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(57) Abstract: In order to provide a UV protection composition for topical application to the skin or hair, featuring a very high
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(57) Zusammenfassung: Um ein UV-Schutzmittel fiir die topische Applikation auf die Haut oder die Haare mit sehr hoher UV-
Filtersubstanzkonzentration und mit einer guten Adhésion an Haut und Haar bereitzustellen, wird erfindungsgemill ein UV-
Schutzmittel mit wenigstens einer UV-Filtersubstanz, die in einem vesikuldren Trégersystem verkapselt ist, vorgeschlagen, wobei
das UV-Schutzmittel dadurch gekennzeichnet ist, dass die wenigstens eine in dem vesikuldren Trigersystem verkapselte UV-
Filtersubstanz lipophil ist und das vesikuldre Tragersystem aus Vesikeln besteht, die aus hydrophobierten Polysacchariden aufgebaut
sind und eine TeilchengréfBe von 10 bis 1000 nm sowie vermittels darin enthaltener Ladungsgeber eine positive Oberflidchenladung
mit einem Zetapotential in dem Bereich von 1 bis 150 mV aufweisen. Desweiteren wird die Verwendung eines solchen UV-
Schutzmittels in entsprechenden kosmetischen und/oder pharmazeutischen Formulierungen vorgeschlagen.
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Ladungsgeber fiir ein vesikuldres Tragersystem

eines UV-Schutzmittels fiir die Haut oder die Haare

Die vorliegende Erfindung betrifft ein UV-Schutzmittel fiir die topische Applikation auf die Haut
oder die Haare mit wenigstens einer lipophilen UV-Filtersubstanz, die in einem vesikuléren, die
Haut oder die Haare nicht penetrierenden Trégersystem aus hydrophobierten Polysacchariden
verkapselt ist, wobei die Vesikel des Tragersystems eine positive Oberflaichenladung aufweisen.
Darliber hinaus betrifft die vorliegende Erfindung die Verwendung eines solchen UV-

Schutzmittels in entsprechenden kosmetischen und/oder pharmazeutischen Formulierungen.

Das fiir das menschliche Auge sichtbare Sonnenlicht erstreckt sich Gber ein Strahlungsspektrum
von 400 bis 800 nm. Unterhalb von 400 nm liegt das Spektrum der UV-Strahlung
(UV=Ultraviolett). Obwohl die Ultraviolettstrahlung die niederenergetischste ionisierende Strah-

lungsform darstellt, kann sie fur dieser Strahlung exponierte Kérperoberflaichen schédlich sein.

Auf der Haut bewirken UV-A-Strahlen (320 bis 400 nm) u.a. eine Schéadigung der Kollagene, wo-
durch die Haut an Spannkraft verliert und daher friihzeitig altern kann. AuRerdem fiihrt erhéhte
Strahlenbelastung im UV-A-Bereich zu einem héheren Melanomrisiko. UV-B-Strahlen (280 bis
320 nm) fuhren zu entziindungsbedingter Hautrétung und verursachen den allseits bekannten

Sonnenbrand.

Fir die Haare geht mit der UV-Bestrahlung ein photochemisch induzierter Verlust von Proteinen
und der Abbau des Haarfarbstoffs Melanin einher. UV-B-Strahlen sorgen dabei vor allem fir
morphologische Schiden am Haar, wie z.B. den Abbau von Haarproteinen, wahrend UV-A-
Strahlen besonders biochemische Veradnderungen und Farbverdnderungen verursachen kénnen.
Aminoséauren, aus denen die Haarproteine zusammengesetzt sind, sind lichtempfindlich. lhre
photochemische Schéadigung produziert freie Radikale, die ihrerseits die Proteinstruktur des Kera-

tins und damit die Haare weiter schadigen.

Es besteht daher ein Bedarf nach UV-Schutzmitteln, um sich gegen die vorgenannten schéadli-
chen Wirkungen des UV-Anteils im Sonnenlicht zu schiitzen. Solche UV-Schutzmittel werden
Ublicherweise auf die Haut oder auf die Haare aufgetragen, um die negativen Wirkungen der
Sonnenstrahlung (wie Sonnenbrand, Hautalterung, Schédigung des Haares) zu verhindern. Hier-

fur enthalten die genannten UV-Schutzmittel geeignete UV-Filtersubstanzen.
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Bei den UV-Filtersubstanzen wird zwischen chemischen und physikalischen UV-Filtersubstanzen
unterschieden. Chemische Filtersubstanzen absorbieren energiereiche Strahlung und geben sie
als energiedrmere, langwelligere Strahlung oder Warme wieder ab. Physikalische Filtersubstan-
zen dagegen streuen und reflektieren das Licht hauptséchlich. Da die einzelnen Substanzen in
der Regel keinen Schutz Uiber das gesamte UV-Spektrum hinweg bieten, werden meist mehrere
Stoffe kombiniert.

Um einen optimalen UV-Schutz zu erlangen, muss eine mdéglichst hohe UV-
Filtersubstanzkonzentration in einem UV-Schutzmittel vorliegen. Dies ist bei vielen herkémmli-
chen UV-Schutzmitteln nur bedingt in dem gewiinschten MaRe zufriedenstellend gewéhrleistet.
Insbesondere werden die flir einen optimalen UV-Schutz gewiinschten Konzentrationen héaufig
dann nicht erreicht, wenn eine Kombination von zwei oder mehr verschiedenen UV-
Filtersubstanzen mit synergistischem Wirkspektrum in jeweils hoher Konzentration erforderlich
ist, um ein UV-Schutzmittel mit einem optimalen Breitbandschutz liber verschiedene Bereiche

des relevanten UV-Spektrums zu erreichen.

Der vorliegenden Erfindung liegt daher die Aufgabe zugrunde, ein UV-Schutzmittel bereitzustel-
len, in dem UV-Filtersubstanz in sehr hohen Konzentrationen enthalten sein kann. Insbesondere
soll es mdglich sein zwei oder mehr verschiedene UV-Filtersubstanzen mit synergistischem Wirk-
spektrum in jeweils sehr hoher Konzentration in das UV-Schutzmittel stabil einzubringen, um ein
UV-Schutzmittel mit einem optimalen Breitbandschutz liber verschiedene Bereiche des relevan-
ten UV-Spektrums zu erreichen. Desweiteren soll die Méglichkeit bestehen, Stoffe, die in der
Lage sind, UV-Filtersubstanzen vor Zersetzung durch UV-Strahlung zu schiitzen und sie somit zu
stabilisieren, sogenannte Photostabilisatoren, zusammen mit den UV-Filtersubstanzen in das UV-

Schutzmittel stabil zu integrieren.

Dariiber hinaus ist es gewiinscht, dass das UV-Schutzmittel mit den vorgenannten Fahigkeiten
auch eine gute Adhasion an Haut und Haar bietet, um damit eine mdglichst lange Verweildauer
der UV-Filtersubstanz bzw. der UV-Filtersubstanzen auf der Haut oder den Haaren zu gewéhr-
leisten. Insbesondere soll die Adhdasion so effektiv sein, dass die UV-Filtersubstanz bzw. die UV-

Filtersubstanzen auch mehrere Waschgange auf der Haut bzw. den Haaren Giberdauern kann.

Diese Aufgabe wird erfindungsgemal geldst durch ein UV-Schutzmittel der eingangs genannten
Art, wobei die Vesikel aus hydrophobierten Polysacchariden eine Teilchengrée von 10 bis 1000
nm sowie eine positive Oberflachenladung mit einem Zetapotential in dem Bereich von 1 bis 150
mV aufweisen, und wobei die positive Oberflichenladung dadurch bewirkt wird, dass die Vesikel

zusatzlich zu den Polysacchariden, aus denen die Vesikel aufgebaut sind, positiv geladene Mo-
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lekile als Ladungsgeber aufweisen, wobei diese Ladungsgeber unter einem oder mehreren der

Folgenden Ladungsgeber a) bis f) ausgewahlt sind:

a) N-Stearyl-N,N-dimethyl-N-(2-hydroxy-3-panthenyl)propyl-ammoniumsalze mit der Formel
(1),

CH,

| i
(1) CH,— C— CH— C—NH—(CH,),~ OH
CH, OH
X
CH,

I
CH,— (CH,),;—N*— CH,— CH—CH,

CH, OH

wobei X in den oben angegebenen Formeln (1) ein kosmetisch oder pharmazeutisch ver-
tragliches organisches oder anorganisches Anion ist. Vorzugsweise ist X' ein Halogenid-
lon oder das Anion einer organischen Saure, die ausgewahlt ist unter einer kosmetisch
oder pharmazeutisch vertraglichen Carbonsé&ure oder Sulfonséure. Besonders bevorzugt
ist X’ Bromid, Chlorid, Fluorid, lodid, Saccharinat, Tosylat oder Methosulfat, ganz beson-

ders bevorzugt Chlorid.

b) Positiv geladene quaternare Zuckerderivate (“Zuckerquats®) mit der Formel (II)
OH [ CH,OH ] OH
) (|:H OH CH ) (|:H P x
(I R1/ \CH/ \CH/ ~ \CH/ \\CHZ/ CHZ—IiI —R,
l (|:H (|:H (|:H CHs
-
\CH/ \o/ \CH/ \OH

CH,OH OH

— —In

Vorzugsweise verfiigen die quaterndren Zuckerderivate (“Zuckerquats®) liber Monosac-
charideinheiten die 6 Kohlenstoffatome aufweisen. Besonders bevorzugt sind die Zucker-
quats ausgewahlt unter Glucose, Fructose, Mannose und/oder Galactose. Bei besonders
bevorzugten Ausfiihrungsformen liegen die Monosaccharide als Disaccharideinheiten vor.
Insbesondere sind Zuckerquats bevorzugt, bei denen die Monosaccharide die Disaccha-

rideinheiten Maltose und/oder Lactose bilden.
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Bevorzugt handelt es sich bei den quaterndren Zuckerderivaten um Etherverbindungen
von Alkyl-Glucopyranosiden (n=0) und/oder Alkyl-Glucopyranosyl-glucopyranosiden (n=1)
mit N-Alkyl-N,N-Dimethyl-N-(2,3-Dihydroxypropyl)-ammonium-salzen und Kombinationen
davon. Der an die Zuckereinheit gebundene Alkylrest R, ist bevorzugt eine unverzweigte
oder verzweigte Alkylkette mit C4-C,4 und weist besonders bevorzugt C4, C1o und/oder C+»
Kohlenstoffatome auf. Der an das quaterndre Stickstoffatom gebundene Alkylrest R ist
bevorzugt eine Methylgruppe oder ganz bevorzugt eine unverzweigte oder verzweigte Al-
kylkette mit C4-C+5 und weist besonders bevorzugt C4, C1» und/oder Cg Kohlenstoffatome

auf.

Bei den vorgenannten Etherverbindungen kann es sich um einheitliche Substanzen han-
deln. In der Regel werden jedoch zur Herstellung dieser Stoffe vornehmlich natirliche
Ole, bevorzugt Kokosdl und Palmél/Palmkerndl herangezogen, so dass neben den priméar
genannten unverzweigten oder verzweigten Alkylresten Ry und R, entsprechend dem
gewdhlten Ausgangsmaterial weitere Alkyl- und Alkenylreste anderer Kettenldngen in

dem Substanzgemisch untergeordnet vorliegen kdénnen.

Die quaternédren Zuckerderivate mit der Formel (Il) schlieRen explizit auch Oligosaccha-
ridverbindungen ein, bei denen die Anzahl der Monosaccharideinheiten n bevorzugt 1 <
n < 100 ist. Ry stellt bevorzugt ein Wasserstoffatom und R, bevorzugt eine Alkylgruppe

mit Cs-Co und besonders bevorzugt Cs Kohlenstoffatomen dar.

Das Anion X in der oben angegebenen Formel (ll) ist vorzugsweise ein Halogenid-lon
oder das Anion einer organischen Saure, die ausgewahlt ist unter einer kosmetisch oder
pharmazeutisch vertraglichen Carbonséaure oder Sulfonsdure. Besonders bevorzugt ist X’
Bromid, Chlorid, Fluorid, lodid, Saccharinat, Tosylat oder Methosulfat, ganz besonders

bevorzugt Chlorid.

Positiv geladene Phospholipide, bestehend aus Diester- und Triesterphosphatiden mit der
Formel (111,

CH,
o

(1) i | i

R— C—NH— (CH,);—N*—CH,— CH—CH,— 0 I?—(ONa)c + aXx

(OH),
CH, OH
a at+tb+c=3
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Die positiv geladenen Phospholipide und deren Salze mit der Formel (I1l) weisen bevor-
zugt einen unverzweigten oder verzweigten Alkylrest und/oder Alkenylrest R mit C;-Cos
und besonders bevorzugt mit C43-C,4 Kohlenstoffatomen auf. Ganz besonders bevorzugt
weist der Alkylrest R C,3, C47 und/oder C,1 Kohlenstoffatome auf. Im Falle eines Alkenyl-
restes weist R besonders bevorzugt Ketten mit C4; Kohlenstoffatomen auf. Dabei liegen

im Alkenylrest bevorzugt ein, zwei oder drei Doppelbindungen vor.

Zur Herstellung dieser Stoffe werden vornehmlich natiirliche Ole, bevorzugt Kokosél,
Palmél/Palmkerndl, Sonnenblumendl, Disteldl, Olivenél, Traubenkerndl, Borretschél und
Rizinusdl etc. herangezogen, so dass neben den primér genannten unverzweigten oder
verzweigten Alkyl- und/oder Alkenylresten R entsprechend dem gewéhlten Ausgangsma-
terial weitere Alkenyl- und Alkylreste anderer Kettenldngen in dem Substanzgemisch un-
tergeordnet vorliegen kénnen. Im Falle von Rizinusdl weist der C7 Alkenylrest eine funk-

tionelle Hydroxylgruppe auf.

Das Anion X' in der oben angegebenen Formel ist vorzugsweise ein Halogenid-lon oder
das Anion einer organischen S&ure, die ausgewdhlt ist unter einer kosmetisch oder
pharmazeutisch vertraglichen Carbonséaure oder Sulfonsdure. Besonders bevorzugt ist X’
Bromid, Chlorid, Fluorid, lodid, Saccharinat, Tosylat oder Methosulfat, ganz besonders

bevorzugt Chlorid.

Positiv geladene N-(3-Alkylamido)propyl-N,N-dimethyl-N-(2,3-dihydroxypropyl)-
ammoniumsalze oder N-(3-Alkenylamido)propyl-N,N-dimethyl-N-(2,3-dihydroxy-propyl)-

ammoniumsalze mit der Formel (1V)

|° CH,
(V) R— C—NH—(CH,),—N"—CH,—CH—CH,—-OH | X
CH, OH

oder N-(3-Ricinylamido)propyl-N,N-dimethyl-N-(2,3-dihydroxypropyl)-

ammoniumsalze.

Die positiv geladenen N-(3-Alkylamido)propyl-N,N-dimethyl-N-(2,3-dihydroxypropyl)-
ammoniumsalze der Formel (IV) weisen bevorzugt einen unverzweigten oder verzweigten
Alkylrest R mit C;-C.5 und besonders bevorzugt mit C5-C,; Kohlenstoffatomen auf. Ganz
besonders bevorzugt weist der Alkylrest Cq3, C47 und/oder C,; Kohlenstoffatome auf. Bei
den N-(3-Alkylamido)propyl-N,N-Dimethyl-N-(2,3-Dihydroxypropyl)-ammoniumsalzen mit
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der Formel (IV) kann es sich um einheitliche Substanzen handeln, in der Regel werden je-
doch zur Herstellung dieser Stoffe vornehmlich natiirliche Ole, bevorzugt Kokosél und
Palmél/Palmkerndl, gegebenenfalls aber auch Talg herangezogen, so dass neben den
primar genannten unverzweigten oder verzweigten Alkylresten R entsprechend dem ge-
wahlten Ausgangsmaterial weitere Alkyl- und Alkenylreste anderer Kettenldngen in dem

Substanzgemisch untergeordnet vorliegen kénnen.

Das Anion X in der oben angegebenen Formel ist vorzugsweise ein Halogenid-lon oder
das Anion einer organischen S&ure, die ausgewabhlt ist unter einer kosmetisch oder phar-
mazeutisch vertraglichen Carbonsédure oder Sulfonsdure. Besonders bevorzugt ist X Bro-
mid, Chlorid, Fluorid, lodid, Saccharinat, Tosylat oder Methosulfat, ganz besonders bevor-
zugt Chlorid.

Die N-(3-Alkenylamido)propyl-N,N-Dimethyl-N-(2,3-Dihydroxypropyl)-ammoniumsalze mit
der Formel (V) weisen bevorzugt einen unverzweigten oder verzweigten Alkenylrest R mit
C+3-C23 und besonders bevorzugt mit C,; Kohlenstoffatomen auf. Dabei liegen im Alkenyl-

rest bevorzugt ein, zwei oder drei Doppelbindungen vor.

Bei den N-(3-Alkenylamido)propyl-N,N-Dimethyl-N-(2,3-Dihydroxypropyl)-
ammoniumsalzen mit der Formel (IV) kann es sich um einheitliche Substanzen handeln, in
der Regel werden jedoch zur Herstellung dieser Stoffe vornehmlich natiirliche Ole, bevor-
zugt Sonnenblumendl, Distelél, Olivendl, Traubenkernél, Borretschél und Rizinusdl etc.
herangezogen, so dass neben den primar genannten unverzweigten oder verzweigten Al-
kenylresten R entsprechend dem gewahlten Ausgangsmaterial weitere Alkenyl- und Alkyl-

reste anderer Kettenldngen in dem Substanzgemisch untergeordnet vorliegen kénnen.

Das Anion X in der oben angegebenen Formel ist vorzugsweise ein Halogenid-lon oder
das Anion einer organischen S&ure, die ausgewabhlt ist unter einer kosmetisch oder phar-
mazeutisch vertraglichen Carbonsédure oder Sulfonsdure. Besonders bevorzugt ist X Bro-
mid, Chlorid, Fluorid, lodid, Saccharinat, Tosylat oder Methosulfat, ganz besonders bevor-
zugt Chlorid.

Positiv geladene  quarternare N,N,N-Trimethyl-N-(2-hydroxy-3-,R-Ether*-propyl)-

ammoniumsalze mit der Formel (V)

CH,

V) CH;—N*—CH,—CH —CH,—O0—R X

CH, OH
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Die quarterndren N,N,N-Trimethyl-N-(2-Hydroxy-3-,R-Ether*-propyl)-ammoniumsalze mit
der Formel (V) weisen bevorzugt einen Rest R auf, der aus Naturstoffquellen stammt. Be-
sonders bevorzugt reprasentiert R einen Stoff aus Honig, Hyaluronséure, die Polysaccha-
ride Xanthan-Gummi und Trehalose oder einen Stoff aus Hydrolysaten der Seide, Wei-
zenstarke, Maisstérke, Keratin oder aus Proteinhydrolysaten von Weizen, Reis, Soja, Ha-

fer, etc.

Das Anion X' in der oben angegebenen Formel ist vorzugsweise ein Halogenid-lon oder
das Anion einer organischen S&ure, die ausgewé&hlt ist unter einer kosmetisch oder
pharmazeutisch vertraglichen Carbonséaure oder Sulfonsdure. Besonders bevorzugt ist X’

Bromid, Chlorid, Fluorid, lodid, Saccharinat, Tosylat oder Methosulfat.

Wahlweise kénnen die Vesikel zusatzlich zu den oben aufgeflihrten Ladungsgebern noch einen

oder mehrere der folgenden weiteren Ladungsgeber aufweisen:

f) Positiv geladene quarterndre C,-C,-Alkyl-trimethylammoniumsalze (bzw. Fetts&ure-

Trimoniumsalze) mit der Formel (VI)

(V1)

Die quarterndren Alkyl-Trimethylammoniumsalze (bzw. Fettsdure-Trimoniumsalze) mit
der Formel (VI) weisen bevorzugt einen Alkylrest mit C,>-C,, Kohlenstoffatomen auf. Vor-

zugsweise ist n in der oben angegebenen Alkyl-Trimethylammoniumsalzformel gleich 22.

X istin der oben angegebenen Formel (VI) ein Halogenid-lon oder das Anion einer orga-
nischen Saure, die ausgewdhlt ist unter einer kosmetisch oder pharmazeutisch vertragli-
chen Carbonsaure oder Sulfonsdure. Besonders bevorzugt ist X Bromid, Chlorid, Fluorid,

lodid, Saccharinat, Tosylat oder Methosulfat.

Es konnte gezeigt werden, dass die erfindungsgeméRen Ladungsgeber den Vorteil bieten, dass
groRe Mengen lipophiler UV-Filtersubstanz stabil in ein nano-skaliges, neuartiges Trégersystem

eingebracht werden kénnen und so die Wirkung des UV-Schutzmittels optimieren.
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Ein weiterer Vorteil besteht darin, dass durch die Ladungsgeber der vorliegenden Erfindung die
Adhésion der Vesikel an Haut und Haar und damit die Verweildauer der UV-Filtersubstanz signi-
fikant gesteigert werden kann. Die erfindungsgeméRe Zubereitung zeigt in dieser Hinsicht nach-
weislich eine gute Filmbildung auf Haut und Haar, sowie eine mehrere Waschgénge lberdauern-
de effektive Adhésion. Sowohl die nach mehreren Waschgéngen auf Haut und Haar verbleibende
Menge an UV-Filtersubstanz als auch deren Schutzwirkung konnten durch die erfindungsgemaéfe

Zubereitung gegeniiber freien UV-Filtersubstanzen in erheblichem Malie gesteigert werden.

Zum anderen wird durch die Verkapselung der UV-Filtersubstanz eine Einarbeitung in hoher und
wirksamer Konzentration in hydrophile kosmetische und/oder pharmazeutische Formulierungen
ermdglicht. Auch die Kombination mehrerer él-I6slicher UV-Filtersubstanzen mit synergistischem
Wirkspektrum in einem Tragersystem ist durch ein UV-Schutzmittel mit den erfindungsgemafen
Eigenschaften méglich. Auf diese Weise kann ein duRerst effektiver Breitbandschutz Giber den
UVA- und UVB-Bereich erreicht werden.

Der Begriff ,Verkapselung® umfasst im Zusammenhang mit der vorliegenden Erfindung die prinzi-
pielle Einbettung von UV-Filtersubstanzen zwischen den Polysaccharidmolekiilen und den von
den Polysaccharidmolekiilen ausgebildeten Nanostrukturen sowie den Einschluss der UV-

Filtersubstanzen im Vesikelinneren.

Die erfindungsgemaRen Lipidvesikel haben ein Zetapotential im Bereich von 1 bis 150 mV. Der
Begriff "Zetapotential” beschreibt das elektrische Potential einer Abscherschicht eines bewegten
Partikels in einer Suspension. Die Messung des Zetapotentials kann dadurch erfolgen, dass man
Partikel durch ein angelegtes elektrisches Feld bewegt. Aus der resultierenden Geschwindigkeit
der Partikel lasst sich dann das Zetapotential berechnen. Bevorzugte Lipidvesikel weisen ein
Zetapotential von 30 bis 100 mV auf. Bei besonders bevorzugten Lipidvesikeln betrédgt das Zeta-
potential 40 bis 60 mV.

Das Zetapotential wird im Zusammenhang mit der vorliegenden Erfindung mittels Laser-Doppler-
Elektrophorese bestimmt. Dabei erfolgen die Messungen in stark verdiinnten wéssrigen Koch-
salzlésungen, wobei die zu vermessenden Proben liblicherweise in Konzentrationen von 0,01-
0,1 Gew.-% in 1 mM Natriumchloridiésung vorliegen. Die pH-Werte der Probenlésungen liegen
im pH-Wert-Spezifikationsbereich der jeweiligen zu vermessenden Produkte (erfindungsgeméaie
UV-Schutzmittel und Formulierungen), wobei im Regelfall produktspezifisch pH-VWerte im Bereich

von pH 5,5 bis maximal pH 7,5 getroffen werden.

Die verbesserte Adhésion des UV-Schutzmittels basiert u.a. auf der positiven Ladung der Vesike-

loberflache. Die positive Ladung der Vesikeloberflache fiihrt zu einer verbesserten Anhaftung der
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Vesikel an der Oberflaiche von Hautzellen. Dariiber hinaus fuhrt die positive Ladung der Vesikel
auch zu einer starken Anhaftung an der Haaroberfliche. Es hat sich auRerdem gezeigt, dass
diese verbesserte Adhésion auch mit der erfindungsgemanr nano-skaligen TeilchengréRe der
Tragervesikel zusammenhéngt, wobei all diese Feststellungen in Bezug auf die vorliegende Er-
findung jedoch nicht bindend sein sollen und den Umfang der Erfindung daher auch nicht be-

schranken sollen.

Die TeilchengréRe der erfindungsgemafien Lipidvesikel ist in dem Bereich von 10 bis 1000 nm.
Bei bestimmten Ausfiihrungsformen ist die TeilchengréRe 100 bis 400 nm. Bei anderen Ausfiih-
rungsformen ist sie 100 bis 350 nm. Bei bevorzugten Ausfihrungsformen ist die Teilchengrée
100 bis 250 nm.

Der Begriff ,TeilchengroRe® bedeutet im Zusammenhang mit der vorliegenden Erfindung die mitt-
lere TeilchengréRe. Die mittlere TeilchengroRe ist mittels Photonenkorrelationsspektroskopie
bestimmbar. Die Photonenkorrelationsspektroskopie - auch als dynamische Lichtstreuung be-
zeichnet - ist ein optisches Messverfahren zur Bestimmung der GréRenverteilung von Vesikeln
und Partikeln in Fliissigkeiten. Die Methode nutzt die Streuung von Laserlicht durch die Vesikel

aus.

Durch die erfindungsgemalie Kombination von positiver Ladung der Vesikeloberfliche und nano-
skaliger TeilchengréRRe der aus hydrophobierten Polysacchariden gebildeten Trégervesikel wird
sowohl bei Haut- als auch bei Haaranwendungen erreicht, dass in den Vesikeln enthaltene UV-
Filtersubstanz/en dauerhafter auf den zu schiitzenden Oberfldchen verbleiben. Allerdings penet-
rieren diese Vesikel die Haut bzw. die Haare nicht. Das heisst, diese Vesikel dringen nicht in die
Haut bzw. die Haare ein, was mit Hilfe von mit Fluoreszenzfarbstoff beladenem Tragersystem

durch Fluoreszenzmikroskopie nachgewiesen werden kann.

Vorzugweise werden bei der vorliegenden Erfindung einer oder mehrere der vorgenannten posi-
tiv geladenen Ladungsgeber so eingesetzt, dass der Ladungsgeberanteil in den Vesikeln bezo-
gen auf das Gesamtgewicht der Vesikel insgesamt in dem Bereich von 0,01 bis 10 Gew.-% liegt.
Bei bestimmten Ausflihrungsformen liegt der Ladungsgeberanteil in dem Bereich von 0,01 bis 2,0

Gew.-%.

Die in Gewichtsprozenten angegebenen Anteile beziehen sich prinzipiell auf die vollstédndige
Formulierung des UV-Schutzmittels gemaR Rezepturvorgaben, inklusive des zur Vesikelbildung

erforderlichen Wasseranteils, wenn nicht etwas anderes angegeben ist.
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Der angegebene Anteil umfasst auBerdem alle eindeutig unter die Definition der jeweiligen Sub-
stanzgruppe fallenden Substanzen. Demnach umfasst der angegebene Ladungsgeberanteil bei
den Ausfihrungsformen mit einem Ladungsgeber den Anteil dieses einen Ladungsgebers und
bei Ausflihrungsformen mit mehreren Ladungsgebern die Summe aller Ladungsgeber. Die gilt im
Ubrigen in gleicher Weise fiir im Zusammenhang mit dieser Erfindung angegebene Anteile an
hydrophobiertem Polysaccharid, Filtersubstanz und Hilfsstoff oder anderen Substanz- bzw. Stoff-

anteilen.

Das Polysaccharidgrundgertst der hydrophobierten Polysaccharide, die bei dem UV-Schutzmittel
fur die Bildung der Vesikel verwendet werden kénnen, kann unter allen kosmetisch oder pharma-
zeutisch vertraglichen Polysacchariden ausgewéhlt werden, die in der Lage sind, Vesikel zu bil-
den. Vorzugsweise handelt es sich um wasserldsliche Polysaccharide und/oder um deren Ether
mit kurzkettigen Alkoholen (C; bis C,4), wobei die wasserléslichen Polysaccharide linear, ver-
zweigt, kammartig und/oder sternférmig sein kénnen. Besonders bevorzugt sind lineare wasser-
I6sliche Polysaccharide. Es kommen auch Copolymere oder Block-Copolymere unterschiedlicher
Monosaccharid-Einheiten und/oder auf unterschiedliche Weise miteinander verknipfter Mono-

saccharid-Einheiten in Betracht.

Die hydrophobierten Polysaccharide, aus denen die Vesikel aufgebaut sind, weisen vorzugswei-
se ein Polysaccharid-Grundgeriist aus Polyglucose oder Polyfructose auf. Bevorzugte hydropho-
bierte Polysaccharide mit einem Polysaccharid-Grundgerist aus einer Polyglucose sind Cellulo-
se, Methylcellulose, Hydroxyethylcellulose, Amylose, Amylopektin und Dextrin. Ein bevorzugtes

hydrophobiertes Polysaccharid mit einem Polysaccharid-Grundgerust aus Polyfructose ist Inulin.

Das hydrophobierte Polysaccharid umfasst bei der vorliegenden Erfindung vorzugsweise im Mit-
tel von 5 bis 1000 Monosaccharid-Einheiten. Noch bevorzugter sind von 10 bis 500 Monosaccha-

rid-Einheiten. Insbesondere bevorzugt sind von 20 bis 100 Monosaccharid-Einheiten.

Bei speziellen Ausfihrungsformen kénnen auch Gemische der oben genannten Polysaccharide

eingesetzt werden mit der MaRRgabe, dass diese Gemische in der Lage sind, Vesikel zu bilden.

Der Anteil der Polysaccharide in den Vesikeln liegt bezogen auf das Gesamtgewicht der Vesikel
in dem Bereich von 1 bis 85 Gew.-%. Vorzugsweise betragt der Polysaccharidanteil bezogen auf
das Gesamtgewicht der Vesikel 5 bis 25 Gew.-%. Besonders bevorzugt betragt der Polysaccha-
ridanteil 8 bis 15 Gew.-%.

Bei bevorzugten Ausfiihrungsformen sind die hydrophobierten Polysaccharide, aus denen die

Vesikel aufgebaut sind, dadurch hydrophobiert, dass sie ein Polysaccharid-Grundgertst mit Cs-
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22-Alkylgruppen, die tUber Alkyl-Etherbindungen oder tber Alkyl-Urethanbindungen an die Hydro-
xygruppen des Polysaccharids gebunden sind, oder die lber einen Linker (z.B. Polyether-Linker,

Polyethylenglykol-Linker) an das Polysaccharid-Grundgeriist gebunden sind, aufweisen.

Das Molekulargewicht des hydrophob modifizierten Polysaccharids liegt bei bevorzugten Ausfiih-
rungsformen in dem Bereich von 5000 bis 500.000 g/mol. Bevorzugt ist hierbei der Bereich von
5000 bis 100.000 g/mol.

Bei bevorzugten hydrophob modifizierten Polysacchariden betrdgt der Quotient aus Anzahl an
hydrophob modifizierenden Gruppen und modifizierbaren Gruppen (Modifizierungsgrad) von 0,01
bis 0,9. Bei besonders bevorzugten Ausfiihrungsformen betragt der Modifizierungsgrad von 0,03
bis 0,15.

Die hydrophoben Gruppen und auch das Polysaccharid-Rickgrat kénnen bei bestimmten Aus-
fuhrungsformen durch beispielsweise Halogen-, Hydroxy-, Alkoxy-, Amino-, Alkylamino-, Aryl-,
Arylalkyl-, Carboxy-, Carboxyester- und cycloaliphatische Reste ein- oder mehrfach substituiert
sein. Bevorzugt handelt es sich bei den hydrophob modifizierten Polysacchariden jedoch um

nichtionische Verbindungen.

ErfindungsgemaRl besonders bevorzugt eingesetzte hydrophob modifizierte Polysaccharide sind
Inulinlaurylcarbamate, Cetylhydroxyethylcellulose, Hydroxy-C3-6-alkyl-modifizierte Cellulose,

insbesondere Hydroxypropylcellulose und Hydroxypropylmethylcellulose.

Als UV-Filtersubstanz kommen bei der vorliegenden Erfindung uneingeschrankt alle chemisch

oder physikalisch UV-filternd wirkenden Substanzen in Betracht, vorausgesetzt, sie sind lipophil.

Eine UV-Filtersubstanz ist im Sinne der vorliegenden Erfindung dann lipophil, wenn Sie bei 25°C

einen n-Oktanol-Wasser-Verteilungskoeffizient K., aufweist, der gréRRer als 1 ist.

Die chemischen Filtersubstanzen absorbieren energiereiche Strahlung und geben sie als ener-
giedrmere, langwelligere Strahlung oder Wé&rme wieder ab. Die physikalischen Filtersubstanzen

streuen und reflektieren das Licht hauptséachlich.

Bevorzugte Beispiele fur UV-Filtersubstanzen, die bei der vorliegenden Erfindung zur Anwen-
dung kommen kénnen, sind ohne Beschrédnkung hierauf 3-Benzylidencampher, 4-
Methylbenzylidencampher, Benzophenon-1, Benzophenon-2, Benzophenon-3, Benzophenon-4,
Benzophenon-5, Benzophenon-6, Benzophenon-9, Benzylidencamphersulfonsdure, Bis-

Ethylhexyloxyphenolmethoxyphenyltriazin, Butylmethoxydibenzoylmethan, Campherbenzalkoni-
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ummethosulfat, Diethylaminohydroxybenzoylhexylbenzoat, Diethylhexylbutamidotriazon, Dinatri-
umphenyldibenzimidazoltetrasulfonat, Drometrizoltrisiloxan, Ethylhexyldimethylpaba, Ethylhexyl-
methoxycinnamat, Ethylhexylsalicylat, Ethylhexyltriazon, Homosalat, Isoamyl-p-
methoxycinnamat, Methylen-bis-benzotriazolyltetramethylbutylphenol, Octocrylen, PEG-25-Paba,
Phenylbenzimidazolsulfonsdure, Polyacrylamidomethylbenzylidencampher, Polysilicon-15, Kali-
um-phenylbenzimidazolsulfonat, Natriummangoseedat, Natriumphenylbenzimidazolsulfonat, Tea-
Phenylbenzimidazolsulfonat, Terephthalylidendicamphersulfonséure, Ferulasdure, Cinoxat, Dii-
sopropylmethylcinnamat, 4-(2-Beta-Glucopyranosiloxy)propoxy-2-hydroxybenzophenon, Glycery-

lethylhexanoatdimethoxycinnamat, Isopentyltrimethoxycinnamattrisiloxan.

Vorzugsweise betrégt der Anteil an UV-Filtersubstanz bei der vorliegenden Erfindung 1 bis 65
Gew.-% bezogen auf das Gesamtgewicht der vollstédndigen Formulierung des UV-Schutzmittels

gemal Rezepturvorgaben, inklusive des zur Vesikelbildung erforderlichen Wasseranteils.

Da die einzelnen Filtersubstanzen in der Regel keinen Schutz lUber das gesamte UV-Spektrum
hinweg bieten, werden bei bevorzugten Ausfihrungsformen der Erfindung mehrere Filtersub-

stanzen kombiniert, um einen mdéglichst breiten UV-Schutz zu erreichen.

ErfindungsgemaR wird das UV-Schutzmittel in kosmetischen und/oder pharmazeutischen Formu-
lierungen verwendet, wobei pharmazeutische Formulierungen solche sind, die unter das Arznei-

mittelrecht fallen.

Die Formulierungen kénnen alle Hilfs- und Zusatzstoffe, die tblicherweise bei kosmetischen oder
pharmazeutischen Préparaten Anwendung finden, enthalten. Insbesondere fallen unter den Beg-
riff "Hilfsstoff" im Zusammenhang mit der vorliegenden Erfindung solche Zusatzstoffe, die auf die
physikalischen Eigenschaften der Vesikel und deren Stabilitat einwirken und/oder der Konservie-
rung der UV-Schutzmittel dienen. Beispiele fiir solche Hilfsstoffe sind Ole, Alkohole, Polyole, An-
tioxidantien, Gelbildner, Puffer, Konservierungsmittel, Bakterizide und Keimhemmer, Konsistenz-

geber, Verdicker und Komplexbildner.

Vorzugsweise ist das UV-Schutzmittel gemar der vorliegenden Erfindung dadurch gekennzeich-
net, dass der Hilfsstoffanteil bezogen auf das Gesamtgewicht der vollstdndigen Formulierung des
UV-Schutzmittels gemaR Rezepturvorgaben, inklusive des zur Vesikelbildung erforderlichen

Wasseranteils in dem Bereich von 0,01 bis 10 Gew.-% liegt.

Bei einer bestimmten Ausfihrungsform der vorliegenden Erfindung umfasst die Formulierung mit
dem erfindungsgemaRen UV-Schutzmittel zuséatzlich ein die Haut oder die Haare penetrierendes

liposomales Tragersystem, in dem wenigstens ein antioxidativer Wirkstoff verkapselt ist. Der anti-
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oxidative Wirkstoff verhindert oder hemmt die chemisch oder photochemisch induzierte Oxidation
empfindlicher Molekiile, die Rezepturbestandteil aber insbesondere auch Bestandteil eines haut-
physiologischen oder haarphysiologischen Systems sein kénnen, indem er als Radikalfdnger
Radikalkettenreaktionen terminiert oder als reduzierende Substanz mit sehr geringem eigenem
Redoxpotential leichter und schneller oxidiert wird als die zu schitzenden Moleklle bzw. Syste-
me oder aber in synergistischer Weise die Wirkung anderer Antioxidantien unterstitzt, in dem er

Protagonisten der oxidativen Prozesse z.B. durch Chelatisierung inaktiviert.

Demnach wird bei der Herstellung der Formulierung mit dem erfindungsgemaRBen UV-
Schutzmittel bei einer bestimmten Ausfiihrungsform zusétzlich ein die Haut oder die Haare penet-
rierendes liposomales Tragersystem, in dem wenigstens ein antioxidativer Wirkstoff verkapselt

ist, verwendet.

Vorzugsweise besteht das vorgenannte liposomale Tragersystem aus Vesikeln, die aus Lipiden
aufgebaut sind. Besonders bevorzugt weisen die Vesikel eine TeilchengréRe von 10 bis 1000 nm

auf.

Die Lipide, aus denen die liposomalen Vesikel aufgebaut sind, sind vorzugsweise unter Cerami-

den, Phospholipiden, Glycosphingolipiden und/oder Di-Acylglycosiden ausgewahlt.

Vorzugsweise betrédgt der Anteil der Lipide, aus denen die liposomalen Vesikel aufgebaut sind,

bezogen auf die gesamte Formulierung 1 bis 20 Gew.-%.

Der wenigstens eine antioxidative Wirkstoff, der in den liposomalen Vesikeln verkapselt ist, ist
vorzugsweise ausgewahlt unter lipophilen und hydrophilen antioxidativen Substanzen, die aus
natirlichen Quellen isoliert oder chemisch oder biotechnologisch hergestellt wurden, oder Kom-
binationen davon. Besonders bevorzugt ist der wenigstens eine antioxidative Wirkstoff — ohne
Beschrédnkung hierauf — ausgewahlt aus der Gruppe der Vitamine, bevorzugt Ascorbinsaure (Vi-
tamin C), deren Salze, deren 2-O- und/oder 3-O- Etherverbindungen, ganz bevorzugt 3-O-Ethyl
Ascorbinsaure, sowie Mono-, Di- und Tetraester der Ascorbinsdure mit Palmitinsdure, Stearin-
sdure, Isostearinsdure, Linolsdure, Schwefelsdure und Phosphorsdure sowie deren Alkali- und
Erdalkalisalzen und Ascorbyl-2-O-Glucosid, Tocopherol (Vitamin E), dessen Ester mit Essigséu-
re, Ferulasdure, Linolsdure, Olsdure, Nicotinsdure, Retinséduren, Bernsteinsédure, Maleinséure
und Phosphorséure sowie deren Alkali- und Erdalkalisalzen, Tocotrienol und Tocopheryl-6-O-D-

glucopyranosid.

Alternativ kann der wenigstens eine antioxidative Wirkstoff — ohne Beschrankung hierauf — aus-

gewahlt sein aus der Gruppe der kosmetisch oder pharmazeutisch vertraglichen Phenolverbin-



10

15

20

25

30

35

WO 2012/156109 PCT/EP2012/053136
-14 -

dungen mit einer oder mehreren Hydroxylgruppen, bevorzugt Tert-butyl-4-methoxyphenol (BHA),
2,6-Di-tert-butyl-p-kresol (BHT) und Derivaten des Resorcinols, z.B. 4-Butylresorcinol, 4-(1-
Phenylethyl)resorcinol, etc. und kosmetisch oder pharmazeutisch vertréglichen Derivaten des
Hydrochinons, z.B. Ubichinol, dessen oxidierte chinoide Form 6-all-frans-Decaprenyl-2,3-
dimethoxy-5-methyl-1,4-benzochinon (,Coenzym Q10*) und seine Alkalisalze, 6-(10-
Hydroxydecyl)-2,3-dimethoxy-5-methyl-1,4-benzochinon (,Idebenon®) und dessen Linolsdureester
sowie Hydroxylgruppen-haltige Benzoesaurederivate (z.B. Vanillinsdure, Gallussédure, Protocate-
chuséaure etc.) und Zimtsdurederivate (z.B. Kaffeesdure, p-Cumarséure, etc.) sowie deren Ester
mit C»>-C45 Alkoholen bzw. Fettalkoholen.

AuRerdem kann der wenigstens eine antioxidative Wirkstoff — ohne Beschrédnkung hierauf — auch
ausgewahlt sein aus der Gruppe der Hydroxylgruppen-haltigen Stilbenderivate (z.B. Resveratrol)

sowie Ellagsdure und Rosmarinséure.

Besonders bevorzugt ist der wenigstens eine antioxidative Wirkstoff — ohne Beschrankung hier-
auf — ausgewdhlt aus der Gruppe der Polyphenolverbindungen, wobei hierbei die Untergruppen
ein chemisches Strukturgeriist der Chalkone, Flavone (z.B. Luteolin), Flavonole (z.B. Quercetin,
Rutin etc.), Flavanole (Catechin, Gallocatechin, Epicatechin, Epigallocatechingallat, dimere und
trimere Catechine OPC, Tannine, etc.), Flavanone (z.B. Hesperetin), Flavanonole, Isoflavone
(z.B. Genistein, Licoricidin etc.), Anthocyane und Aurone aufweisen sowie vornehmlich die Gly-

koside der 0.g. Verbindungsgruppen.

Da es sich bei den oben aufgefiihrten Polyphenolverbindungen um sekundére Pflanzenstoffe
handelt, ist der wenigstens eine antioxidative Wirkstoff Wirkstoff — ohne Beschrénkung hierauf —
besonders bevorzugt ein wassriger, alkoholischer, hydroglykolischer, éliger und/oder CO,-Extrakt
polyphenolreicher Pflanzen- und Pflanzenteile, wobei in Abh&ngigkeit der Pflanzenart Wurzeln,
Stangel, Blatter, Bllten, Frichte, Fruchtschalen und/oder Samen als Extraktionsgrundlage die-
nen kénnen. Die Extrakte kénnen fliissig, aufkonzentriert und/oder nach Spriih- oder Gefrier-
trocknung auch als Feststoff vorliegen. NaturgemaR enthalten diese Extrakte dann in der Regel
keine isolierte einheitliche Substanz sondern vielmehr Substanzgemische der oben aufgefiihrten

Verbindungen in variabler Zusammensetzung.

Besonders bevorzugt sind die polyphenolreichen Pflanzenextrakte ausgewahlt unter Rosmarinex-
trakten, Ingwerextrakten, Thymianextrakten, Salbeiextrakten, Tee-, vornehmlich Griinteeextrak-
ten, Traubenkern- und Traubenschalenextrakten, Apfelbeerenextrakten, Granatapfelextrakten,

Rooibosextrakten, Gallapfelextrakten, Hopfenextrakten, Ginkgoextrakten, Melissenextrakten, etc..
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Bei weiteren alternativen Ausflihrungsformen der Erfindung ist der wenigstens eine antioxidative
Wirkstoff ausgewahlt ist aus der Gruppe der antioxidativ wirksamen Enzyme, bevorzugt Supero-
xiddismutase (SOD), Glutathionperoxidase (GPX) und Katalase. Bei noch einer weiteren alterna-
tiven Ausfuhrungsform der Erfindung ist der wenigstens eine antioxidative Wirkstoff ausgewahit
ist aus der Gruppe der Sulfide und Sulfite, bevorzugt Glutathion und Alkali- und Erdalkalisulfite
und —disulfite und Alkalibisulfite.

Der Anteil des wenigstens einen antioxidativen Wirkstoffs bezogen auf die gesamte Formulierung

betragt vorzugsweise 0,01 — 20 Gew.-%.

Bei den Ausflihrungsformen der Erfindung mit zuséatzlichem liposomalen Tragersystem weist die
Formulierung vorzugsweise zusatzlich einen oder mehrere Hilfsstoffe auf, die bevorzugt ausge-
wahlt sind unter: Chelatbildner wie Ethylendiamintetraessigsédure (EDTA) und/oder ihre Salze,
Nitrilotriessigsdure (NTA) und/oder ihre Salze, kosmetisch oder pharmazeutisch vertragliche
Phosphate und/oder Phosphonate, Salze und Ester der Oxalsdure und/oder Weins&ure sowie
besonders bevorzugt N,N- Bis(carboxymethyl)glutaminsdure und/oder ihre Salze, etc. einge-
setzt, da durch sie die Wirkung anderer Antioxidantien unterstitzt wird, in dem Protagonisten der

oxidativen Prozesse durch Chelatisierung inaktiviert werden.

Bevorzugt wird das erfindungsgemafRe UV-Schutzmittel fir kosmetische und/oder pharmazeuti-
sche Formulierungen verwendet, die zur topischen Applikation geeignet sind. Das erfindungsge-
maRe UV-Schutzmittel kann hierfir in allen flr die topische Applikation geeigneten Formulierun-
gen vorliegen, beispielsweise in Form eines Gels, einer Creme, einer Salbe, eines Sprays, einer
Lotion, einer wéssrigen oder wéssrig-alkoholischen Zubereitung. Dazu kann das erfindungsge-
malke UV-Schutzmittel in eine Tradgermatrix eingearbeitet werden. Bei der Trdgermatrix kann es
sich um Gelformulierungen, Cremeformulierungen, Lotionen, Maskenanwendungen, Tinten und

Wachsstiftftormulierungen etc. handeln.

Fir Anwendungen im Hautbereich wird das erfindungsgeméfle UV-Schutzmittel vorzugsweise in
einer Lotion, einer Creme, einer Salbe, einem Gel, einem wassrigen Fluid, einem Gesichtswas-

ser, einem Sonnenprodukt oder einer Maske angewendet.

Fir Anwendungen im Haarbereich wird das erfindungsgemaRe UV-Schutzmittel vorzugsweise in
einem Shampoo (vorzugsweise mit milden Tensiden), einer Spilung, einem Haargel, einem Con-
ditioner, einem Hair Tonic, einem Haar-Styling-Produkt oder einem Haar- Pflege-Produkt ange-

wendet.
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Selbstverstédndlich handelt es sich bei allen Komponenten des erfindungsgemaRen UV-
Schutzmittels und von dessen Formulierungen um pharmazeutisch, kosmetisch oder dermatolo-
gisch vertragliche Stoffe. Ein Stoff ist im Sinne dieser Erfindung pharmazeutisch, kosmetisch oder
dermatologisch vertraglich, wenn er nicht toxisch ist und bei der Mehrzahl der potentiellen An-
wender topisch anwendbar ist, ohne dass es bei dem Anwender spontan oder nach einer Weile
zu einer ungewiinschten physiologischen Reaktion, wie z.B. einer Rétung oder der Ausbildung

eines Juckreizes kommt.

Fur Zwecke der urspriinglichen Offenbarung wird darauf hingewiesen, dass samtliche Merkmale,
wie sie sich aus der vorliegenden Beschreibung und den Anspriichen fir einen Fachmann er-
schlieRen, auch wenn sie konkret nur im Zusammenhang mit bestimmten weiteren Merkmalen
beschrieben wurden, sowohl einzeln als auch in beliebigen Zusammenstellungen mit anderen der
hier offenbarten Merkmale oder Merkmalsgruppen kombinierbar sind, soweit dies nicht ausdriick-
lich ausgeschlossen wurde oder chemische, physikalisch-chemische, kosmetische, pharmakolo-
gische oder dermatologische Gegebenheiten derartige Kombinationen unmdéglich oder sinnlos
machen. Auf die umfassende, explizite Darstellung samtlicher denkbaren Merkmalskombinatio-

nen wird hier nur der Kiirze und der Lesbarkeit der Beschreibung wegen verzichtet.
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Patentanspriiche

UV-Schutzmittel fiir die topische Applikation auf die Haut oder die Haare mit wenigstens
einer UV-Filtersubstanz, die in einem vesikuldren, die Haut oder die Haare nicht penetrie-
renden Tragersystem verkapselt ist, wobei die wenigstens eine UV-Filtersubstanz lipophil
ist und das vesikulédre Tragersystem aus Vesikeln besteht, die aus hydrophobierten Poly-
sacchariden aufgebaut sind und eine Teilchengréfie von 10 bis 1000 nm sowie eine posi-
tive Oberflaichenladung mit einem Zetapotential in dem Bereich von 1 bis 150 mV aufwei-
sen, dadurch gekennzeichnet, dass die positive Oberflichenladung dadurch bewirkt wird,
dass die Vesikel zusétzlich zu den Polysacchariden, aus denen die Vesikel aufgebaut
sind, positiv geladene Molekiile als Ladungsgeber aufweisen, wobei diese Ladungsgeber

ausgewadhlt sind unter:

a) N-Stearyl-N,N-Dimethyl-N-(2-Hydroxy-3-panthenyl)propyl-ammoniumsalzen  mit
der Formel (1),

CH,
I ]
() CH;— C— CH—C—NH—(CH,),~OH
CH, OH
X
CH, <I>
CH,—(CH,),;;—N*— CH,— CH—CH,
CH, OH
b) positiv geladenen quaternédren Zuckerderivaten mit der Formel (Il)
OH CH,OH OH
| | | o
o CH OH CH o CH
~N
1) 7NN N7 7N N _
1
( R CH CH CH CH, CHy |i| R,
[ N
CH CH CH
s - e
N TH ~N 0 N TH ~N oH
CH,OH OH
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c)

d)

-18 -

positiv geladenen Phospholipiden, ausgewahlt unter Diester- und Triesterphos-

phatiden mit der Formel (l11),

CH,
(o] (o]
(1 M |+ I
R—C—NH—{(CH,);—N —CH,—CH—CH,— 0 I?—(ONa)c + aX
(OH),
CH, OH
a at+tb+c=3

positiv geladenen N-(3-Alkylamido)propyl-N,N-dimethyl-N-(2,3-dihydroxypropyl)-
ammoniumsalzen und N-(3-Alkenylamido)propyl-N,N-dimethyl-N-(2,3-dihydroxy-

propyl)-ammoniumsalzen mit der Formel (1V)

ﬁ CH,
(V) R— C—NH—(CH,),—N"—CH,—CH—CH,—-OH | X
CH, OH

sowie N-(3-Ricinylamido)propyl-N,N-dimethyl-N-(2,3-dihydroxypropyl)-ammonium-

salzen,

positiv geladenen quarterndren N,N,N-Trimethyl-N-(2-hydroxy-3-,R-Ether*-propyl)-

ammoniumsalzen mit der Formel (V)

CH,

CH;—N"—CH,—CH —CH,—0—R X

V) |

CH, OH

oder Kombinationen davon,

und wobei die Vesikel zur Ausbildung der positiven Oberflachenladung wahlweise zusétz-

lich zu den oben angegebenen Ladungsgebern noch

ein oder mehrere positiv geladene quarternédre C»-Cy-Alkyl-

Trimethylammoniumsalze (bzw. Fettsdure-Trimoniumsalze) mit der Formel
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CH,
(Vi)
€, Hzpsy——N"—CH, X
CH;,
aufweisen,

wobei X' in den oben angegebenen Formeln (1) bis (V1) ein ein kosmetisch oder pharma-

zeutisch vertragliches organisches oder anorganisches Anion ist.

UV-Schutzmittel gemak Anspruch 1, dadurch gekennzeichnet, dass die quaternédren Zu-
ckerderivate der Formel (ll)von Zuckereinheiten gebildet sind, die ausgewahlt sind unter
Glucose, Fructose, Mannose, Galactose , Maltose, Lactose, Etherverbindungen von Alkyl-
Glucopyranosiden (n=0) und/oder Alkyl-Glucopyranosyl-glucopyranosiden (n=1) mit N-
Alkyl-N,N-dimethyl-N-(2,3-dihydroxypropyl)-ammonium-salzen und Kombinationen davon.

UV-Schutzmittel gemak Anspruch 1, dadurch gekennzeichnet, dass die positiv geladenen
Phospholipide und deren Salze mit der Formel (lll) einen unverzweigten oder verzweigten

Alkylrest und/oder Alkenylrest R mit C;-Co5 aufweisen.

UV-Schutzmittel gemaR Anspruch 1, dadurch gekennzeichnet, dass die positiv geladenen
N-(3-Alkylamido)propyl-N,N-Dimethyl-N-(2,3-Dihydroxypropyl)-ammoniumsalze mit der
Formel (IV) einen unverzweigten oder verzweigten Alkylrest R mit C+-C,5 aufweisen und
die N-(3-Alkenylamido)propyl-N,N-dimethyl-N-(2,3-dihydroxy-propyl)-ammoniumsalze mit
der Formel (IV) einen unverzweigten oder verzweigten Alkenylrest R mit C13-C,; aufwei-

sen.

UV-Schutzmittel gemal Anspruch 1, dadurch gekennzeichnet, dass die quarterndren Al-

kyl-Trimethylammoniumsalzen einen Alkylrest mit C;>-C,, Kohlenstoffatomen aufweisen.

UV-Schutzmittel gemaRk Anspruch 1, dadurch gekennzeichnet, dass die quarternéren
N,N,N-Trimethyl-N-(2-hydroxy-3-,R-Ether*-propyl)-ammoniumsalze mit der Formel (V) ei-
nen Rest R aufweisen, der einen Stoff aus Honig, Hyaluronsdure, die Polysaccharide
Xanthan-Gummi und Trehalose oder einen Stoff aus Hydrolysaten der Seide, Weizenstar-
ke, Maisstérke, Keratin oder aus Proteinhydrolysaten von Weizen, Reis, Soja, Hafer, rep-

rasentiert.
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UV-Schutzmittel gemaR einem der vorangehenden Anspriche, dadurch gekennzeichnet,
dass X unter einer kosmetisch oder pharmazeutisch vertraglichen Carbonséaure, Sulfon-
sdure oder anderen organischen Sdure, Bromid, Chlorid, Fluorid, lodid, Saccharinat, Tosy-

lat oder Methosulfat ausgewahlt ist.

UV-Schutzmittel gemaR einem der vorangehenden Anspriche, dadurch gekennzeichnet,
dass der UV-Filtersubstanzanteil in den Vesikeln bezogen auf das Gesamtgewicht des

UV-Schutzmittels in dem Bereich von 1 bis 65 Gew.-% liegt.

UV-Schutzmittel gemaR einem der vorangehenden Anspriche, dadurch gekennzeichnet,
dass der Polysaccharidanteil in den Vesikeln bezogen auf das Gesamtgewicht der Vesikel

in dem Bereich von 1 bis 85 Gew.-% liegt.

UV-Schutzmittel gemar einem der vorangehenden Anspriiche, dadurch gekennzeichnet,
dass die Summe der Anteile aller Ladungsgeber in den Vesikeln bezogen auf das Ge-

samtgewicht des UV-Schutzmittels in dem Bereich von 0,01 bis 10 Gew.-% liegt.

UV-Schutzmittel gemaR einem der vorangehenden Anspriche, dadurch gekennzeichnet,
dass die hydrophobierten Polysaccharide, aus denen die Vesikel aufgebaut sind, ein Po-

lysaccharid-Grundgerist aus Polyglucose oder Polyfructose aufweisen.

UV-Schutzmittel geméaR einem der vorangehenden Anspriiche, dadurch gekennzeichnet,
dass die hydrophobierten Polysaccharide, aus denen die Vesikel aufgebaut sind, ein Po-
lysaccharid-Grundgerust aus einer Polyglucose, die unter Cellulose, Methylcellulose,
Hydroxyethylcellulose, Amylose, Amylopektin oder Dextrin ausgewahlt ist, oder ein Poly-

saccharid-Grundgerust aus der Polyfructose Inulin aufweisen.

UV-Schutzmittel geméaR einem der vorangehenden Anspriiche, dadurch gekennzeichnet,
dass die hydrophobierten Polysaccharide, aus denen die Vesikel aufgebaut sind, dadurch
hydrophobiert sind, dass Cs-2>-Alkylgruppen lber Alkyl-Etherbindungen oder liber Alkyl-
Urethanbindungen an die Hydroxygruppen des Polysaccharids gebunden sind oder tGber

einen Linker an das Polysaccharid-Grundgerlst gebunden sind.

UV-Schutzmittel gemafk einem der vorangehenden Anspriiche, dadurch gekennzeichnet,
dass die wenigstens eine UV-Filtersubstanz eine chemische oder physikalische UV-

Filterwirkung aufweist.
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UV-Schutzmittel gemaBR einem der vorangehenden Anspriiche, dadurch gekennzeichnet,
dass die wenigstens eine UV-Filtersubstanz ausgewéhlt ist unter 3-Benzylidencampher,
4-Methylbenzylidencampher, Benzophenon-1, Benzophenon-2, Benzophenon-3, Ben-
zophenon-4, Benzophenon-5, Benzophenon-6, Benzophenon-9, Benzylidencamphersul-
fonsaure, Bis-Ethylhexyloxyphenolmethoxyphenyltriazin, Butylmethoxydibenzoylmethan,
Campherbenzalkoniummethosulfat, Diethylaminohydroxybenzoylhexylbenzoat, Diethyl-
hexylbutamidotriazon, Dinatriumphenyldibenzimidazoltetrasulfonat, Drometrizoltrisiloxan,
Ethylhexyldimethylpaba, Ethylhexylmethoxycinnamat, Ethylhexylsalicylat, Ethylhexyltria-
zon, Homosalat, Isoamyl-p-methoxycinnamat, Methylen-bis-benzotriazolyltetramethyl-
butylphenol, Octocrylen, PEG-25-Paba, Phenylbenzimidazolsulfonsdure, Polyacrylami-
domethylbenzylidencampher, Polysilicon-15, Kalium-phenylbenzimidazolsulfonat, Natri-
ummangoseedat, Natriumphenylbenzimidazolsulfonat, Tea-Phenylbenzimidazol-sulfonat,
Terephthalylidendicamphersulfonséure, Ferulasdure, Cinoxat, Diisopropylmethylcinna-
mat, 4-(2-Beta-Glucopyranosiloxy)propoxy-2-hydroxybenzophenon, Glycerylethylhexano-

atdimethoxycinnamat, Isopentyltrimethoxycinnamattrisiloxan.

UV-Schutzmittel gemafk einem der vorangehenden Anspriiche, dadurch gekennzeichnet,

dass es zusatzlich einen oder mehrere Hilfsstoffe umfasst.

UV-Schutzmittel gemafk einem der vorangehenden Anspriiche, dadurch gekennzeichnet,
dass der Hilfsstoffanteil in den Vesikeln bezogen auf das Gesamtgewicht des UV-

Schutzmittels in dem Bereich von 0,01 bis 10 Gew.-% liegt.

Verwendung eines UV-Schutzmittels gemal einem der Anspriiche 1 bis 17 zur Herstel-

lung einer kosmetischen und/oder pharmazeutischen Formulierung.

Verwendung nach Anspruch 18, dadurch gekennzeichnet, dass zur Herstellung der For-
mulierung zusétzlich ein die Haut oder die Haare penetrierendes liposomales Tragersys-

tem, in dem wenigstens ein antioxidativer Wirkstoff verkapselt ist, verwendet wird.

Kosmetische und/oder pharmazeutische Formulierung, die ein UV-Schutzmittel geman
einem der Anspriiche 1 bis 18 und optional zusétzlich ein die Haut oder die Haare penet-
rierendes liposomales Trégersystem, in dem wenigstens ein antioxidativer Wirkstoff ver-

kapselt ist, enthalt.

Formulierung nach Anspruch 20, dadurch gekennzeichnet, dass das liposomale Trager-
system aus Vesikeln besteht, die aus Lipiden aufgebaut sind und eine TeilchengréRe von
10 bis 1000 nm aufweisen.
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Formulierung nach Anspruch 20 oder 21, dadurch gekennzeichnet, dass die Lipide, aus
denen die liposomalen Vesikel aufgebaut sind, unter Ceramiden, Phospholipiden, Gly-

cosphingolipiden und/oder Di-Acylglycosiden ausgewahlt sind.

Formulierung nach einem der Anspriche 20 bis 22, dadurch gekennzeichnet, dass der
Anteil der Lipide, aus denen die liposomalen Vesikel aufgebaut sind, bezogen auf die ge-

samte Formulierung 1 bis 20 Gew.-% betragt.

Formulierung nach einem der Anspriiche 20 bis 23, dadurch gekennzeichnet, dass der
wenigstens eine antioxidative Wirkstoff ausgewahlt ist unter lipophilen und hydrophilen
antioxidativen Substanzen, die aus natiirlichen Quellen isoliert oder chemisch oder bio-

technologisch hergestellt wurden, oder Kombinationen davon.

Formulierung nach einem der Anspriiche 20 bis 24, dadurch gekennzeichnet, dass der
wenigstens eine antioxidative Wirkstoff ausgewahlt ist aus unter Ascorbinsdure, Tocophe-
rol (Vitamin E) kosmetisch oder pharmazeutisch vertraglichen Phenolverbindungen mit ei-
ner oder mehreren Hydroxylgruppen, Derivaten des Resorcinols, Derivaten des Hydrochi-
nons, Hydroxylgruppen-haltige Benzoesédurederivate und Zimtsdurederivate sowie deren
Ester mit C>-C4s Alkoholen bzw. Fettalkoholen, Hydroxylgruppen-haltige Stilbenderivate
(z.B. Resveratrol) sowie Ellagsdure und Rosmarinsaure, Chalkone, Flavone, Flavonole,
Flavanole, Flavanone, Flavanonole, Isoflavone , Anthocyane und Aurone polyphenolreiche
Pflanzenextrakte, antioxidativ wirksamen Enzyme, Glutathion und Alkali- und Erdalkalisul-
fite und —disulfite und Alkalibisulfite.

Formulierung nach einem der Anspriche 20 bis 25, dadurch gekennzeichnet, dass der
Anteil des wenigstens einen antioxidativen Wirkstoffs bezogen auf die gesamte Formulie-
rung 0,01 — 20 Gew.-% betragt.

Formulierung nach einem der Anspriiche 20 bis 26, dadurch gekennzeichnet, dass sie
zusatzlich einen oder mehrere Hilfsstoffe umfasst, der ausgewéhlt ist unter Ethylendiamin-
tetraessigsédure, Nitrilotriessigsdure, kosmetisch oder pharmazeutisch vertragliche Phos-

phate und/oder Phosphonate, Salze und Ester der Oxalsdure und/oder Weinsdure sowie

N,N- Bis(carboxymethyl)glutaminséure.

Verwendung nach Anspruch 18 oder 19 oder Formulierung nach einem der Anspriche 20
bis 27, dadurch gekennzeichnet, dass die kosmetische und/oder pharmazeutische Formu-

lierung zur topischen Applikation in Form eines Gels, einer Creme, einer Salbe, eines
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Sprays, einer Lotion, einer wéassrigen oder wassrig-alkoholischen Zubereitung geeignet ist,
wobei das UV-Schutzmittel und optional das liposomale Tragersystem wahlweise in eine

Tragermatrix eingearbeitet vorliegen.



	Page 1 - front-page
	Page 2 - description
	Page 3 - description
	Page 4 - description
	Page 5 - description
	Page 6 - description
	Page 7 - description
	Page 8 - description
	Page 9 - description
	Page 10 - description
	Page 11 - description
	Page 12 - description
	Page 13 - description
	Page 14 - description
	Page 15 - description
	Page 16 - description
	Page 17 - description
	Page 18 - claims
	Page 19 - claims
	Page 20 - claims
	Page 21 - claims
	Page 22 - claims
	Page 23 - claims
	Page 24 - claims

