti-transpira-
tiecombinaties.mét één laag irritatiévérmogén voor de huid kunnen worden
verkregen door eén stannihalogénidé té méngen.mét éen.aluminiumhalogeen— |
hydraat, bij voorkéur tezaménAmét een neutraal aminozuur.

Eep van de mechanismgs, waarvan wordt aangenomen, dat

dit bijdraagt tot de anti-transpiratie-effectiviteit van metaalzouten is

" hun vermogen blokkerende hydroxydegels.in de zweetkanalen te vormen. Aan--

25

genomen yprdt dat metaalzouten worden gehydrolyseerd tot zure oplossingen,
die in de zwéétkanalén.diffﬁndérén én daar onoplosbare hydroxyden vormen,
wanneer z1j door het in dé kanalén'aanwézige zweet worden geneutraliseerd.
Hun vermogen am,hydroxy@évérstbppingén té vormen (als functie van de pH
van héﬁ zwéét)? het type gevormde verstopping (b.v. gelatineus of kristal-
1lijn) en dé diepté van dé pénetratie in hét zwéetkanaal blijken alle bij
te dragen tot de anti—transpiratie-activitéit van metaalzouten.

Er is nu door'in vitrpfdiffusie-onderzoekingen gevonden,

dat anti-transpiratiecombinaties van de onderhavige uitvinding in oplos-




sing julst die eigenschappen hebben die leiden tot een effectieve gnti-
transpiratie-activiteit. Deze oplossingen diffunderen zeer diep in de
capillaire buizen, alvorens precipitatie plaatsvindt. Verder worden bij
betrekkelijk lage pH (5,0) gelatineuze neerslagen gevormd.

5 Bovendien geven dier-toxiciteitsgegevens aan dat de in
de uitvinding toegepaste combinaties niet-giftig en niet-irriterend
zijn. Dit is gedemonstreerd in dierproeven bij concentraties in het ge-
bied van 16 - L3%.

Het is bijgevolg een hoofddoel van de uitvinding te voor-
10 zien in een effectieve anti-transpiratiecombinatie, die een aluminium-
halogeenhydraat en een stannihalogenide bevat, en welke tevens een neu-
traal aminozuur kan bevatten en die weinig irriterend voor de huid is.
Andere en meer gedetailléerde doeleinden van de uitvin-
ding zullen worden toegelicht door de nu volgende beschrijving.
15 De anti-transpiratiecombinaties van. de onderhavige

uitvinding corresponderen met de empirische samenstelling:

[neutraal a'minozuur]c

(1) [Ale(OH) x,.,nﬂzo]a . [sntfh . n'H0

5% I -
waarin:
(1) X en Y halogeen zijn, bij voorkéur-chloor;
20 (2) n en n' getallen zijn van 0 ~ 6;
(3) de gewichtsverhouding a/b ongeveer 0,3 tot ongeveer 1,8 is en
() de gewichtsverhouding c/b van O tot ongeveer 1,3 is. 7
Dlt komt overeen met een molverhoudlng Al/Sn van onge-
veer 1 tot ongeveer 6 en een,molverhoudlng van neutraal aminozuur/Sn van
25 0 tot ongeveer 6. Het voorkeurs-neutrale aminozuur -is glycine.
Het opnemen ven een neutraal amlnozuur en in het leZOH-
der gly01ne 1n de onderhav1ge ant1-transp1rat1ecomb1nat1es, hoewel dit’
Feen keuzemaatregel is, 1s zeer gewenst. Aluminiumchloorhydrast b.v. redu-
7 ceert bij toeypeging an éen SnClh.SHZO_op;ossing de zuurgraad daarvan
30 en levert binnen bepaalde concentratiegebieden oplogsingen die stabiel
zijn ten opzichté van gelering. Dit bereik van stabiliteit: kan.worden
vergroot door toevoeging van néutraal aminozuur, zoals glycine.
Tweé antirtranspiratiecombinatiés, die binnen de voornoer~
de definitie vallen, plijkénAbijzonder geschikt te zijn. Een combinatie

35 die hierna wordt geldentificeerd als SnAg A, komt overeen met formule 1
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als boven, waarin glycine = het aminozuur, chloride = het halogeen, n =
2, n' =5 en die wordt gekemmerkt door de volgende gewichtsverhoudingen:
a/b = 1,113 c/b = 0,22.

Een tweede combinatie, die hierna wordt geldentificeerd
als SnAg B komt overeen met formule 1 als boven, waarin glycine = het
aminozuur, chloride = het halogeen, n = 2, n' = 5 en die wordt geken=-

merkt door de volgende gewichtsverhoudingen:

a/b = 1,113 c/b = 0,43,

De anti-transpiratiecombinaties volgens de uitvinding
worden bereid door het aluminiumhalogeenhydraat, het stannihalogenide en
bij toepassing daarvan het aminezuur in oplossing te mengen. Het is niet
duidelijk of in de werkwijze een waar moleculair complex wordt gevormd
of slechts een eenvoudig mengsel. Aldus omvat de hierin toegepaste term
"anti-transpiratiecombinatie” zowel ware moleculaire complexen van de
verschillende ingrediénten als mengsels dearvan.

De anti-transpiratiecombinatiesvan de uitvinding wor-
den in het algemeen bereid door éen oplossing, gewoonlijk een waterige
oplossing, van de ingrédiénten in de jﬁs‘bé vérhoudingen te vormen. De
oplossing wordt daarns gedroogd tér vérwijdéring van het oplosmiddel
en ter vorming van een droog poeder. Er zi,]"n vérschillende methoden in de-

techniek bekend om het vereiste gedroogde prodm:t te bereiken. Deze om~

' vatten verdamping onder vacuum, sproeldrogen, enz.. Het gedroogde poeder

kan dan worden ‘boegepast voor het samenstellen van de verschillende pro-

dukten.
De oPlossing van de anti-transpiratiecombinatie als bo-

ven beschreven ka.n echter als zodanig voor a.ntl-transplra.’cz.emddelen WOr=

" den toegepa.st zonder dat de oploss:.ng eerst wordt gedroogd tot. een poe=

der. Wenneer verder het elndproduk‘b de vorm moet agnnemen van een oplos—- .
sing, die het oplosmlddel dat tercbereiding ran: .de-céombinatie wordt toe-
gepast moet beva.t‘ben, of een emulsie moet vormen, waarin de oplossing van
de a.nti—transpiré.’biecombinatie de. totale, of een deel van de fase van de,.
emulsie vormt, kan dé oplossing van de anti-transpiratiecombinatie ook |
rechtstreéks wordén ’coégepa.st, AeWeZe zondér een droogtrap uit te voe-
ren.

De antl-tra.nsplratn.ecomblnatles van de uitvinding kunnen

in verschlllende doseringsvormen worden. toegepast. Aldus kunnen zij wor-
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den toegepast in de vorm van eenvoudige oplossingen in oplosmiddelen,
waarin zij voldoende oplosbaar zijm, b.v. water, alcohol, waterige-alcoho-
lische oplosmiddelen. Zij kunnen worden afgegeven door middel van een
gebruikelijke rolapplicator, die in deze techniek veel wordt toegepast
of met andere typen applicators, die geschikt zijn voor het afgeven van
oplossingen van dit type. Deze oplossingen kunnen tevens worden afge-
geven via kussentjes, die met deze oplossingen zijn verzadigd.-

‘ De anti-transpiratiecombinatie van de uitvinding kan
in de vorm van een suspensietype produkt worden toegepast. In dat geval
wordt het gedroogde produkt verdeeld in een drager, waarin het suspen-
deerbasar, maar niet oplosbaar is. Dit zullen gewoonlijk hydrofobe dra-
gers zijn, waarvan voorbeelden zijn materialen, zoals siliconen, nl.
cyclomethicon en dimethicon; esters, zoals isopropylmyristaat of dibu-
tylftalaat; lange vetalcoholen, zoals stéarylalcohol; en glycolen, zoals -
propyleenglycol, enz. Deze kunnen eveneens door middel van een rolappli-
cator worden afgegeven.

Op soortgelijke wijze kunnen de anti-transpiratiecombi-
naties van de uitvinding in de vorm van een oplossing worden samenge-
steld tot emulsietype—produktén,vdie worden afgegeven door rol-type
applicators of aerosol-spuitbussen of dié kunnén worden opgenomen in ¢

crémes of zalven. In droge vorm kunnen deze materialen worden opgenomen

- als de actieve ingredi®nten in anti-~transpiratie-staafprodukten of wor-

~ den afgegeven als poeder.

De heeveelheld van de onderhav1ge anti~transpiratie-
combinatie, die al of niet het aminozuur kan bevatten, die in de pro-

&ukten.volgens'de-uitvinding wordt opgenomen, zal afhangen van de bepaal-

; de doserlngsvorm en de mate- van de vereiste activiteit. Gewoonlijk zal 7
f dit echter op droge ba31s ongeveer 3 - 50 gew.% zijn, gebaseerd op het -

 totale gewicht van de samenstelllng en bij voorkeur ongeveer 15 - 30%

30

op dezelfde gew1chtsba51s.
De volgende voorbeelden worden ter verdere illustra-

tle van de uitvinding gegeven. Het is echter duidelijk, dat de uitvin--
ding daartoe niet is beperkt.
Voorbéeld I
Bereiding van Snig A—ppeder
In een glazén beker worden 185 g glycine toegevoegd aan
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1910 g 50%'s waterige oplossing van aluminiumehloorhydraat. Het mengsel
wordt geroerd door een magnetische roerder tot een heldere oplossing
is verkregen (deze oplossing wordt oplossing I genoemd ) .

In een andere glazen beker worden 860 grstannichlori—

- depentahydraat toegevoegd aan 1209 g gedeloniseerd water. Het mengsel

wordt verhit tot bij benadering 50°C (door middel van een kookplaat) en

" geroerd tot een heldere oplossing is verkregen (deze oplossing wordt

" oplossing II genoemd).
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Oplossing I wordt langzaam onder roeren toegevoegd aan
oplossing II tot een uniforme, heldere oplossing is verkregen. SnAg A-

vaste stof wordt verkregen uit de overeenkomende waterige SnAg A oplos-

. o . Fa
sing door de oplossing onder vacuum (onder toepassing van een &éntraps- "

vacuumpomp. bij minder dan 10 torr) bij 70°C door middel van een Buchi Ro-
to-Vapor in te dampen. De verkregen SnAg A vaste stof” wordt in een vij-—
zel met stamper fijngewreven en daarna opnieuw gedurende een uur bij

TOOC in de Roto=Vapor gedroogd. De opnieuw gedroogde vaste stof werd dan
opnieuw inreen vijzel en stamper fijngewreven en opgeslagen.

"In een andere procedure kan de droogtrap worden uitge- .
voerd door de heldere oplossing, verkregen door het mengen van oplos~
sing I en oplossing IT als boven, té sproeidrogen. In deze procedure
wordt een N1r0~verstu1ver toegepast, waarbla de inlaattemperatuur wordt
gehandhaafd op 200 C en de uitlaattemperatuur op ongeveer 122 - 130 C.

Fen 20%'s waterige oplossing van de volgens voornoemde
methode verkregen vaste stof heeft éen pH van 3,33 een,16%‘s oplossing

heeft daarentegen een pH van 355,

" Voorbeeld II
Bereldlng van SnAg B-ppeder y ' ]

Vblgens dezelfde procedure als boven genoemd werd SnAg-

' B-poeder bereld. In dit geval werden echter de volgende hoeveelheden van

30

35

uitgangsmeterialen toegepast.
glycine : ' 233 g

aluminiumchloorhydraat _
(50%'s oplossing) _ 1200 g

stannichloridepentahydraat 540 g

gedeIloniseerd water 900 g

Een 20%'s waterige-oplossihg van .de vaste stof, die

“§T01643



10

15

20 -

volgens deze werkwijze was verkregen, had een pH van 3,5; een 16%'s
oplossing had echter een pH van 3,7.

De volgende voorbeelden III, IIIA, IV en V zijn wate-
rige samenstellingen van SnAg A en SnAg B, die geschikt zijn als anti-
transpiratiemiddelen:

Voorbeeld TIT

Formule 1976

Ingredignten . ew.%
SnAg A (poeder) 2k, 00
gedeloniseerd water 76,00

Uiterlijk: heldere oplossing

Kleur: water-wit tot enigszins geel

PH: 3,1 + 0,5

Totaal SnAg A in de formule: 24,0 + 2,43,
Voorbeeld ITTA

Een samenstelling zoals formule 1976 werd bereid, met
uitzondering, dat 12% SnAg A-poeder werd toegepast met 88% gedeioni-
seerd waterw '
Voorbeeld IV

Formule 1977

Ingrediénten L gewl.d
SnAg B (poeder) - 2k,00
2 ' gedeloniseerd water 176,00

: Uiterlijk: heldere oplossing

a5

Kleur: water-wit tot enigszins geel,

CpH: 3,3 * 0,5

Toteal SnAg B in formule: 24,0 + 2,4%

" Voorbeeld V

30 N

35

TTTR201643

Formule 1978
Ing;édiént én . gew. %
Snig A (poeder) 48,00
gedeloniseerd water 52,00

Uiteriijk: helder tot enigszins troebelachtige oplossing
Kleur: wéterwit tot enigszins geel

pH: 2,3 + 0,5

Totaal SnAg A in de formule: 48,0 + 4,87,
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De volgende voorbeelden worden in tabelvorm gegeven

(tabel A). Deze illustreren een aantal waterige samenstellingen, die
verschillende hoeveelheden van de in de anti-transpiratiecombinatie van

de uitvinding aanwezige ingredi&nten omvatten. De verschillende molver-

5 houdingen van de materialen worden in de tabel aangegeven.

8201643
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Voorbeeld VI

SnAg suspensie voor rol-applicator 19hk-3

Voorbeeld VII

Ingrediénten
Benton 38

Anhydrische alcohol, SD-40
SnAg Aypoedér
Cyclomethicon 7158

Parfum

SnAg voor rol-applicator 19LL-L

15
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Voorbeeld VIII

Ingrediénten

[\
L/

Z _(fw)
2,50
2,00

2k, 00
71,30

0,20
100,00

% (w/w)

Polyoxypropyleenvetalcoholethers

E-SP

Polyoxyethyleen (2)stearylether
Polyoxyethyleen (20)stearylether

Gebutyleerd hydroxytolueen

Dinatriumedetaat, dihydraat

GedeIoniseerd water
SnAg B poeder
Parfum

Kleur

19hh557

SnAg vaste staaf

Ingrediénten
Stearylalcqhol_

Gehydrogeneerde ricinusolie
MP-80

Paraffinewas FT-300

| Gebutyleerd hydroxytolueen

35

Cyclomethicon 7158
Talk 5251

SnAg A poédér
Parfum

4,00
2,90
1,10 .
0,05
0,10
67,35
40,00
0,30
0,20
100,00

_% (w/w)

- -10,00

3,00
3,00
0,05
52,75
7,00
2k 00
0,20
100,00

820164
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Precipitatieonderzoek B

SnAg-oplossingen bij concentraties van 3,8% en 16% wer-

den gediffundeerd in glazen capillairen, die een bufferoplossing met een
pH van 5,0 bij kamertemperatuur bevatten. De capillairen waren 6,3 cm
lang met een inwendige diameter van 0,5 mm. De buffer-pH werd gekozen

om het lage pH-gebied van het menselijke zweet te representeren. De ca-
pillairen werden gevuld met buffercplossing en daarna gebracht in Snag-
oplossingen bevattende bekers. De tijd tot de vorming van een precipi-
taat, de afstand van het precipitaat van de capillaire top en élke
eventuele andere visuele verandering werden genoteerd. De afstand van het
" precipitaat van de capillairtop werd gemeten met een kathetometer.
Fen lamp met hoge intensiteit werd voor de belichting toegepast.

De resultaten van deze proeven worden samengevat in

tabel B.
TABEL B
" Oplossing Tijd tot neerslag Afstand neerslag van
wordt gevormd (min) " capillair punt (mm)
16% SnAg T 1 8,8
3,8% SnAg I onmiddellijk 7,5
16% SnAg VI ‘ 1 : 10,7
- 3,8% SnAg VI - onmiddellijk T,8

: . In tégenstelling tot de in deze»proéven.verkregen re-
sultaten bleken aluminiumchloorhydraat (ACH)-oplossingen bij pH 5 en

lager niet neer te slaan. Zirkoniumaluminiumchloorhydraatglycine (ZAG)-

oplossingen sloegen bij pH 5 neér, maar diffundeerden.niet buiten de -

: capillaire punt.

8201643
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CONCLUSIES

e

1. Anti-transpiratiecombinatie met de volgende empirische

samenstelling:

. .
[a1 OH)SX . nH20]a .‘[SnYh . n H20]b . [neutraal a.m:.nozuur]c

o

waarin:
(a) X en Y halogeen zijn;

) n en n' getallen zijn van 0 - 63

) de gewichtsverhouding a/b ongeveer 0,3 tot ongeveer 1,8 is; en

) de gewichtsverhouding c¢/b O tot ongeveer 1,3 is.

2. Anti-transpiratiecombinatie volgens conclusie 1, met

het kemmerk, dat deze voldoet aan de empirische samenstelling:

[a1,(0m)5CL 23201a . [SnCl& . 5H0), . lelycine], -

3. Anti-transpiratiecombinatie volgens conélusie 2 in de
vorm van een droog poeder. '

b, Anti-transpiratiecombinatie volgens conclusie 2,
asnwezig in een vloeibare~drager.

5. Anti—t;anspiratiecombinatie.volgens conclusie L4, met

. het kenmerk, dat de vloeibare drager een waterige drager is.

6. Anti-transpiratiecombinatie volgens conclusie 2, met

het kenmerk, dat deze aanwezig is in een .anti-transpiratiestaafdrager.

Te Anti-transpiratiecombinatie volgens conclusie 2, met
het kemmerk, dat de gewichtsverhouding van a/b ongeveer 1,11 en de ge-

wichtsverhouding van c¢/b ongeveer 0,22 is.

-8, Anti-transpiratiecombinatie. volgens conclusie 2, met

25 ' het kenmerk, dat de gewichtsverhouding ven a/b ongeveer 1,11 en de ge- -

wichtsverhouding van c¢/b ongeveer 0,43 is.

9. Anti-transpiratiesamenstelling, omvattende een drager,

waarin is opgenomen ongeveer 3 tot ongeveer 50 gew.%, gebaseerd op het

 totale gewicht van genoemde samenstelling, van. de anti~transpiratiecom~

binatie als gedefinieerd in conclusies 1,.2, 3, 7 of 8.

10. ’ Samenstelling volgens conclusie 9, met het kenmefk, dat.

de drager een vloeibare drager is.

11, Semenstelling volgens conclusie 10, met het kemmerk, dat
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de vloeibare drager een waterige drager is.
12, Anti-transpiratiesamenstelling, omvattende een drager
met daarin opgenomen ongeveer 15 tot ongeveer 30 gew.%, gebaseerd op het
totale gewicht van de samenstelling van de anti-transpiratiecombinatie,
5 als gedefinieerd in conclusie 1, 2, 3, T of 8.
13. _ Samenstelling volgens conclusie 12, met het kemmerk, dat
de drager een vloeibare drager is.
1k, Samenstelling volgens conclusie 13, met het kenmerk,
- dat de vloeibare drager een wéxerige'drager is. ' 7
10 15, Samenstelling volgens conclusie 12, met het kenmerk,
dat de drager een anti-transpiratiestaafdrager is.
16. Werkwijze voor het remmen van transpiratie in een sub-
ject, met het kenmerk, dat op de huid van een dergelijk subject een voor
anti-transpiratiedoeleindén effectieve hoeveelheid van een samenstel-

15 1ling, gedefinieerd in conclusies 1 - 15, wordt aangebracht.
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