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RESUMO
“Emulsdo antimicrobiana polimérica tdépica”

Composicao em emulsdao para aplicacao tépica que
compreende: (a) uma fase oleosa polimérica; (b) um
emulsionante polimérico; (c) uma fase aquosa; (d) um
antimicrobiano polimérico e opcionalmente um ou mais
componentes seleccionados de entre formadores de filmes
poliméricos, estabilizantes inorganicos e poliméricos, outros

excipientes inorgdnicos ou poliméricos e suas misturas.
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DESCRICAO
“Emulsdo antimicrobiana polimérica tdépica”

Campo da invencao

A presente invencado refere-se a composigdes em emulsédo
tépicas e a métodos de preparacadao de composicdes em emulsao
tépicas.

Antecedentes da invencao

As preparacgbes toépicas tais como as dermatoldgicas,
farmacéuticas, protectores solares, cosméticos e Dbiocidas
tdépicos assentam num sistema veiculo adequado para fornecer
0s componentes activos a pele. O veiculo tipicamente consiste
numa mistura de um ou mais dos 1ingredientes seguintes:
gorduras, &leos, ceras e outras substédncias hidrdéfobas, mais

agua, glicerol, propilenoglicol e outras substéancias
hidréfilas, em conjunto com outros excipientes
farmaceuticamente aceitaveis tais como conservantes,

fragréncias e agentes corantes. A natureza do veiculo pode
desempenhar um papel importante na eficéacia ou
disponibilidade ou na velocidade e extensdo de libertacgao do
agente activo a partir do sistema de administracgao.

Os produtos aplicados topicamente contém usualmente &agua
e outros componentes nos quais ©0s microrganismos podem
crescer. Essas composicdes geralmente contém conservantes que
se podem apresentar na forma de um sé ou de uma combinacao de
agentes antimicrobianos. A maior parte dos antimicrobianos
sao em parte soluveis nos componentes agquosos uma vez Jgue oS
microrganismos geralmente crescem no componente aquoso. Um
grupo de antimicrobianos que foram utilizados é o de ésteres
de &4cido p-hidrobenzdéico conhecidos como parabenos e incluem
ésteres metilicos, etilicos, propilicos e butilicos. Esteres
mais elevados sdo também activos mas a baixa solubilidade
torna a sua utilizacdo menos desejavel.

Existe presentemente uma preocupacdo crescente no que se
refere a seguranca da wutilizacdo prolongada de produtos
tépicos. Os possiveis efeitos adversos da absorcéao
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transdérmica de componentes quimicos orgénicos do veiculo
constituem também uma preocupacao particular. Por exemplo, a
utilizacdao de parabenos como conservante pode conduzir a
reacgdes adversas apds absorcdo transdérmica em individuos
sensiveis. Além disso, os compostos utilizados em combinacao
com parabenos, tais como imidazolidinilureia ou
diazolidinilureia podem provocar irritacdo na pele em algumas
pessoas. Por outro lado, os derivados de aminas aromdticas
utilizados em muitas preparacdes de protectores solares podem
causar irritacdo ou alergia. E dificil manter a estabilidade
da emulsdao e a dispersao eficaz de componentes inorgédnicos

numa composicao.

O pedido internacional WO 00/03723 revela um método para
a preparacadao de composicbes de poli(2-propenal, acido
2-propendico). No Exemplo 8, sado estudados os efeitos da
presenca do polimero sobre a migragao de varios agentes. O
pedido WO 00/03723 estd relacionado com a preparacdo de um
polimero que seja estdvel em solucdo aquosa mas nado revela
uma composicado com uma fase oleosa polimérica.

O pedido de Patente Europeia EP-A-0526276 refere-se a
compostos polifluorcalgquiltiopoli(etilimidazdélio) e a sua
utilizacgdao como agentes biocidas.

Constitui um objecto da presente invencgdo proporcionar
uma composicao toépica que ultrapasse substancialmente os
problemas mencionados acima, associados com a arte anterior,
ou pelo menos proporcionar uma alternativa util a essas
composicdes anteriores.

Constitui outro objecto da presente invencgao
proporcionar uma composicdo de proteccdo solar com agentes
activos sdélidos tais como didxido de titédnio ou 6xido de
zinco ou seus derivados, mantendo em simultéaneo as

propriedades de proteccdao solar do agente activo.

Constitui um outro objecto proporcionar uma composicéo
anti-séptica que seja estdvel e com Dbaixo potencial de
irritacéao.



EP 1 320 357/PT

Sumario da invencao

De acordo com a presente invencdao é proporcionada uma
composicdo em emulsdo para aplicacado tépica que compreende:

(a) 10 a 60% em peso de fase oleosa polimérica com um
peso molecular médio de pelo menos 1000;

(b) 1 a 15% em peso de componente emulsionante
polimérico de peso molecular médio de pelo menos 1000;

(c) 30 a 90% em peso de uma fase aquosa; e

(d) pelo menos 0,005% em peso de antimicrobiano
polimérico de poli(2-propenal, &acido 2-propendico), tendo o
dito antimicrobiano polimérico um peso molecular médio de

pelo menos 1000,

em que pelo menos 95% em peso dos componentes orgédnicos da
composicdo tém um peso molecular médio de pelo menos 1000.

Opcionalmente, a composicao compreende ainda um ou mais
componentes seleccionados de entre formadores de filme
polimérico, estabilizantes inorgdnicos ou poliméricos, outros
excipientes inorgdnicos ou poliméricos e suas misturas.
Preferivelmente, substancialmente todos 0S componentes
organicos da composicdo tépica sdo poliméricos.

A composicao compreende preferivelmente um agente activo
que pode ser um agente terapéutico. O agente activo pode ser
um agente de protecgcdao solar sé6lido tal como um Oxido
metdlico em particulas microfinas. O ¢xido de =zinco e o
diéxido de titédnio e as suas misturas sdo preferidos. A
composicdo da invencgao compreende uma quantidade suficiente
de antimicrobiano para proporcionar propriedades anti-
sépticas sobre a pele.

De acordo com a presente invencdao € ainda proporcionado
um processo para a preparacgao de uma composicdo em emulsao
que compreende a dissolucdo de um poli(2-propenal, &acido 2-
propendico) numa solugao aquosa, a mistura da fase agquosa com
uma fase oleosa polimérica na presenca de um emulsionante
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polimérico para proporcionar uma composicdao em emulsao de

acordo com a reivindicacéo 1.

Opcionalmente, o solvente aquoso pode conter um ou mais
estabilizantes inorganicos ou poliméricos. Além disso, a fase
aquosa pode ser aquecida até cerca de 90°C.

Opcionalmente, a fase hidrdfoba polimérica pode conter
um ou mais agentes activos. Além disso, a fase hidréfoba
polimérica pode ser aquecida até cerca de 90°C.

E ainda proporcionada a utilizacdo de composicdes tais
como descritas aqui anteriormente para fins de aplicacéo

tdpica ou dermatoldgica em humanos ou animais.

Descricado detalhada da invencgao

A presente invencao proporciona uma composicdo em
emulsdo para o fornecimento de um agente antimicrobiano
destinado a aplicacao tépica. 0Os componentes veiculo da
composigcdo sao polimeros escolhidos especificamente. Como
tal, os componentes do veiculo serdo 1inibidos de serem
absorvidos transdermicamente para o Sistema circulatdrio
vascular e consequentemente, isto resultara numa maior
seguranca.

Opcionalmente, a composigcao compreende ainda um ou mais
formadores de filme polimérico e/ou um ou mais estabilizantes
inorgénicos ou poliméricos e/ou outros excipientes
inorgadnicos ou poliméricos.

A composicao pode compreender um ou mails agentes activos
0s quais podem ser um agente terapéutico. O agente activo
pode ainda ser um agente de protecgdo solar inorgénico,
incluindo 6xido de zinco ou ¢6xido de titdnio ou derivados ou
combinacdes destes, ou outros sdélidos inorgénicos capazes de
realizar uma funcgao de proteccgao solar.

A composicao em emulsao da invengao compreende
antimicrobiano polimérico suficiente para proporcionar accgao

anti-séptica sobre a pele.
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As composigdes em emulsdo da invengao compreendem uma
fase oleosa polimérica. A fase oleosa pode por exemplo
incluir polialguilenoglicdis, polimero organosilano
(policarbosilanos), poli(dlcoois wvinilicos), poli(ésteres
vinilicos), polivinilpirrolidonas, alcoxipolietilenoglicdis,
polisilanos, copolimeros de estireno-acrilato,
polissacéaridos, copolimeros destes e suas misturas. Os
componentes da fase oleosa preferidos sao seleccionados de
entre o grupo constituido por poliorganosiloxanos.

Os poliorganosiloxanos sao particularmente preferidos
uma vez que se verificou que proporcionam estabilidade a
emulsdo nas composicgdes poliméricas da invencao. O componente
oleoso é preferivelmente isento de componentes gordos e

parafinicos. Os poliorganosiloxanos incluem polialquil-
siloxanos e polialgquilarilsiloxanos. Exemplos de
polialquilenoglicdis incluem polietilenoglicol,

polipropilenoglicol e copolimeros de etilenoglicol e
propilenoglicol (é6xido de etileno e 6xido de propileno).

O peso molecular médio do componente da fase oleosa ou
de cada um dos componentes da fase oleosa é tipicamente de
prelo menos 1000.

Exemplos especificos da fase oleosa incluem
ciclometicona, imeticona, dimeticona copoliol e bis-
fenilpropildimeticona. A concentracao da fase oleosa

polimérica é de 10% a 60% em peso da composicdo, com uma
concentragao preferida de 15% a 50% em peso da composicgéao.

O emulsionante polimérico compreende preferivelmente uma
porcao polioxialquileno. Exemplos de emulsionantes incluem
ésteres de hexitano tais como polissorbatos, alquilfendis
polietoxilados, 4&alcoois gordos polietoxilados, poloxémeros,
monoéteres de polioxietilenoglicol, algquilpoliglucdsidos e
polisiloxanos etoxilados. O emulsionante polimérico constitui
preferivelmente 1 a 15% em peso da composicdo total e
preferivelmente 1 a 11% em peso. A composicdao tensioactiva
éptima dependeré da natureza da fase oleosa. E
particularmente ©preferido que o componente emulsionante
compreenda um emulsionante primdrio gue compreende um ou mais

polisiloxanos etoxilados e um emulsionante secunddrio que
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compreende um ou mais emulsionantes seleccionados de entre o
grupo constituido por emulsionantes de polioxialguileno tal
como um ou mais seleccionados de entre polissorbatos,
algquilfendéis polietoxilados, &lcoois gordos polietoxilados,
poloxdmeros, monoéteres de polialquilenoglicol e alquil-
poliglucédsidos.

O emulsionante secunddrio ¢é muito preferivelmente
seleccionado de entre monoéteres de polietilenoglicol ou
misturas destes. Os emulsionantes de monoéter de
polietilenoglicol estdo disponiveis comercialmente como a
série "“Brij” e incluem éteres de polioxietileno e 1laurilo
(Brij 30, 35) éteres cetilicos (Brij 52, 56, 58), éteres
estearilicos (Brij 72, 76, 78) e éteres oleilicos (Brij 92,
96, 98). O numero de peso molecular médio de cada um dos
componentes emulsionantes é de pelo menos 1000.

Exemplos especificos do emulsionante polimérico primario
preferido sao emulsionante de copoliol polilaurilmeticona
etoxilado, copolimero de PG propildimeticona tiossulfato de
s6dio e copoliol de cetil dimeticona. A concentracao do
emulsionante primdario €& tipicamente de 1% a 10% em peso da
composicao, preferivelmente 2% a 8% em peso da composigao e
muito preferivelmente 4% a 8% em peso da composicgao.

Exemplos especificos dos emulsionantes poliméricos
secundarios mais preferidos incluem éteres de
polietilenoglicol tais como steareth 20 e 4&lcoois gordos
polietoxilados tais como laureth 23. A concentracao do
emulsionante secunddrio € de 0,05% a 5% em peso da composicao
mas preferivelmente 0,2% a 1% em peso da composicao.

A concentracdo da fase aquosa é de 30% a 90% em peso da
composicao, preferivelmente 50% a 80% em peso da composicgao.

0 conservante polimérico da invencgao é poli(2-
propenal, dcido 2-propendico), o qual é seleccionado de entre
polimeros e copolimeros de acroleina e suas misturas.

Os polimeros e/ou copolimeros de acroleina tém a unidade
polimérica de repeticao:



EP 1 320 357/PT

[
()// H

em que R é H ou alquilo, usualmente C; a C4, ou esta unidade

¢ uma forma hidratada, hemiacetal ou acetal e ilustrada de
uma forma que nao compreende todas as estruturas possiveis
pelas fdérmulas seguintes:

RO OR

ou

em que n € um ou mais e R é como definido acima ou pode ser
uma cadeia de poliéter tal como polietilenoglicol. Exemplos
de polimeros e copolimeros de acroleina estdao descritos na
Patente US 5290894 (Melrose et al.).

Preferivelmente, o conservante polimérico €& um polimero
de acroleina do tipo descrito nos Pedidos Internacionais
PCT/AU96/00328 (WO 96/38186) da presente Requerente e
preferivelmente é um polimero de acroleina super-activado do
tipo descrito em PCT/AU00/00107 (WO 01/60874) gue pertence a

arte anterior nos termos do Artigo 54(3) do EPC. Os polimeros
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de acroleina deste tipo compreendem poli(2-propenal, &cido 2-
propendico) e sao preparados por oxidagao do polimero sdélido
(poli-2-propenal) ao ar.

Os polimeros de acroleina activados descritos em
WO 96/38186 e WO 01/60874 sdo particularmente adequados para
utilizacdo em composicdes uma vez que sdo geralmente estdveis
na formulacdo e sdo suficientemente soluvelis em Aagua para
proporcionar propriedades conservantes e anti-sépticas. Séo
também seguros uma vez que 08 polimeros nado sao absorvidos
através da Dbarreira da pele. 0Os polimeros de WO 01/60874
exibem actividade microbiana melhorada como resultado do
aquecimento de poli(2-propenal, 4&cido 2-propendico) numa
solugdao de polietilenoglicol, poliol ou alcanol contendo
dgua. A super-activacdo ¢é facilitada ©pela presenca de
polietilenoglicdéis ou polidis ou alcandis. Cré-se que a
presenca do polietilenoglicol ou poliol ou alcanol protege e
estabiliza os grupos carbonilo dos polimeros, possivelmente
pela formacao de acetais por degradagdo alcalina pela reaccgao
de Cannizarro.

Uma vantagem adicional da super-activacado é que reduz
significativamente a presencga de acroleina contaminante que é
uma fonte de irritacdo de tecidos e dérmica.

Os polimeros de acroleina adequados estao disponiveis de
Chemeq Limited sob a designacdao comercial CHEMYDE. O peso
molecular médio de cada um dos componentes conservantes & de
pelo menos 1000. A concentracdo do conservante polimérico é
de pelo menos 0,005% em peso da composigao, preferivelmente
0,01% a 1,0% em peso da composicdo e mais preferivelmente
0,05% a 0,4% em peso da composicgao.

Exemplos do formador de filme polimérico incluem mas néao
estdo restringidos a éster de PVP/Policarbamilpoliglicol,
copolimero de PVP/eicoseno, PVP/dimeticonilacrilato/—
policarbamil/éster de poliglicol. A concentracdo do formador
de filme é de 0,5% a 5% em peso, preferivelmente 1% a 3% em
peso da composicdo em emulséo.

A composicao pode ser uma composicao de protecgado solar
contendo um agente de proteccdao solar tal como um &éxido
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metdlico sob a forma de particulas. O didxido de titédnio e o
6xido de zinco sao particularmente preferidos. A concentracgao
de ¢xido metdlico na composicdo estard tipicamente no
intervalo de 0,5 a 50% em peso e preferivelmente de 1 a 40%
em peso da composicgao.

Numa concretizagao alternativa, a composicdao € um anti-
séptico tdépico. Na composicdo para utilizacdo como anti-
séptico a concentracdo de conservante polimérico sera
suficiente para proporcionar uma actividade anti-séptica
quando aplicada a pele.

Quando o conservante polimérico ¢é um polimero ou
copolimero de acroleina tal como o antimicrobiano da marca
CHEMYDE, as concentracdes para utilizacdo num anti-séptico
sdao tipicamente pelo menos 1% em peso e mais preferivelmente

pelo menos 2% em peso.

Pelo menos 95% em peso dos componentes orgédnicos da
composicdao em emulsdao tém um numero de peso molecular médio
de pelo menos 1000 e mais preferivelmente pelo menos 98% dos
componentes orgadnicos tém um numero de peso molecular médio
de pelo menos 1000. Muito preferivelmente 100% dos
componentes orgédnicos tém um numero de peso molecular médio
de pelo menos 1000.

A utilizacdo de componentes orgdnicos de peso molecular
superior a 1000 reduz significativamente o problema da
irritagdo e transmissdo transdérmica associados com a arte
anterior. Isto € especialmente assim quando a proporgao dos
componentes organicos totals de peso molecular superior a
1000 é muito elevada. Além disso também produz uma emulsao de
estabilidade elevada particularmente quando o0s componentes
poliméricos preferidos descritos acima sao utilizados.

A composicao da invencao pode apresentar—-se na forma de
uma emulsdo de &agua em d6leo ou de uma emulsdao de dleo em
dgua. As emulsbes de 6leo em adgua sido geralmente preferidas.

No processo de acordo com a 1nvencdo o conservante
polimérico é dissolvido em solvente aquoso para proporcionar
uma fase aquosa. Quando o conservante polimérico é um
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polimero ou copolimero de acroleina, particularmente um
poli(2-propenal, acido 2-propendico) super-activado, é
geralmente mais conveniente dissolver o polimero em solucao
ligeiramente alcalina (tal como solucgao aquosa diluida de
carbonato) uma vez que a dissolucdo ocorre mais facilmente em
solucao alcalina. O pH da fase aquosa pode entdo ser ajustado

por adicdo de &acido se desejado.

O polimero de poli(2-propenal, 4&acido 2-propendico) é
tipicamente soluvel em Aagua numa quantidade entre 0,5 e 5% a
um pH compreendido entre 6 e 8 a 25°C. A solubilidade do
polimero aumenta tipicamente com um pH que aumenta acima de
7. O pH da fase aquosa encontra-se tipicamente no intervalo
entre 6 e 8.

A fase aquosa é combinada com a fase oleosa com mistura
vigorosa na presenca do emulsionante para proporcionar uma
emulsdo. Podem estar presentes componentes adicionais durante
a formacao da emulsao ou podem ser adicionados
subsequentemente.

A presente invencgdo serd agora descrita com referéncia
aos exemplos que se seguem que nao devem ser interpretados
como limitando o dmbito da presente invencao.

Exemplo 1

Um exemplo da composicao da invencado, gquando utilizada
como emulsdo de protecgao solar, é apresentado abaixo. O
polimero de poliacroleina super-activado foi preparado de
acordo com o Exemplo 1 do Pedido Internacional PCT/AU00/00107
(WO 01/60874). O polimero resultante é um polimero poli(2-
propenal, &acido 2-propendico) super—activado por aquecimento
em solugdo aquosa de poliol tal como PEG. Cré-se que o PEG
proporciona um derivado com grupos carbonilo protegidos
possivelmente por formagcdao de acetais por uma reacgao de
Cannizarro. O polimero foi dissolvido na fase aquosa.
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Matéria—-prima Funcgédo $ p/p
Agua purificada Fase aquosa 49,5
VEEGUM Ultra Estabilizante inorgénico

(silicato de aluminio e magnésio) 1,0
Cloreto de sédio Estabilizante inorgénico 2,0
Antimicrobiano CHEMYDEF™ Conservante polimérico 0,2
Antaron V220 Formador de filme polimérico 2,0
BRIJ 78 Emulsionante secundario polimérico 0,3
DCQ2-5200 Emulsionante primédrio polimérico 5,0
GE SF 1555
Bisfenilpropildimeticona Componente hidrdéfobo polimérico 15,0
Didéxido de titénio Protector solar inorganico 13,0
Oxido de zinco Protector solar inorganico 2,0
DC silicone 1401 Excipiente polimérico (emoliente) 5,0
SUNSPHERES Copolimero de estireno-acrilato 5,0

(componente hidrdéfobo polimérico)

Amostras do protector solar, apobds envelhecimento
acelerado a 80°C durante 4 meses mantiveram a estabilidade da
emulsao e um factor de protecgcao solar de 15 e foram
inoculadas apdés armazenagem com diferentes Dbactérias, de
acordo com o teste de eficiéncia de Conservacao Tépica
BP (EP 2000; Método TM107). A populacao bacteriana apds
armazenagem a 20°C durante varios periodos é apresentada na
Tabela 1 seguinte:

Tabela 1
Ponto no Tempo S. aureus AMS 027 P. aeruginosa AMS 017
(ATCC6538) (ATCC9027)
Inéculo
UFC/ml 3,8 x 10° 5,2 x 10°
0 h 5,9 x 10° 1,4 x 10°
48 h <100 <100
7 Dias <100 <100
14 Dias <100 <100
28 Dias <100 <100

Todos os resultados sdo expressos em CRU Unidades Formadoras de Coldnia) por g.
< menor do que

0O método utilizado na preparacao da composicgado acima,
foi como o seguinte:
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1.

2.

12

Preparar a fase aquosa

1.1 Dispersar o silicato de aluminio e magnésio VEEGUM
(estabilizante inorgdnico) em &gua desionizada por
agitacao durante 20 minutos e em seguida adicionar o
cloreto de sdédio agitando até dissolver;

1.2 Ajustar o pH a um valor ligeiramente béasico (pH 7,5)
e em seguida adicionar o polimero antimicrobiano
CHEMYDE®™ (conservante polimérico) com agitacdo até
dissolver;

1.3 Aquecer a 70°C.
Separadamente, preparar a fase oleosa polimérica:

2.1 Aquecer uma mistura do copolimero ANTARON PVP/
Eicoseno (formador de filme polimérico), BRIJ78
steareth-20 (emulsionante secunddrio polimérico),
copolimero DC02-5200 laurilmeticona (emulsionante
primdrio polimérico), e bis-fenilpropildimeticona
(componente hidréfobo polimérico), com agitacgao, a
70°C,

2.2 Adicionar o didéxido de titdnio e 6xido de zinco, com
agitacao, para dispersao nas fases oleosas
anteriores, mantendo a temperatura a 70°C.

Misturar para emulsionar as fases aquosa e polimérica
oleosa:

3.1 Muito lentamente, adicionar a fase oleosa (de 2.2) a
fase aquosa (de 1.3) com agitacdo com um misturador
Silverson a 5000 rpm, até estar emulsionado.

Continuando a agitacgado, adicionar o DC SILICONE FLUID
1401 ciclometicona e dimeticonol (emoliente polimérico).

Deixar arrefecer a 50°C, em seguida adicionar as
“Sunspheres” utilizando agitacdo a baixa velocidade.
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Exemplo 2

z

A formulacgdo seguinte de um creme de méos emoliente é
preparada pelo mesmo método utilizado no Exemplo 1:

Matéria-prima Fungédo $ p/p
Agua purificada Fase Aquosa 69,5
VEEGUM Ultra Estabilizante inorgdnico 1,0
Cloreto de Sdédio Estabilizante inorganico 2,0
Antimicrobiano CHEMYDER™ Conservante polimérico 0,2
Antaron V 200 Formador de filme polimérico 2,0
BRIJ 78 Emulsionante secundario polimérico 0,3
DCQ2-5200 Emulsionante primario polimérico 5,0
GE Silicone fluido SF1555 Componente e emoliente hidrdéfobo 15,0
polimérico
DC Silicone fluido 1401 Emoliente polimérico 5,0

0 produto foi envelhecido a 40°C durante 4 meses apds o
que se encontrava estavel e passou o teste BP por bactérias,
tal como descrito no Exemplo 1.

Exemplo 3

Este exemplo demonstra uma composicao da invencdo na
forma de uma logao anti-séptica antimicrobiana gque pode ser
utilizada para desinfectar e proteger a pele de niveis
bacterianos indesejaveis:

Matéria-prima Fungédo $ p/p
Agua purificada Fase Aquosa 67,7
VEEGUM Ultra Estabilizante inorgénico 1,0
Cloreto de Sdédio Estabilizante inorgdnico 2,0
Antimicrobiano CHEMYDER™ Agente conservante polimérico e de 2,0
desinfeccgao
Antaron V200 Formador de filme polimérico 2,0
BRIJ 78 Emulsionante secundario polimérico 0,3
DCQ2-5200 Emulsionante primario polimérico 5,0
Bisfenilpropildimeticona Componente hidréfobo polimérico 15,0

DC silicone 1401 Excipiente polimérico (emoliente) 5,0
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O produto foi envelhecido a 40°C durante 4 meses apds o
que se encontrava estdvel e passou o teste BP por bactérias,
tal como descrito no Exemplo 1.

As composicdes da presente invencado proporcionam um
veiculo para a administracao tépica de um agente
antimicrobiano que permite ultrapassar substancialmente os
problemas associados com a arte anterior ou, pelo menos,
proporciona uma alternativa util aos mesmos. Além disso, o
veiculo € seguro, uma vez que o veiculo possuindo todos ou
substancialmente todos os componentes orgédnicos poliméricos,
nao €& absorvido significativamente pela pele através da via
transdérmica.

Lisboa, 2009-02-11
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REIVINDICACOES

1. Composicao em emulsdao para aplicacao tépica que

compreende:

(a) 10 a 60% em peso de fase oleosa polimérica com um peso
molecular médio de pelo menos 1000;

(b) 1 a 15% em peso de componente emulsionante polimérico
de peso molecular médio de pelo menos 1000;

(c) 30 a 90% em peso de uma fase aquosa; e

(d) pelo menos 0,005% em peso de antimicrobiano polimérico
de poli(2-propenal, &cido 2-propendico), tendo o dito
antimicrobiano polimérico um peso molecular médio de
pelo menos 1000,

em que pelo menos 95% em peso dos componentes orgdnicos da
composicdo tém um peso molecular médio de pelo menos 1000.

2. Composicao em emulsao de acordo com a reivindicacgao
1, em que o poli(2-propenal, acido 2-propendico) foi activado
por aquecimento numa solugdo aquosa de um ou mais

polietilenoglicdis, polidis e alcandis.

3. Composicao em emulsdao de acordo com a reivindicacgao
1, em que a fase polimérica oleosa compreende um ou mais
polimeros seleccionados de entre o grupo constituido por
polialquilenoglicédis, polimero de organosilano
(policarbosilanos), poli(dlcoois wvinilicos), poli (ésteres
vinilicos), polivinilpirrolidonas, alcoxi-polietilenoglicdis,
polissilanos, copolimero de estireno-acrilato,
polissacédridos, copolimeros destes e suas misturas.

4. Composicdo em emulsdo de acordo com a reivindicacéao
1, em que a fase oleosa polimérica compreende um ou mais
polimeros seleccionados de entre o grupo constituido por
poliorganossiloxanos.

5. Composicdao em emulsdao de acordo com a reivindicacao
1, em gue o emulsionante polimérico inclui um ou mais
emulsionantes seleccionados de entre o grupo de emulsionantes
de polioxialquileno e emulsionantes de polissiloxano
emulsionado.
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6. Composicdo em emulsdao de acordo com a reivindicacao
1, em que o) emulsionante polimérico compreende um
emulsionante primdrio que compreende um ou mais emulsionantes
de polissiloxano etoxilado e um emulsionante secunddrio que
compreende um ou mais emulsionantes de polioxialquileno.

7. Composicao em emulsdao de acordo com a reivindicacgao
5, em gue o emulsionante primdrio compreende um ou mais
emulsionantes seleccionados de entre o grupo constituido por
copolimero de poliacrilmeticona etoxilada, copolimero de PG
de sdédio e tiossulfato de propildimeticona, e copoliol de
cetil-dimeticona.

8. Composicado em emulsdo de acordo com a reivindicacgéao
5, em qgue o emulsionante secunddrio compreende um ou mais
emulsionantes seleccionados de entre o grupo constituido por
éteres de polietilenoglicol e &lcoois gordos polietoxilados.

9. Composicdo em emulsdo de acordo com a reivindicacéao
5, em que o emulsionante primdrio estd presente numa
quantidade de 1 e 10% em peso da composicdao e o emulsionante
secunddrio estd presente numa quantidade de 0,5 e 5% em peso
da composicao.

10. Composicdo em emulsdao de acordo com a reivindicacao
1, em que a composicao inclui de 0,5 a 5% de um formador de
filme polimérico.

11. Composigao em emulsdo de acordo com a reivindicagao
10, em que o formador de filme polimérico é seleccionado de
entre o) grupo constituido por PVP/éster de
policarbomoilpoliglicol, copolimero de PVP/eicoseno,
PVP/dimeticonilacrilato/policarbamil/éster de poliglicol, e
misturas destes.

12. Composicdao em emulsao de acordo com a reivindicacgao
1, em que a composicdo compreende um estabilizante inorgénico
ou polimérico.

13. Composicdo em emulsdao de acordo com a reivindicacao
12, em que o estabilizante é silicato de aluminio e magnésio.
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14. Composicdo em emulsdao de acordo com a reivindicacao
1, para utilizacdo como protector solar e que compreende
adicionalmente pelo menos um agente de proteccgdo solar na
forma de particulas, seleccionado de entre ¢xido de zinco e
didéxido de titénio.

15. Composigdo em emulsdao de acordo com a reivindicagédo
14, em gue o agente de proteccdo solar em particulas esté
presente numa guantidade compreendida entre 0,5% e 50% em
peso da composicgao.

16. Composicdao em emulsao de acordo com a reivindicagao
15, em que a composicdo compreende um poli(2-propenal, &acido
2-propendico) numa quantidade compreendida entre 0,005 e 2%
em peso.

17. Composigdo em emulsdao de acordo com a reivindicagéao
1, para utilizacdo como um anti-séptico para a pele que
compreende poli(2-propenal, acido 2-propendico) numa
quantidade de pelo menos 0,5% em peso da composicao.

18. Composicdao em emulsao de acordo com a reivindicagao
17, em que o poli(2-propenal, &cido 2-propendico) esta
presente numa quantidade compreendida entre 0,5 e 5% em peso
da composicao.

19. Processo para a preparagao de uma composicao em
emulsdo que compreende a dissolugdao de um poli(2-propenal,
dcido 2-propendico) numa solugdo aquosa, a mistura da fase
aquosa com uma fase oleosa polimérica na presenca de um
emulsionante polimérico, para proporcionar uma composicao em
emulsao de acordo com a reivindicacéao 1.

Lisboa, 2009-02-11
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