(19) (10 DE 10 2007 057 543 A1 2009.06.04

Bundesrepublik Deutschland
Deutsches Patent- und Markenamt

(12) Offenlegungsschrift

(21) Aktenzeichen: 10 2007 057 543.4 symtcte: BOTF 17/28 (2006.01)
(22) Anmeldetag: 29.11.2007 C09B 67/02 (2006.01)

(43) Offenlegungstag: 04.06.2009 CO09B 67/20(2006.01)

AG7K 8/44(2006.01)
A61Q 19/00 (2006.01)

(71) Anmelder: (72) Erfinder:

Merck Patent GmbH, 64293 Darmstadt, DE Rudolph, Thomas, Dr., 64291 Darmstadt, DE;
Klante, Michaela, 63110 Rodgau, DE; Buchholz,
Herwig, Dr., 60599 Frankfurt, DE

Die folgenden Angaben sind den vom Anmelder eingereichten Unterlagen enthommen

(54) Bezeichnung: a-Aminosaurederivate zur Léslichkeitsverbesserung

(57) Zusammenfassung: Die Erfindung betrifft die Verwen-
dung von a-Aminosaurederivaten zur Loslichkeitsverbes-
serung von schwerldslichen Substanzen in Wasser oder
wassrigen Losungen sowie Mischungen und bevorzugte
Zubereitungen.



DE 10 2007 057 543 A1 2009.06.04

Beschreibung

[0001] Die vorliegende Erfindung betrifft die Verwendung von a-Aminosaurederivaten zur Léslichkeitsverbes-
serung von schwerldslichen Substanzen in Wasser oder wassrigen Lésungen, sowie Mischungen und bevor-
zugte Zubereitungen.

[0002] Wirkstoffe sind Substanzen, die — in relativ kleinen Mengen vorkommend oder zugefihrt — grof3e phy-
siologische Wirkung entfalten kénnen. Sie sind aus unserem heutigen Alltag nicht mehr wegzudenken und
spielen beispielsweise sowohl in der Schonheitspflege wie auch in der Heilbehandlung und der Nahrungsauf-
nahme eine wichtige Rolle.

[0003] Es ist bekannt, dass die ausreichende Ldslichkeit von Wirkstoffen in nicht-festen Zubereitungen wie z.
B. Emulsionen hinsichtlich des Wirkpotentials der Substanz sowie hinsichtlich der galenischen Akzeptanz der
Zubereitung von grofRer Bedeutung ist.

[0004] Fur eine Reihe von schwerldslichen Komponenten ist bekannt, dass sie eine ausreichende Léslichkeit
in der Zubereitung ohne Rekristallisationseffekte nur schwer erzielen.

[0005] Es ist bekannt, dass insbesondere der Einsatz von Naturstoffen oder naturidentischen Stoffen, wie z.
B. Bioflavonoiden, Chromonen, Chromanonen, Coumarinen und Coumaranonen, durch deren mangelnde
Loslichkeit erheblich limitiert sein kann. Des Weiteren kann eine zu geringe Loslichkeit auch fiir zahlreiche syn-
thetische Komponenten einen erheblichen Mangel darstellen. Als Beispiele hierfur sind ausgewahlte Kosme-
tikwirkstoffe, wie z. B. UV-Filter, Antioxidantien, Selbstbraunungs-/Hautaufhellungswirkstoffe, Anti-Aging-Wirk-
stoffe zu nennen.

[0006] Erstrebenswert ist es daher, Zubereitungen zu entwickeln, die diesen Mangel beseitigen. Dabei sollen
keine Alternativmangel erzeugt werden, wie dies beispielsweise durch den Einsatz unerwiinschter Sekundar-
komponenten, wie z. B. Losevermittler, der Fall ist.

[0007] Eine weitere Schwierigkeit bei der Herstellung von Kosmetika besteht darin, dass Wirkstoffe, die in
kosmetische Zubereitungen eingearbeitet werden sollen, oft keine ausreichende Lslichkeit im sauren pH-Be-
reich aufweisen.

[0008] Beispielsweise muss Eusolex® 232 (Phenylbenzimidazolsulfonséure, 2-Phenylbenzimidazol-5-sulfon-
saure, PBSA) zur Verwendung in Kosmetikprodukten leicht alkalisiert werden, um eine ausreichende L3slich-
keit zu erzielen. Nachteilig dabei ist der erforderliche alkalische pH-Wert der Rezeptur von pH 7 bis 8. Demge-
genuber sind saure Kosmetika aus Griinden der Vertraglichkeit und des natirlich-sauren pH-Wertes der Haut
bevorzugt. Im sauren Bereich kdnnen viele Wirkstoffe, beispielsweise PSBA, aber bisher nicht verwendet wer-
den, da es hier zur Rekristallisation der Sulfonsdaure kommt. Der Idealwert einer kosmetischen Rezeptur liegt
bei pH 5,5 und entspricht somit dem naturlichen pH-Wert der Haut.

[0009] Es besteht daher Bedarf nach hautvertraglichen Losevermittlern, die sich auch zum Einsatz in haut-
pflegenden, kosmetischen und dermatologischen Zubereitungen eignen.

[0010] Aufgabe der vorliegenden Erfindung ist es daher, Verbindungen zur Verfiigung zu stellen, deren Ver-
wendung die Ldslichkeit von Substanzen verbessert, die in Wasser schwerldslich sind, wenn der pH-Wert der
Lésung unter pH 7 liegt.

[0011] Uberraschend wurde dabei gefunden, dass sich Derivate von a-Aminosauren hervorragend zur Lds-
lichkeitssteigerung schwerléslicher Substanzen, wie zuvor definiert, eignen.

[0012] Ein erster Gegenstand der vorliegenden Erfindung ist daher die Verwendung von mindestens einem
a-Aminosaurederivat, dessen Salz oder Hydrat zur Loslichkeitsverbesserung von einer oder mehreren schwer-
I6slichen Substanzen in Wasser oder wassrigen Lésungen. Dabei ist das a-Stickstoffatom des mindestens ei-
nen a-Aminosaurederivates quatemar, tertiar oder sekundar.

[0013] Als schwerldsliche Substanzen im Sinne dieser Erfindung werden insbesondere Substanzen angese-

hen, deren Loéslichkeit in Wasser bei einer Temperatur zwischen 20° und 25°C unter 1 Gew.-% liegt, wenn der
pH-Wert der Lésung unter pH 7 liegt.
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[0014] Bevorzugt wird bei der erfindungsgemalfien Verwendung daher die Ldslichkeit einer Substanz verbes-
sert, deren Loslichkeit in Wasser bei Abwesenheit des a-Aminosaurederivates bei einer Temperatur zwischen
20° und 25°C und bei einem pH-Wert der Zubereitung zwischen 3 und 6,5 kleiner als 1 Gew.-% ist.

[0015] Vorteile der erfindungsgemafien Verwendung sind insbesondere die gute Hautvertraglichkeit sowie die
Tatsache, das durch die erfindungsgemafle Verwendung des a-Aminosaurederivates eine Mdglichkeit gege-
ben ist, Wirkstoffe, die nur im alkalischen Bereich eine ausreichende Ld&slichkeit aufweisen, auch in sauren
oder neutralen kosmetischen und dermatologischen Zubereitungen zu verwenden.

[0016] Der Begriff ausreichende Léslichkeit in Sinne dieser Erfindung umschreibt die Eigenschaft eines Stof-
fes, bei produktspezifischer Lagerung nicht auszukristallisieren. Als ausreichende Léslichkeit wird je nach An-
wendung insbesondere eine Ldslichkeit erachtet, die eine gute Wirksamkeit bei gleichzeitiger Lagerstabilitat
gewahrt.

[0017] Gute Wirksamkeiten werden erzielt, wenn ausreichend Wirkstoff in der Formulierung geldst werden
kann und im Verlauf der Lagerung auch gelést bleibt, d. h. in diesem Fall nicht wieder auskristallisiert.

[0018] Bevorzugt wird bei der erfindungsgemafen Verwendung als mindestens ein a-Aminosaurederivat ein
nicht-amphotensidisches Betain, 2-Pyrrolidon-5-carbonsaure und/oder ein Derivat des Formiminoglycins ver-
wendet.

[0019] Ganz allgemein umfasst der Begriff Betain alle Verbindungen, die eine quaterndre Ammoniumgruppe
und einen Saurerest enthalten. Ohne Einschrankung der Allgemeinheit wird als nicht-amphotensidisches Be-
tain erfindungsgemaf besonders bevorzugt Trimethylglycin verwendet.

[0020] Als weiteres a-Aminosaurederivat wird besonders bevorzugt die 2-Pyrrolidon-5-carbonsaure verwen-
det:

Q H
N __o
HO

[0021] Ohne Einschrankung der Allgemeinheit wird als Derivat des Formiminoglycin erfindungsgeman beson-
ders bevorzugt eine oder mehrere der folgenden Verbindungen verwendet:

O OH O O
HO
T 1

NH

Ectoin Hydroxyectoin Kreatin Kreatinin.

O

[0022] Ganz besonders bevorzugt wird Kreatinin als Formiminoglycin erfindungsgemaf verwendet.

[0023] Samtliche a-Aminosaurederivate konnen erfindungsgemaf auch in Form ihrer Salze oder Hydrate
Verwendung finden, beispielsweise das Kreatinhydrat.

[0024] Bevorzugt wird erfindungsgemal die Ldslichkeit einer schwerldslichen Substanz verbessert, die aus-
gewahlt ist aus der Gruppe Chromone, Chromanone, Flavonoide und aromatischen Monosulfonsauren.

[0025] Unter Chromon-Derivaten werden vorzugsweise bestimmte Chromen-on-Derivate, die sich als Wirk-
stoffe zur vorbeugenden Behandlung von menschlicher Haut und menschlicher Haare gegen Alterungsprozes-
se und schadigende Umwelteinfliissen eignen, verstanden. Sie zeigen gleichzeitig ein niedriges Irritationspo-
tential fir die Haut, beeinflussen die Wasserbindung in der Haut positiv, erhalten oder erhéhen die Elastizitat
der Haut und férdern somit eine Glattung der Haut.
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[0026] Ohne Einschrankung der Allgemeinheit handelt es sich bei dem schwerléslichen Chromen-on, dessen
Léslichkeit erfindungsgeman verbessert wird, besonders bevorzugt um eine Verbindung der allgemeinen For-
mel (1)

R5
R30 o._ R’
()
R® R?
R* O

wobei

R" und R? gleich oder verschieden sein kénnen und steht fiir H, geradkettige oder verzweigte C,- bis C,,-Alkyl-
gruppen oder geradkettige oder verzweigte C,- bis C,,-Hydroxyalkyl-gruppen

R? steht fur H oder geradkettige oder verzweigte C,- bis C,,-Alkylgruppen,

R* steht fir H oder OR’,

R® und R® gleich oder verschieden sein kdnnen und steht fir H, OH oder geradkettige oder verzweigte C,- bis
C,,-Alkenyl-gruppen,

R’ steht fur H oder geradkettige oder verzweigte C,- bis C,,-Alkylgruppen,

wobei mindestens zwei der Substituenten R', R?, R* bis R® verschieden von H sind.

[0027] Unter den Chromonderivaten der Formel (1) ist 5,7-Dihydroxy-2-methylchromon besonders bevorzugt.

[0028] Unter Chromanon-Derivaten werden vorzugsweise bestimmte Chroman-on-Derivate, die sich als
Wirkstoffe zur Pflege, Konservierung oder Verbesserung des allgemeinen Zustandes der Haut oder Haare und
zur Prophylaxe gegen zeit- und/oder lichtinduzierte Alterungsprozesse der menschlichen Haut oder menschli-
cher Haare und zur Prophylaxe und/oder Behandlung von Hautkrankheiten eignen, verstanden. Sie zeigen
gleichzeitig ein niedriges Irritationspotential fiir die Haut, beeinflussen die Wasserbindung in der Haut positiv,
erhalten oder erhdéhen die Elastizitat der Haut und férdern somit eine Glattung der Haut.

[0029] Ohne Einschrankung der Allgemeinheit handelt es sich bei der schwerléslichen Substanz, deren Los-
lichkeit erfindungsgemaf} verbessert wird, besonders bevorzugt um eine Verbindung der allgemeinen Formel

(In

RY

R4 R
R?
(1
RS

R O
wobei
R" und R? gleich oder verschieden sein kénnen und ausgewahlt sind aus

—H,

— geradkettigen oder verzweigten C,- bis C,,-Alkylgruppen,

— geradkettigen oder verzweigten C- bis C,,-Alkenylgruppen,

— geradkettigen oder verzweigten C,- bis C,,-Hydroxyalkylgruppen,

— C;- bis C,-Cycloalkylgruppen und/oder C,- bis C,,-Cycloalkenylgruppen, wobei die Ringe jeweils auch
durch -(CH,),-Gruppen mit n = 1 bis 3 Uberbriickt sein kénnen

oder R" und R? durch (CH,), verbunden sind, wobei O firr 0, 1, 2, 3, 4, 5 oder 6 steht,
R®¥, R* und R?® jeweils unabhangig voneinander ausgewahlt sind aus

—H, OH,

— geradkettigen oder verzweigten C,- bis C,,-Alkoxygruppen,

— geradkettigen oder verzweigten C,- bis C,,-Acyloxygruppen,

— geradkettigen oder verzweigten C,- bis C,,-Alkylgruppen,

— geradkettigen oder verzweigten C;- bis C,,-Alkenylgruppen,

— geradkettigen oder verzweigten C,- bis C,,-Hydroxyalkylgruppen, und

R® steht fur H, OH, COOH, COCH,,

4/32



DE 10 2007 057 543 A1 2009.06.04

— geradkettigen oder verzweigten C,- bis C,,-Alkylgruppen,

— geradkettigen oder verzweigten C,;- bis C,,-Alkenylgruppen,

— geradkettigen oder verzweigten C,- bis C,,-Hydroxyalkylgruppen,

— geradkettigen oder verzweigten C,- bis C,,-Alkoxygruppen,

— geradkettigen oder verzweigten C,- bis C,,-Alkylgruppen,

— geradkettigen oder verzweigten C,- bis C,,-Alkoxycarbonylgruppen, oder geradkettigen oder verzweigten
C,- bis C,,-Acyloxygruppen.

[0030] Der Anteil an einer oder mehreren Verbindungen ausgewahlt aus Chromon- oder Chromanon-Deriva-
ten in einer Zubereitung betragt vorzugsweise von 0,001 Gew.-% bis 5 Gew.-%, besonders bevorzugt von 0,01
Gew.-% bis 2 Gew.-%, bezogen auf die gesamte Zubereitung.

[0031] Als Flavonoide werden erfindungsgemafl die Glykoside von Flavanonen, Flavonen, 3-Hydroxyflavo-
nen (= Flavonolen), Auronen, Isoflavonen und Rotenoiden aufgefasst [Rompp Chemie Lexikon, Band 9, 1993].
Im Rahmen der vorliegenden Erfindung werden hierunter jedoch auch die Aglykone, d. h. die zuckerfreien Be-
standteile, und die Derivate der Flavonoide und der Aglykone verstanden. Weiterhin wird im Rahmen der vor-
liegenden Erfindung unter dem Begriff Flavonoid auch Anthocyanidin (Cyanidin) verstanden.

[0032] Die Verwendung von Flavonoiden insbesondere in der Kosmetik bzw. Pharmazie ist an sich bekannt.
Flavonoide sind im allgemeinen schwerldsliche Verbindungen, mit Ausnahme von beispielsweise Troxerutin
und a-Glucosylrutin.

[0033] Ohne Einschrankung der Aligemeinheit handelt es sich bei der schwerléslichen Substanz, dessen Los-
lichkeit erfindungsgeman verbessert wird, besonders bevorzugt um Isoquercetin oder eine Verbindung der all-
gemeinen Formel (lll)

R10

RS O
()
R1 1
R® O
wobei
R® R° und R gleich oder verschieden sein kdnnen und jeweils unabhangig voneinander fir OH, CH,COO,
Alkoxy- oder Monoglykosid-Reste stehen, wobei die Alkoxy-Reste verzweigt und unverzweigt sein und 1 bis 8

C-Atome aufweisen kénnen,
R ein Mono- oder Diglykosid-Rest ist, wobei an diesen Glykosid-Rest jeweils liber eine Gruppe -O-

0O

Vi

R'2 gebunden ist,

R' die Bedeutung der Reste R® bis R besitzt, und wobei ein oder mehrere Wasserstoffatome in den
OH-Gruppen des oder der Glykosid-Reste jeweils unabhangig voneinander auch durch Acetyl- oder durch Al-
kyl-Reste mit 1 bis 8 C-Atomen ersetzt sein kénnen. Unter den Verbindungen der Formel (ll1) ist Tilirosid be-
sonders bevorzugt.

[0034] Bevorzugtwird das mindestens eine Flavonoid, wie zuvor beschrieben, fiir die erfindungsgemalfie Ver-

wendung in entsprechenden Formulierungen in einer Gesamtmenge von 0,01 Gew.-% bis 10 Gew.-%, noch
bevorzugter in einer Menge von 0,1 Gew.-% bis 5 Gew.-% eingesetzt.
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[0035] Aromatische Monosulfonsauren sind Wirkstoffe, die sich unter anderem als UV-Filter insbesondere in
der Kosmetik bzw. Pharmazie eignen. lhre Verwendung in kosmetischen und dermatologischen Zubereitungen
ist bekannt.

[0036] Ohne Einschrankung der Allgemeinheit handelt es sich bei der aromatischen Monosulfonsaure, deren
Loslichkeit erfindungsgemal verbessert wird, besonders bevorzugt um nur im Alkalischen wasserldsliche

UV-Filter, ausgewahlt aus der Gruppe 2-Arylbenzimidazol-5-sulfonsauren, 2-Hydroxy-4-methoxybenzophe-
non-5-sulfonsaure oder Sulfonsaure-Derivate des 3-Benzylidencamphers.

HO,S
@)
o)1)
OH

2-Hydroxy-4-methoxybenzophenon-5-sulfonsaure;
Arylbenzimidazolsulfonsauren entsprechen beispielsweise bevorzugt der allgemeinen Formel (IV)

HO,S N
\
N>——Ar (V)
\

H

wobei Ar fUr unsubstituiertes oder durch eine oder mehrere C,- bis C,-Alkyl- oder Alkoxygruppen substituiertes
Phenyl steht.

[0037] Unter den Verbindungen der Formel IV ist 2-Phenylbenzimidazol-5-sulfonsaure besonders bevorzugt.

HO3S N
OO

N

H

2-Phenylbenzimidazol-5-sulfonsaure.

[0038] Monosulfonsaure-Derivate des 3-Benzylidencamphers sind beispielsweise 4-(2-Oxo-3-bornylidenme-
thyl)benzolsulfonsdure oder 2-Methyl-5-(oxo-3-bornylidenmethyl)benzolsulfonsaure.

o) SO,H

>
4-(2-Oxo-3-bornylidenmethyl)benzolsulfonsaure;
SO,H
O

N
CH,

3-Methyl-5-[4,7,7-trimethyl-3-oxo-bicyclo[2.2.1]hept-(2Z)-ylidenemethyl]-benzolsulfonsaure.
[0039] Ohne Einschrankung der Allgemeinheit wird beispielsweise die Loslichkeit von Tilirosid, 5,7-Dihydro-

xy-2-methyl-chromen-4-on oder Eusolex® 232 (2-Phenylbenzimidazol-5-sulfonséure) in Wasser oder einer
wassrigen Lésung durch die Verwendung von 2-Pyrrolidon-5-carbonsaure, Ectoin, Hydroxyectoin, Kreatin oder
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Kreatinin verbessert.

[0040] Eine bevorzugte wassrige Losung ist beispielsweise ein Gemisch aus Wasser und einem Alkohol, wie
Methanol, Ethanol oder Propanol, besonders bevorzugt Ethanol. Das Gewichtsverhaltnis Alkohol zu Wasser
ist bevorzugt zwischen 10:1 und 1:100, besonders bevorzugt sind Gewichtsverhaltnisse zwischen 5:1 und
1:50. Es sind jedoch auch Ausflihrungsformen von wassrigen Losungen bevorzugt, die keinen Alkohol enthal-
ten. In solchen wassrigen Lésungen wird die Loslichkeit von aromatischen Monsulfonsauren besonders bevor-
zugt verbessert.

[0041] Ein weiterer Gegenstand der vorliegenden Erfindung sind Zubereitungen, bevorzugt kosmetische Mit-
tel, pharmazeutische Mittel oder Lebensmittel, die mindestens ein a-Aminosaurederivat und mindestens eine
schwerlGsliche Substanz, wie zuvor definiert, enthalten, wobei der Anteil des a-Aminosaurederivats in Ge-
wichtsprozent grof3er ist als der Anteil der schwerldslichen Substanz in Gewichtsprozent, bezogen auf die Zu-
bereitung.

[0042] In einer Ausflihrungsform sind Zubereitungen bevorzugt, bei denen das a-Aminosaurederivat gewahlt
wird aus 2-Pyrrolidon-5-carbonsaure, Kreatinin, Kreatin, Ectoin und Hydroxyectoin, ganz besonders bevorzugt
wird Kreatinin gewahlt. Weiterhin sind Zubereitungen bevorzugt, in denen die schwerlésliche Substanz eine
aromatische Monosulfonsaure ist.

[0043] In einer bevorzugten Ausfiihrungsform der erfindungsgemaflen Zubereltung ist das mindestens eine
a-Aminosaurederivat in einer Menge von 0,05 Gew.-% bis 20 Gew.-%, bevorzugt in einer Menge von 0,5
Gew.-% bis 10 Gew.-% und besonders bevorzugt in einer Menge von 1 Gew.-% bis 5 Gew.-%, enthalten.

[0044] In einer weiteren bevorzugten Ausfiihrungsform einer Zubereitung sind das mindestens eine a-Amino-
saurederivat und die mindestens eine aromatische Monosulfonséure in einem Gewichtsprozentverhaltnis von
10:1 bis 1,1:1, bevorzugt von 5:1 bis 1,5:1 enthalten, ganz besonders bevorzugt von 3:1 bis 2:1.

[0045] Ein Vorteil dieser erfindungsgemalfien Zubereitung ist, dass dabei der pH-Wert der wassrigen Phase
der Zubereitung kleiner 7, bevorzugt kleiner 6,5, ist.

[0046] Bei den Zubereitungen handelt es sich dabei Ublicherweise um topisch anwendbare Zubereitungen,
beispielsweise kosmetische oder dermatologische Formulierungen. Die Zubereitungen enthalten in diesem
Fall einen kosmetisch oder dermatologisch geeigneten Trager und je nach gewiinschtem Eigenschaftsprofil
optional weitere geeignete Inhaltsstoffe. Handelt es sich um pharmazeutische Zubereitungen, so enthalten die
Zubereitungen in diesem Fall einen pharmazeutisch vertraglichen Trager und optional weitere pharmazeuti-
sche Wirkstoffe. Handelt es sich um Nahrungsergdnzungsmittel, so ist ein daflr geeigneter Trager auszuwah-
len.

[0047] Handelt es sich bei den Zubereitungen um Parfums, so ist es in einer Erfindungsvariante bevorzugt,
wenn neben den Duftstoffen oder Parfumdlen und den Flavonoiden und typischen Tragersubstanzen, wie
Wasser, Lésungsmitteln, wie Alkohole, Olen und ggf. Emulgatoren keine weiteren Hilfsmittel enthalten sind.

[0048] Im Sinne der vorliegenden Erfindung wird neben dem Begriff Zubereitung gleichbedeutend auch der
Begriff Mittel oder Formulierung verwendet.

[0049] Alle Verbindungen oder Komponenten, die in den Zubereitungen verwendet werden kénnen, sind ent-
weder bekannt und kauflich erwerbbar oder kénnen nach bekannten Verfahren synthetisiert werden.

[0050] Ein weiterer Gegenstand der vorliegenden Erfindung ist eine Mischung, insbesondere eine Feststoff-
mischung, die mindestens ein a-Aminosaurederivat, bevorzugt ausgewahlt aus 2-Pyrrolidon-5-carbonsaure,
Kreatinin, Kreatin, Ectoin und Hydroxyectoin, und mindestens eine schwerldsliche Substanz, bevorzugt aus-
gewahlt aus Chromonen, Chromanonen, Flavonoiden und aromatischen Monosulfonsauren enthalt. Diese Mi-
schung ist insbesondere geeignet zur Herstellung einer kosmetischen, pharmazeutischen Zubereitung oder
Lebensmittelzubereitung.

[0051] In einer bevorzugten Ausflihrungsform der erfindungsgemaflen Mischung sind das mindestens eine

a-Aminosaurederivat und die mindestens eine schwerlésliche Substanz in einem Gewichtsprozentverhaltnis
von 10:1 bis 1,1:1, bevorzugt von 5:1 bis 1,5:1 enthalten, ganz besonders bevorzugt von 3:1 bis 2:1. enthalten.
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[0052] In einer weiteren bevorzugten Ausfuhrungsform enthalt die erfindungsgemafe Mischung 90 Gew.-%
bis 11 Gew.-% an mindestens einem a-Aminosaurederivat, wie zuvor definiert, und 45 Gew.-% bis 10 Gew.-%
an mindestens einer schwerléslichen Substanz, wie zuvor definiert. Neben den beiden Hauptkomponenten,
wie zuvor definiert, kann die Mischung zudem weitere Substanzen enthalten, wie beispielsweise Trennmittel.
Als Trennmittel kdnnen beispielsweise Kieselsaure (Aerosile), Talk, Zinkoxid oder Starke eingesetzt werden.

[0053] Ganz besonders bevorzugt ist die schwerlésliche Substanz eine aromatische Monosulfonsaure, vor-
zugsweise ausgewahlt aus der Gruppe 2-Arylbenzimidazol-5-sulfonsauren der Formel |V, wie zuvor beschrie-
ben, 2-Hydroxy-4-methoxybenzophenon-5-sulfonsdure oder Derivate des 3-Benzylidencamphers. Besonders
bevorzugt wird 2-Phenyl-benzimidazol-5-sulfonsdure ausgewahit.

[0054] Weitere bevorzugte Kombinationen von Ausfiihrungsformen sind in den Anspriichen offenbart.

[0055] Die erfindungsgemalen Mischungen kénnen dabei mit Hilfe von Techniken hergestellt werden, die
dem Fachmann wohl bekannt sind. Beispielsweise wird das a-Aminosaurederivat in einem geeigneten L6-
sungsmittel geldst, bevorzugt in Wasser oder einer wassrigen Losung, die schwerlésliche Substanz wird ein-
getragen und das Ldsungsmittel wieder mit einer geeigneten Technik entfernt. Geeignet ist beispielsweise eine
Destillation oder Gefriertrocknung.

[0056] Ein weiterer Gegenstand der Erfindung ist daher auch ein Verfahren zur Herstellung einer Mischung,
wie zuvor beschrieben, dadurch gekennzeichnet, dass ein a-Aminosaurederivat in einem geeigneten Lésungs-
mittel geldst wird, die schwerldsliche Substanz und gegebenenfalls ein Trennmittel eingetragen wird und das
Lésungsmittel entfernt wird.

[0057] Die Zubereitungen oder Mischungen kénnen die genannten notwendigen oder optionalen Bestandteile
umfassen oder enthalten, daraus im wesentlichen oder daraus bestehen.

[0058] In den beschriebenen Zubereitungen und Mischungen, die erfindungsgemaf mindestens ein Derivat
einer a-Aminosaure und mindestens eine schwerldsliche Substanz enthalten, kénnen weiterhin auch Pigmente
enthalten sein, wobei der Schichtaufbau der Pigmente nicht limitiert ist.

[0059] Vorzugsweise sollte das Farbpigment bei Einssatz von 0,5 Gew.-% bis 5 Gew.-% hautfarben oder
braunlich sein. Die Auswahl eines entsprechenden Pigments ist fir den Fachmann gelaufig.

[0060] Vorteilhafte Farbpigmente sind beispielsweise Titandioxid, Glimmer, Eisenoxide (z. B. Fe,O,, Fe,O,,
FeO(OH)) und/oder Zinnoxid. Vorteilhafte Farbstoffe sind beispielsweise Carmin, Berliner Blau, Chromoxid-
grun, Ultramerinblau und/oder Manganviolett.

[0061] Es istinsbesondere vorteilhaft, die Farbstoffe und/oder Farbpigmente aus der folgenden Liste zu wah-
len. Die Colour Index Nummern (CIN) sind dem Rowe Colour Index, 3. Auflage, Society of Dyers and Colou-
rists, Bradford, England, 1971 entnommen.

Chemische oder sonstige Bezeichnung CIN Farbe
Pigment Green 10006 grin
Acid Green 1 10020 Grin
2,4-Dinitrohydroxynaphthalin-7-sulfonsaure 10316 Gelb
Pigment Yellow 1 11680 Gelb
Pigment Yellow 3 11710 Gelb
Pigment Orange 1 11725 Orange
2,4-Dihydroxyazobenzol 11920 Orange
Solvent Red 3 12010 Rot
1-(2'-Chlor-4'-nitro-1'-phenylazo)-2-hydroxynaphthalin 12085 Rot
Pigment Red 3 12120 Rot
Ceresrot; Sudanrot; Fettrot G 12150 Rot
Pigment Red 112 12370 Rot
Pigment Red 7 12420 Rot
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Pigment Brown 1 12480 Braun
4-(2'-Methoxy-5'sulfonsaurediethylamid-1'-phenylazo)-3-hydro- 12490 Rot
xy-5"-chloro-2",4"-dimethoxy2-naphthoesaureanilid

Disperse Yellow 16 12700 Gelb
1-(4-Sulfo-1-phenylazo)-4-amino-benzol-5-sulfosaure 13015 Gelb
2,4-Dihydroxy-azobenzol-4'-sulfosaure 14270 Orange
2-(2,4-Dimethylphenylazo-5-sulfosaure)-1-hydroxynaphthalin-4-sulfo- | 14700 Rot
saure

2-(4-Sulfo-1-naphthylazo)-1-naphthol-4-sulfosaure 14720 Rot
2-(6-Sulfo-2,4-xylylazo)-1-naphthol-5-sulfosaure 14815 Rot
1-(4'-Sulfophenylazo)-2-hydroxynaphthalin 15510 Orange
1-(2-Sulfosaure-4-chlor-5-carbonsaure-1-phenylazo)-2-hydroxynaph- | 15525 Rot
thalin

1-(3-Methyl-phenylazo-4-sulfosaure)-2-hydroxynaphthalin 15580 Rot
1-(4',(8")-Sulfosaurenaphthylazo)-2-hydroxynaphthalin 15620 Rot
2-Hydroxy-1,2'-azonaphthalin-1'-sulfosaure 15630 Rot
3-Hydroxy-4-phenylazo-2-naphthylcarbonsaure 15800 Rot
Chemische oder sonstige Bezeichnung CIN Farbe
1-(2-Sulfo-4-methyl-1-phenylazo)-2-naphthylcarbonsaure 15850 rot
1-(2-Sulfo-4-methyl-5-chlor-1-phenylazo)-2-hydroxy-naphthalin-3-car- | 15865 Rot
bonsaure

1-(2-Sulfo-1-naphthylazo)-2-hydroxynaphthalin-3-carbonsaure 15880 Rot
1-(3-Sulfo-1-phenylazo)-2-naphthol-6-sulfosaure 15980 Orange
1-(4-Sulfo-1-phenylazo)-2-naphthol-6-sulfosaure 15985 Gelb
Allura Red 16035 Rot
1-(4-Sulfo-1-naphthylazo)-2-naphthol-3,6-disulfosaure 16185 Rot
Acid Orange 10 16230 Orange
1-(4-Sulfo-1-naphthylazo)-2-naphthol-6,8-disulfosaure 16255 Rot
1-(4-Sulfo-1-naphthylazo)-2-naphthol-3,6,8-trisulfosaure 16290 Rot
8-Amino-2-phenylazo-1-naphthol-3,6-disulfosaure 17200 Rot
Acid Red 1 18050 Rot
Acid Red 155 18130 Rot
Acid Yellow 121 18690 Gelb
Acid Red 180 18736 Rot
Acid Yellow 11 18820 Gelb
Acid Yellow 17 18965 Gelb
4-(4-Sulfo-1-phenylazo)-1-(4-sulfophenyl)-5-hydroxy-pyrazolon-3-car- | 19140 Gelb
bonsaure

Pigment Yellow 16 20040 Gelb
2,6-(4'-Sulfo-2",4"-dimethyl)-bis-phenylazo)1,3-dihydroxybenzol 20170 Orange
Acid Black 1 20470 Schwarz
Pigment Yellow 13 21100 Gelb
Pigment Yellow 83 21108 Gelb
Solvent Yellow 21230 Gelb
Acid Red 163 24790 Rot
Acid Red 73 27290 Rot

9/32




DE 10 2007 057 543 A1 2009.06.04

2-[4'-(4"-Sulfo-1"-phenylazo)-7'-sulfo-1'-naphthylazo]-1-hydro- 27755 schwarz
xy-7-aminonaphthalin-3,6-disulfosaure

Chemische oder sonstige Bezeichnung CIN Farbe
4-[4"-Sulfo-1"-phenylazo)-7'-sulfo-1'-naphthylazo]-1-hydroxy-8-ace- 28440 Schwarz
tyl-aminonaphthalin-3,5-disulfosaure

Direct Orange 34, 39, 44, 46, 60 40215 Orange
Food Yellow 40800 Orange
trans-B-Apo-8'-Carotinaldehyd (C,) 40820 Orange
trans-Apo-8'-Carotinsure (C,,)-ethylester 40850 Orange
Canthaxanthin 40850 Orange
Acid Blue 1 42045 Blau
2,4-Disulfo-5-hydroxy-4'-4"-bis-(diethylamino)triphenyl-carbinol 42051 Blau
4-[(-4-N-Ethyl-p-sulfobenzylamino)-phenyl-(4-hydroxy-2-sulfophenyl)-( | 42053 Griin
methylen)-1-(N-ethylN-p-sulfobenzyl)-2,5-cyclohexadienimin]

Acid Blue 7 42080 Blau
(N-Ethyl-p-sulfobenzyl-amino)-phenyl-(2-sulfophenyl)-methy- 42090 Blau
len-(N-ethyl-N-p-sulfo-benzyl) A**-cyclohexadienimin

Acid Green 9 42100 Grin
Diethyl-di-sulfobenzyl-di-4-amino-2-chlor-di-2-methyl-fuchsonimmoni- | 42170 Grin
um

Basic Violet 14 42510 Violet
Basic Violet 2 42520 Violet
2'-Methyl-4'-(N-ethyl-N-m-sulfobenzyl)-amino-4"-(N-diet- 42735 Blau
hyl)-aminn-2-methyl-N-ethylIN-m-sulfobenzyl-fuchsonimmonium
4'-(N-Dimethyl)-amino-4"-(N-phenyl)-aminonaphtho-N-dimethylfuch- 44045 Blau
sonimmonium

2-Hydroxy-3,6-disulfo-4,4'-bis-dimethylaminonaphthofuchsonimmoni- | 44090 Griin
um

Acid Red 52 45100 Rot
3-(2'-Methylphenylamino)-6-(2'-methyl-4'-sulfophenylamino)-9-(2"-car- | 45190 Violet
boxyphenyl)-xantheniumsalz

Acid Red 50 45220 Rot
Phenyl-2-oxyfluoron-2-carbonsaure 45350 gelb
Chemische oder sonstige Bezeichnung CIN Farbe
4,5-Dibromfluorescein 45370 Orange
2,4,5,7-Tetrabromfluorescein 45380 Rot
Solvent Dye 45396 Orange
Acid Red 98 45405 Rot
3',4',5',6'-Tetrachlor-2,4,5,7-tetrabromfluorescein 45410 Rot
4,5-Diiodfluorescein 45425 Rot
2,4,5,7-Tetraiodfluorescein 45430 Rot
Chinophthalon 47000 Gelb
Chinophthalon-disulfosaure 47005 Gelb
Acid Violet 50 50325 Violett
Acid Black 2 50420 Schwarz
Pigment Violet 23 51319 Violett
1,2-Dioxyanthrachinon, Calcium-Sluminiumkomplex 58000 Rot
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3-Oxypyren-5,8,10-sulfosaure 59040 Grin
1-Hydroxy-4-N-phenyl-aminoanthrachinon 60724 Violett
1-Hydroxy-4-(4'-methylphenylamino)-anthrachinon 60725 Violett
Acid Violet 23 60730 Violett
1,4-Di(4'-methyl-phenylamino)-anthrachinon 61565 Griin
1,4-Bis-(o-sulfo-p-toluidino)-anthrachinon 61570 Grin
Acid Blue 80 61585 Blau
Acid Blue 62 62045 Blau
N,N'-Dihydro-1,2,1',2'-anthrachinonazin 69800 Blau
Vat Blue 6; Pigment Blue 64 69825 Blau
Vat Orange 7 71105 orange
Indigo 73000 Blau
Indigo-disulfosaure 73015 Blau
4,4'-Dimethyl-6,6'-dichlorthioindigo 73360 Rot
5,5'Dichlor-7,7'-dimethylthioindigo 73385 violett
Quinacridone Violet 19 73900 violett
Pigment Red 122 73915 Rot
Chemische oder sonstige Bezeichnung CIN Farbe
Pigment Blue 16 74100 blau
Phthalocyanine 74160 blau
Direct Blue 86 74180 blau
Chlorierte Phthalocyanine 74260 grin
Natural Yellow 6, 19; Natural Red 1 75100 gelb
Bixin, Nor-Bixin 75120 orange
Lycopin 75125 gelb
trans-alpha-, bet- bzw. gamma-Carotin 75130 orange
Keto- und/oder Hydroxylderivate des Carotins 75135 gelb
Guanin oder Perlglanzmittel 75170 weil}
1,7-Bis-(4-hydroxy-3-methoxyphenyl)1,6-heptadien-3,5-dion 75300 gelb
Komplexsalz (Na, Al, Ca) der Karminsaure 75470 Rot
Chlorophyll a und b; Kupferverbindungen der Chlorophylle und Chloro- | 75810 grun
phylline
Aluminium 77000 weild
Tonerdehydrat 77002 weild
Wasserhaltige Aluminiumsilikate 77004 weifd
Ultramarin 77007 blau
Pigment Red 101 und 102 77015 Rot
Bariumsulfat 77120 weil}
Bismutoxychlorid und seine Gemische mit Glimmer 77163 weild
Calciumcarbonat 77220 weild
Calciumsulfat 77231 weil}
Kohlenstoff 77266 schwarz
Pigment Black 9 77267 schwarz
Carbo medicinalis vegetabilis 77268 : schwarz
Chromoxid 77288 grin
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Chromoxid, wasserhaltig 77278 grin
Pigment Blue 28, Pigment Green 14 77346 grin
Chemische oder sonstige Bezeichnung CIN Farbe
Pigment Metal 2 77400 braun
Gold 77480 braun
Eisenoxide und -hydoxide 77489 orange
Eisenoxid 77491 rot
Eisenoxidhydrat 77492 gelb
Eisenoxid 77499 schwarz
Mischungen aus Eisen(ll)- und Eisen(lll)-hexacyahoferrat 77510 blau
Pigment White 18 77713 weild
Mangananimoniumdiphosphat 77742 violett
Manganphosphat; Mn,(PO,),"7 H,0O 77745 rot
Silber 77820 weil
Titandioxid und seine Gemische mit Glimmer 77891 weild
Zinkoxid 77947 weild
6,7-Dimethyl-9-(1'-D-ribityl)-isoalloxazin, Lactoflavin gelb
Zuckerkulér braun
Capsanthin, Capsorubin orange
Betanin rot
Benzopyryliumsalzem, Anthocyane rot
Aluminium-, Zink-, Magnesium- und Calciumstearat weild
Bromthymolblau blau

[0062] Bevorzugt sind insbesondere die im folgenden aufgelisteten Arten von Perlglanzpigmenten:

1. natirliche Perlglanzpigmente, wie z. B.

— "Fischsilber" (Guanin/Hypoxanthin-Mischkristalle aus Fischschuppen) und

— "Perlmutt" (vermahlene Muschelschalen)

2. monokristalline Perlglanzpigmente wie z. B. Bismuthoxychlorid (BiOCI)

3. Schicht-Substrat Pigmente: z. B. Glimmer/Metalloxid

[0063] Basis flir Perlglanzpigmente sind beispielsweise pulverférmige Pigmente oder Ricinuséldispersionen
von Bismutoxychlorid und/oder Titandioxid sowie Bismutoxychlorid und/oder Titandioxid auf Glimmer. Insbe-
sondere vorteilhaft ist z. B. das unter der CIN 77163 aufgelistete Glanzpigment.

[0064] Vorteilhaft sind ferner beispielsweise die folgenden Perlglanzpigmentarten auf Basis von Glimmer/Me-

talloxid:
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Gruppe elegung/Schichtdicke Farbe
Silberweille Perlglanzpigmente TiO,: 40-60 nm silber
Interferenzpigmente TiO,: 60-80 nm gelb
TiO,: 80-100 nm rot
TiO,: 100-140 nm blau
TiO,: 120-160 nm grin
Farbglanzpigmente Fe,O, bronze
Fe,O, kupfer
Fe,O, rot
Fe,O, rotviolett
Fe,O, rotgrin
Fe,O, schwarz
Kombinationspigmente TiO,/Fe,0, goldténe
TiO,/Cr,0, grin
TiO,/Berliner Blau tiefblau

[0065] Besonders bevorzugt sind z. B. die von der Firma Merck unter den Handelsnamen Timiron®, Coloro-
na®, Dichrona®, Xirona® oder Ronastar® erhaltlichen Perlglanzpigmente.

[0066] Die Liste der genannten Perlglanzpigmente soll selbstverstandlich nicht limitierend sein. Im Sinne der
vorliegenden Erfindung vorteilhafte Perlglanzpigmente sind auf zahlreichen, an sich bekannten Wegen erhalt-
lich. Beispielsweise lassen sich auch andere Substrate aul3er Glimmer mit weiteren Metalloxiden beschichten,
wie z. B.

[0067] Silica und dergleichen mehr. Vorteilhaft sind Z. B. mit TiO, und Fe,O, beschichtete SiO,-Partikel ("Ro-
naspheren"), die von der Firma Merck vertrieben werden und sich besonders flir die optische Reduktion feiner
Faltchen eignen.

[0068] Es kann dartiber hinaus von Vorteil sein, ganzlich auf ein Substrat wie Glimmer zu verzichten. Beson-
ders bevorzugt sind Perlglanzpigmente, welche unter der Verwendung von SiO, hergestellt werden. Solche
Pigmente, die auch zusatzlich gonichromatische Effekte haben kénnen, sind z. B. unter dem Handelsnamen
Sicopearl Fantastico bei der Firma BASF erhaltlich.

[0069] Weiterhin vorteilhaft kbnnen Pigmente der Firma Engelhard/Mearl auf Basis von Calcium Natrium Bo-
rosilikat, die mit Titandioxid beschichtet sind, eingesetzt werden. Diese sind unter dem Namen Reflecks® er-
haltlich. Sie weisen durch ihre Partikelgré3e von 40-80 pm zusatzlich zu der Farbe einen Glitzereffekt auf.

[0070] Besonders vorteilhaft sind ferner auch Effektpigmente, welche unter der Handelsbezeichnung Meta-
somes® Standard/Glitter in verschiedenen Farben (yellow, red, green, blue) von der Firma Flora Tech erhaltlich
sind. Die Glitterpartikel liegen hierbei in Gemischen mit verschiedenen Hilfs- und Farbstoffen (wie beispiels-
weise den Farbstoffen mit den Colour Index (Cl) Nummern 19140, 77007, 77289, 77491) vor.

[0071] Die erfindungsgemafe Zubereitung oder Mischung kann dariber hinaus bevorzugt auch weitere Ak-
tivsubstanzen enthalten, wie zum Beispiel Repellentien, insbesondere Mittel zur Insektenabwehr, UV-Filter,
Aryloxime und Parabene.

[0072] Die meisten Repellent-Wirkstoffe gehdren den Stoffklassen der Amide, Alkohole, Ester und Ether an.
Repellentien sollen dabei Ublicherweise die folgenden Bedingungen erfiillen: Sie diirfen nicht zu schnell ver-
dunsten und nicht in die Haut eindringen. Sie diirfen auf die Haut weder primar irritierend noch sensibilisierend
wirken und sollen auRerdem nicht toxisch sein. lhre Wirksamkeit muss auch unter Einwirkung von Hautfllissig-
keit und/oder UV Strahlung erhalten bleiben.

[0073] Bevorzugte Repellentien sind ausgewahlt aus N,N-Diethyl-3-methylbenzamid, 3-(Acetyl-butyl-ami-

no)-propionsaure Ethylester, Dimethyiphthalat, Butopyronoxyl, 2,3,4,5-bis-(2-Butylen)-tetrahydro-2-furalde-
hyd, N,N-Caprylsaurediethylamid, N,N-Diethylbenzamid, o0-Chlor-N,N-dethylbenzamid, N-(2-Ethylhe-
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xyl)-8,9,10-trinorborn-5-en-2,3-dicarboximid, Dimethyicarbat, Di-n-propylisocinchomeronat, (R)-p-Men-
tha-1,8-diol, 2-Ethylhexan-1,3-diol, N-Octyl-bi-cyclohepetendiecarboximid, Piperonyl-butoxid, 1-(2-Methylpro-
pyloxycarbonyl)-2-(hydroxyethyl)piperidin (Bayrepel®; Fa. Bayer) oder Mischungen davon, wobei es insbeson-
dere bevorzugt ausgewahlt ist aus N,N-Diethyl-3-methylbenzamid, 3-(Acetyl-butylamino)-propionsaure-ethyl-
ester, 1-(2-Methylpropyloxycarbonyl)-2-(hydroxyethyl)piperidin oder Mischungen davon.

[0074] Parabene sind 4-Hydroxybenzoesaureester, die in freier Form oder als Natrium-Salze zur Konservie-
rung von Zubereitungen im Bereich der Nahrungsmittel, Kosmetik und Arzneimittel verwendet werden. Die Wir-
kung der Ester ist direkt proportional zur Kettenlange des Alkyl-Restes, umgekehrt nimmt jedoch die Ldslichkeit
mit steigender Kettenlange ab. Als nicht dissoziierende Verbindungen sind die Ester weitgehend pH-Wert-un-
abhangig und wirken in einem pH-Bereich von 3,0-8,0. Der antimikrobielle Wirkmechanismus beruht auf einer
Schadigung der Mikrobenmembranen durch die Oberflachenaktivitat der PHB-Ester sowie auf der Eiwei-De-
naturierung. Daneben treten Interaktionen mit Coenzymen auf. Die Wirkung richtet sich gegen Pilze, Hefen
und Bakterien. Die als Konservierungsmittel wichtigsten Parabene sind 4-Hydroxybenzoesauremethylester,
4-Hydroxybenzoesaureethylester, 4-Hydroxybenzoesaurepropylester, 4-Hydroxybenzoesaurebutylester.

[0075] Unter den Aryloximen wird vorzugsweise 2-Hydroxy-5-methyllaurophenonoxim, welches auch als HM-
LO, LPO oder F5 bezeichnet wird, eingesetzt. Seine Eignung zum Einsatz in kosmetischen Mitteln ist beispiels-
weise aus der Deutschen Offenlegungsschrift DE 41 16 123 bekannt. Zubereitungen, die 2-Hydroxy-5-methyl-
laurophenonoxim enthalten, sind demnach zur Behandlung von Hauterkrankungen, die mit Entziindungen ein-
hergehen, geeignet. Es ist bekannt, dass derartige Zubereitungen z. B. zur Therapie der Psioriasis, unter-
schiedlicher Ekzemformen, irritativer und toxischer Dermatitis, UV-Dermatitis sowie weiterer allergischer
und/oder entziindlicher Erkrankungen der Haut und der Hautanhangsgebilde verwendet werden kénnen. Er-
findungsgemafie Zubereitungen, die neben den genannten Verbindung(en) zusatzlich ein Aryloxim, vorzugs-
weise 2-Hydroxy-5-methyllaurophenonoxim, enthalten, zeigen iberraschende antiinflammatorische Eignung.
Dabei enthalten die Zubereitungen vorzugsweise 0,01 bis 10 Gew.-% des Aryloxims, wobei es inshesondere
bevorzugt ist, wenn die Zubereitung 0,05 bis 5 Gew-% Aryloxim enthalt.

[0076] Die schitzende Wirkung von Zubereitungen gegen oxidativen Stress bzw. gegen die Einwirkung von
Radikalen kann verbessert werden, wenn die Zubereitungen ein oder mehrere Antioxidantien enthalten, wobei
es dem Fachmann keinerlei Schwierigkeiten bereitet geeignet schnell oder zeitverzégert wirkende Antioxidan-
tien auszuwahlen.

[0077] In einer bevorzugten Ausfihrungsform handelt es sich daher bei der Zubereitung um eine Zubereitung
zum Schutz von Kdérperzellen gegen oxidativen Stress, insbesondere zur Verringerung der Hautalterung, da-
durch gekennzeichnet, dass sie neben den anderen Inhaltsstoffen ein oder mehrere Antioxidantien enthalt.

[0078] Es gibt viele aus der Fachliteratur bekannte und bewahrte Substanzen, die als Antioxidantien verwen-
det werden kénnen, z. B. Aminosauren (z. B. Glycin, Histidin, Tyrosin, Tryptophan) und deren Derivate, Imida-
zole, (z. B. Urocaninsaure) und deren Derivate, Peptide wie D,L-Carnosin, D-Carnosin, L-Carnosin und deren
Derivate (z. B. Anserin), Carotinoide, Carotine (z. B. a-Carotin, -Carotin, Lycopin) und deren Derivate, Chlo-
rogensaure und deren Derivate, Liponsaure und deren Derivate (z. B. Dihydroliponsaure), Aurothioglucose,
Propylthiouracil und andere Thiole (z. B. Thioredoxin, Glutathion, Cystein, Cystin, Cystamin und deren Glyco-
syl-, N-Acetyl-, Methyl-, Ethyl-, Propyl-, Amyl-, Butyl- und Lauryl-, Palmitoyl-, Oleyl-, y-Linoleyl, Cholesteryl-
und Glycerylester) sowie deren Salze, Dilaurylthiodipropionat, Distearylthiodipropionat, Thiodipropionsaure
und deren Derivate (Ester, Ether, Peptide, Lipide, Nukleotide, Nukleoside und Salze) sowie Sulfoximinverbin-
dungen (z. B. Buthioninsulfoximine, Homocysteinsulfoximin, Buthioninsulfone, Penta-, Hexa-, Heptathioninsul-
foximin) in sehr geringen vertraglichen Dosierungen (z. B. pmol bis pmol/kg), ferner (Metall-)Chelatoren, (z. B.
a-Hydroxyfettsauren, Palmitinsaure, Phytinsaure, Lactoferrin), a-Hydroxysauren (z. B. Citronensaure, Milch-
saure, Apfelsaure), Huminsaure, Gallensaure, Gallenextrakte, Bilirubin, Biliverdin, EDTA, EGTA und deren De-
rivate, ungesattigte Fettsauren und deren Derivate, Vitamin C und Derivate (z. B. Ascorbylpalmitat, Magnesi-
um-Ascorbylphosphat, Ascorbylacetat), Tocopherole und Derivate (z. B. Vitamin-E-acetat), Vitamin A und De-
rivate (z. B. Vitamin-A-palmitat) sowie Koniferylbenzoat des Benzoeharzes, Rutinsdure und deren Derivate,
a-Glycosylrutin, Ferulasaure, Furfurylidenglucitol, Carnosin, Butylhydroxytoluol, Butylhydroxyanisol, Nordohy-
droguajaretsaure, Trihydroxybutyrophenon, Quercitin, Harnsaure und deren Derivate, Mannose und deren De-
rivate, Zink und dessen Derivate (z. B. ZnO, ZnS0O,), Selen und dessen Derivate (z. B. Selenmethionin), Stil-
bene und deren Derivate (z. B. Stilbenoxid, trans-Stilbenoxid).

[0079] Geeignete Antioxidantien sind auch Verbindungen der allgemeinen Formeln A oder B
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RS N R1 RS R

2 COXR?
HO COXR HO

ORS oder ORS

worin

R' aus der Gruppe -C(O)CH,, -CO,R?, -C(O)NH, und -C(O)N(R*), ausgewahlt werden kann,

X O oder NH,

R? lineares oder verzweigtes Alkyl mit 1 bis 30 C-Atomen,

R? lineares oder verzweigtes Alkyl mit 1 bis 20 C-Atomen,

R* jeweils ungabhangig voneinander H oder lineares oder verzweigtes Alkyl mit 1 bis 8 C-Atomen,

R?® lineares oder verzweigtes Alkyl mit 1 bis 8 C-Atomen oder lineares oder verzweigtes Alkoxy mit 1 bis 8
C-Atomen und

R® lineares oder verzweigtes Alkyl mit 1 bis 8 C-Atomen bedeutet, vorzugsweise Derivate der 2-(4-Hydro-
xy-3,5-dimethoxybenzyliden)-malonsaure und/oder 2-(4-Hydroxy-3,5-dimethoxybenzyl)-malonsaure, beson-
ders bevorzugt 2-(4-Hydroxy-3,5-dimethoxybenzyliden)-malonsaure-bis-(2-ethylhexyl)ester (z. B. Oxynex® ST
Liquid) und/oder 2-(4-Hydroxy-3,5-dimethoxybenzy)-malonsaure-bis-(2-ethylhexyl)ester (z. B. RonaCare®
AP).

[0080] Mischungen von Antioxidantien sind ebenfalls zur Verwendung in den erfindungsgemaflien kosmeti-
schen Zubereitungen geeignet. Bekannte und kaufliche Mischungen sind beispielsweise Mischungen enthal-
tend als aktive Inhaltsstoffe Lecithin, L-(+)-Ascorbylpalmitat und Zitronensaure (z. B. (z. B. Oxynex® AP), na-
tirliche Tocopherole, L-(+)-Ascorbylpalmitat, L-(+)-Ascorbinsdure und Zitronensaure (z. B. Oxynex® K LI-
QUID), Tocopherolextrakte aus natirlichen Quellen, L-(+)-Ascorbylpalmitat, L-(+)-Ascorbinsaure und Zitronen-
saure (z. B. Oxynex® L LIQUID), DL-a-Tocopherol, L-(+)-Ascorbylpalmitat, Zitronens&ure und Lecithin (z. B.
Oxynex® LM) oder Butylhydroxytoluol (BHT), L-(+)-Ascorbylpalmitat und Zitronenséaure (z. B. Oxynex® 2004).
Derartige Antioxidantien werden mit den erfindungsgemafen Verbindungen in solchen Zusammensetzungen
Ublicherweise in Gewichtsprozentverhaltnissen im Bereich von 1000:1 bis 1:1000, bevorzugt in Gewichtspro-
zentverhaltnissen von 100:1 bis 1:100 eingesetzt.

[0081] Geeignete Antioxidantien sind ferner Verbindungen der Formel (C)

(C)
wobei
R' bis R gleich oder verschieden sein kénnen und ausgewanhlt sind aus
-H
_ OR11

— geradkettigen oder verzweigten C,- bis C,,-Alkylgruppen,

— geradkettigen oder verzweigten C,- bis C,,-Alkenylgruppen,

— geradkettigen oder verzweigten C, bis C,,-Hydroxyalkylgruppen, wobei die Hydroxygruppe an ein prima-
res oder sekundares Kohlenstoffatom der Kette gebunden sein kann und weiter die Alkylkette auch durch
Sauerstoff unterbrochen sein kann, und/oder

— C,- bis C,,-Cycloalkylgruppen und/oder C,- bis C,,-Cycloalkenylgruppen, wobei die Ringe jeweils auch
durch -(CH,)-Gruppen mit n = 1 bis 3 Uberbrickt sein kénnen,

- wobei alle OR" unabhangig voneinander stehen fir

- OH

— geradkettige oder verzweigte C,- bis C,,-Alkyloxygruppen,

— geradkettigen oder verzweigten C,- bis C,,-Alkenyloxygruppen,
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— geradkettigen oder verzweigten C,- bis C,,-Hydroxyalkoxygruppen, wobei die Hydroxygruppe(n) an ein
primare oder sekundare Kohlenstoffatome der Kette gebunden sein kdnnen und weiter die Alkylkette auch
durch Sauerstoff unterbrochen sein kann, und/oder

- C,;- bis C,,-Cycloalkyloxygruppen und/oder C,- bis C,,-Cycloalkenyloxygruppen, wobei die Ringe jeweils
auch durch -(CH,),-Gruppen mit n = 1 bis 3 Uberbrilickt sein kdnnen und/oder,

— Mono- und/oder Oligoglycosylreste,

mit der MaRgabe, dass mindestens 4 Reste aus R' bis R’ stehen fiir OH und dass im Molekiil mindestens
2 Paare benachbarter Gruppen -OH vorliegen,

- oder R?, R® und R® fir OH und die Reste R', R®, R* und R™" fiir H stehen, wie sie in der Deutschen Pa-
tentanmeldung DE-A-102 44 282 beschrieben sind.

[0082] Die einzusetzenden Zubereitungen oder Mischungen kénnen als weitere Inhaltsstoffe Vitamine enthal-
ten. Bevorzugt sind Vitamine und Vitamin-Derivate ausgewahlt aus Vitamin A, Vitamin-A-Propionat, Vita-
min-A-Palmitat, Vitamin-A-Acetat, Retinol, Vitamin B, Thiaminchloridhydrochlorid (Vitamin B,), Riboflavin (Vit-
amin B,), Nicotinsdureamid, Vitamin C (Ascorbinsaure), Vitamin D, Ergocalciferol (Vitamin D,), Vitamin E,
DL-a-Tocopherol, Tocopherol-E-Acetat, Tocopherolhydrogensuccinat, Vitamin K,, Esculin (Vitamin P-Wirk-
stoff), Thiamin (Vitamin B,), Nicotinsaure (Niacin), Pyridoxin, Pyridoxal, Pyridoxamin, (Vitamin By), Panthothen-
saure, Biotin, Polsdure und Cobalamin (Vitamin B,,), insbesondere bevorzugt Vitamin-A-Palmitat, Vitamin C
und dessen Derivate, DL-a-Tocopherol, Tocopherol-E-Acetat, Nicotinsaure, Pantothensaure und Biotin. Vita-
mine werden mit den flavonoidhaltigen Vormischungen oder Zubereitungen Ublicherweise bei kosmetischer
Anwendung in Bereichen von 0,01 bis 5,0 Gew.-%, bezogen auf das Gesamtgewicht, zugesetzt. Ernahrungs-
physiologische Anwendungen orientieren sich am jeweiligen empfohlenen Vitaminbedarf.

[0083] Bevorzugte Zubereitungen kénnen auch dem Sonnenschutz dienen. Erfindungsgemafie Zubereitun-
gen oder Mischungen kénnen daher neben a-Aminosaurederivaten und den schwerléslichen Substanzen so-
wie den gegebenenfalls anderen Inhaltsstoffen auch UV-Filter enthalten.

[0084] Prinzipiell kommen alle UV-Filter fir eine Kombination mit den erfindungsgemal einzusetzenden
a-Aminosaurederivaten in Frage. Besonders bevorzugt sind solche UV-Filter, deren physiologische Unbedenk-
lichkeit bereits nachgewiesen ist.

[0085] Sowohl fir UVA wie auch UVB-Filter gibt es viele aus der Fachliteratur bekannte und bewahrte Sub-
stanzen, z. B.

[0086] Benzylidenkampferderivate wie 3-(4"-Methylbenzyliden)-di-kampfer (z. B. Eusolex® 6300), 3-Benzyli-
denkampfer (z. B. Mexoryl® SD), Polymere von N-{(2 und 4)-[(2-oxoborn-3-yliden)methyl]benzyl}-acrylamid (z.
B. Mexoryl® SW) oder N,N,N-Trimethyl-4-(2-oxoborn-3-ylidenmethyi)anilinium methylsulfat (z. B. Mexoryl®
SK).

[0087] Benzoyl- oder Dibenzoylmethane wie 1-(4-tert-Butylphenyl)-3-(4-methoxyphenyl)-propan-1,3-dion (z.
B. Eusolex® 9020) oder 4-Isopropyldibenzoylmethan (z. B. Eusolex® 8020),

Benzophenone wie 2-Hydroxy-4-methoxybenzophenon (z. B. Eusolex® 4360) oder das Natriumsalz der 2-Hy-
droxy-4-methoxybenzophenon-5-sulfonsaure.

[0088] Methoxyzimtsaureester wie Methoxyzimtsaureoctylester (z. B. Eusolex® 2292), 4-Methoxyzimtsau-
reisopentylester, z. B. als Gemisch der Isomere (z. B. Neo Heliopan® E 1000),

Salicylatderivate wie 2-Ethylhexylsalicylat (z. B. Eusolex® OS), 4-Isopropylbenzylsalicylat (z. B. Megasol®) oder
3,3,5-Trimethylcyclohexylsalicylat (z. B. Eusolex® HMS).

[0089] Kalium-, Natrium und Triethanolaminsalze der Phenylbenzimidazolsulfonsauren, wie 2-Phenylbenzi-
midazol-5-sulfonsaure, 2,2-(1,4-Phenylen)-bisbenzimidazol-4,6-disulfonsaure bzw. deren Salze (z. B. Neohe-
liopan® AP)
und weitere Substanzen wie
- 2-Cyano-3,3-diphenylacrylsaure-2-ethylhexylester (z. B. Eusolex® OCR),
- 3,3'-(1,4-Phenylendimethylen)-bis-(7,7-dimethyl-2-oxobicyclo-[2.2.1]hept-1-ylmethansulfonsdure sowie
ihre Salze (z. B. Mexoryl® SX) und
- 2,4,6-Trianilino-(p-carbo-2"-ethylhexyl-1"-oxi)-1,3,5-triazin (z. B. Uvinul® T 150)
— 2-(4-Diethylamino-2-hydroxy-benzoyl)-benzoesaure hexylester (z. B. Uvinul® UVA Plus, Fa. BASF).

[0090] Die in der Liste aufgefiihrten Verbindungen sind nur als Beispiele aufzufassen. Selbstverstandlich kon-
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nen auch andere UV-Filter verwendet werden.

[0091] Weitere geeignete organische UV-Filter sind z. B.
— 2-(2H-Benzotriazol-2-yl)-4-methyl-6-(2-methyl-3-(1,3,3,3-tetramethyl-1-(trimethylsilyloxy)disiloxanyi)pro-
pyl)phenol (z. B. Silatrizole®, Drometrizole, Trisiloxane, Mexoryl® XL),
—4,4"-[(6-[4-((1,1-Dimethylethyl)aminocarbonyl)phenylamino]-1,3,5-triazin-2,4-diyl)diimino]bis(benzoesau-
re-2-ethylhexylester) (z. B. Uvasorb® HEB),
— a-(Trimethylsilyl)-w-[trimethylsilyl)oxy]poly[oxy(dimethyl [und ca. 6% methyl[2-[p-[2,2-bis(ethoxycarbo-
nyl]vinyl]phenoxy]-1-methylenethyl] und ca. 1,5% methyl[3-[p-[2,2-bis(ethoxycarbonyl)vinyl)phenoxy)-pro-
penyl) und 0,1 bis 0,4% (methylhydrogen]silylen]] (n = 60) (CAS-Nr. 207 574-74-1)
- 2,2"-Methylen-bis-(6-(2H-benzotriazol-2-yl)-4-(1,1,3,3-tetramethylbutyl)phenol) (CAS-Nr. 103 597-45-1)
- 2,2"-(1,4-Phenylen)bis-(1H-benzimidazol-4,6-disulfonsaure, Mononatriumsalz) (CAS-Nr. 180 898-37-7)
und
-  2,4-bis-{[4-(2-Ethyl-hexyloxy)-2-hydroxyl]-phenyl}-6-(4-methoxyphenyl)-1,3,5-triazin  (CAS-Nr. 103
597-45-, 187 393-00-6).
—4,4"-[(6-[4-((1,1-Dimethylethyl)aminocarbonyl)phenylamino]-1,3,5-triazin-2,4-diyl)diimino]bis(benzoesau-
re-2-ethylhexylester) (z. B. Uvasorb® HEB),
Weitere geeignete UV-Filter sind auch Methoxyflavone ensprechend der Deutschen Patentanmeldung
DE-A-10232595.

[0092] Organische UV-Filter werden in der Regel in einer Menge von 0,5 bis 20 Gewichtsprozent, vorzugs-
weise 1-15 Gew.-%, in Formulierungen eingearbeitet.

[0093] Um einen optimierten UV-Schutz zu gewahrleisten ist es weiter bevorzugt, wenn Zubereitungen mit
Lichtschutzeigenschaften auch anorganische UV-Filter enthalten. Als anorganische UV-Filter sind solche aus
der Gruppe der Titandioxide wie z. B. gecoatetes Titandioxid (z. B. Eusolex® T-2000, Eusolex® T-AQUA, Eus-
olex® T-AVO), Zinkoxide (z. B. Sachtotec®), Eisenoxide oder auch Ceroxide denkbar. Diese anorganischen
UV-Filter werden in der Regel in einer Menge von 0,5 bis 20 Gewichtsprozent, vorzugsweise 2-10 Gew.-%, in
kosmetische Zubereitungen eingearbeitet.

[0094] Bevorzugte Verbindungen mit UV-filternden Eigenschaften sind 3-(4"-Methylbenzyliden)-dI-kampfer,
1-(4-tert-Butylphenyl)-3-(4-methoxy-phenyl)-propan-1,3-dion, 4-Isopropyldibenzoylmethan, 2-Hydroxy-4-me-
thoxy-benzophenon, Methoxyzimtsaureoctylester, 3,3,5-Trimethyl-cyclo-hexyl-sali-cylat, 4-(Dimethylami-
no)benzoesaure-2-ethyl-hexylester, 2-Cyano-3,3-di-phenylacrylsaure-2-ethylhexylester, 2-Phenyl-benzimida-
zol-5-sulfon-saure sowie ihre Kalium-, Natrium- und Triethanol-aminsalze.

[0095] Durch Kombination von einer oder mehrerer der genannten Verbindungen mit UV-Filterwirkung kann
die Schutzwirkung gegen schadliche Einwirkungen der UV-Strahlung optimiert werden.

[0096] Alle genannten UV-Filter kdnnen auch in verkapselter Form eingesetzt werden. Insbesondere ist es
von Vorteil organische UV-Filter in verkapselter Form einzusetzen. Im Einzelnen ergeben sich die folgende Vor-
teile:
— Die Hydrophilie der Kapselwand kann unabhangig von der L&slichkeit des UV-Filters eingestellt werden.
So kénnen beispielsweise auch hydrophobe UV-Filter in rein wassrige Zubereitungen eingearbeitet werden.
Zudem wird der haufig als unangenehm empfundene 6lige Eindruck beim Auftragen der hydrophobe UV-Fil-
ter enthaltenden Zubereitung unterbunden.
— Bestimmte UV-Filter, insbesondere Dibenzoylmethanderivate, zeigen in kosmetischen Zubereitungen nur
eine verminderte Photostabilitdt. Durch Verkapselung dieser Filter oder von Verbindungen, die die Photo-
stabilitat dieser Filter beeintrachtigen, wie beispielsweise Zimtsaurederivate, kann die Photostabilitat der
gesamten Zubereitung erhoht werden.
— In der Literatur wird immer wieder die Hautpenetration durch organische UV-Filter und das damit verbun-
dene Reizpotential beim direkten Auftragen auf die menschliche Haut diskutiert. Durch die hier vorgeschla-
gene Verkapselung der entsprechenden Substanzen wird dieser Effekt unterbunden.
— Allgemein kdnnen durch Verkapselung einzelner UV-Filter oder anderer Inhaltstoffe Zubereitungsproble-
me, die durch Wechselwirkung einzelner Zubereitungsbestandteile untereinander entstehen, wie Kristalli-
sationsvorgange, Ausfallungen und Agglomeratbildung vermieden werden, da die Wechselwirkung unter-
bunden wird.

[0097] Daher ist es bevorzugt, wenn ein oder mehrere der oben genannten UV-Filter in verkapselter Form vor-
liegen. Vorteilhaft ist es dabei, wenn die Kapseln so klein sind, dass sie mit dem bloRen Auge nicht beobachtet
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werden kdnnen. Zur Erzielung der o. g. Effekte ist es weiterhin erforderlich, dass die Kapseln hinreichend stabil
sind und den verkapselten Wirkstoff (UV-Filter) nicht oder nur in geringem Umfang an die Umgebung abgeben.

[0098] Geeignete Kapseln kénnen Wande aus anorganischen oder organischen Polymeren aufweisen. Bei-
spielsweise wird in US 6,242,099 B1 die Herstellung geeigneter Kapseln mit Wanden aus Chitin, Chitin-Deri-
vaten oder polyhydroxylierten Polyaminen beschrieben. Besonders bevorzugt einzusetzende Kapseln weisen
Wande auf, die durch einen SolGel-Prozess, wie er in den Anmeldungen WO 00/09652, WO 00/72806 und
WO 00/71084 beschrieben ist, erhalten werden kdnnen. Bevorzugt sind hier wiederum Kapseln, deren Wande
aus Kieselgel (Silicat undefiniertes Silicium-Oxid-hydroxid) aufgebaut sind. Die Herstellung entsprechender
Kapseln ist dem Fachmann beispielsweise aus den zitierten Patentanmeldungen bekannt, deren Inhalt aus-
dricklich auch zum Gegenstand der vorliegenden Anmeldung gehért.

[0099] Dabei sind die Kapseln in erfindungsgemaf einzusetzenden Zubereitungen vorzugsweise in solchen
Mengen enthalten, die gewahrleisten, dass die verkapselten UV-Filter in den oben angegebenen Gewichtspro-
zentverhaltnissen in der Zubereitung vorliegen.

[0100] Die erfindungsgemal einzusetzenden Zubereitungen kénnen daruber hinaus weitere Ubliche haut-
schonende oder hautpflegende Wirkstoffe enthalten. Dies kdnnen prinzipiell alle den Fachmann bekannten
Wirkstoffe sein.

[0101] Besonders bevorzugte Wirkstoffe, insbesondere fir hautpflegende Zubereitungen, sind beispielswei-
se auch sogenannte kompatible Solute. Es handelt sich dabei um Substanzen, die an der Osmoregulation von
Pflanzen oder Mikroorganismen beteiligt sind und aus diesen Organismen isoliert werden kénnen. Unter den
Oberbegriff kompatible Solute werden dabei auch die in der Deutschen Patentanmeldung DE-A-10133202 be-
schriebenen Osmolyte gefasst. Geeignete Osmolyte sind beispielsweise die Polyole, Methylamin- Verbindun-
gen und Aminosduren sowie jeweils deren Vorstufen. Als Osmolyte werden im Sinne der Deutschen Patentan-
meldung DE-A-10133202 insbesondere Substanzen aus der Gruppe der Polyole, wie beispielsweise myo-Ino-
sitol, Mannitol oder Sorbitol und/oder einer oder mehrere der nachfolgend genannten osmolytisch wirksamen
Stoffe verstanden: Taurin, Cholin, Betain, Phosphorylcholin, Glycerophosphorylcholine, Glutamin, Glycin,
a-Alanin, Glutamat, Aspartat, Prolin, und Taurin. Vorstufen dieser Stoffe sind beispielsweise Glucose, Gluco-
se-Polymere, Phosphatidylcholin, Phosphatidylinositol, anorganische Phosphate, Proteine, Peptide und Poly-
aminsauren. Vorstufen sind z. B. Verbindungen, die durch metabolische Schritte in Osmolyte umgewandelt
werden.

[0102] In den erfindungsgemalen Zubereitungen oder Mischungen kdnnen kompatible Solute, wie zuvor be-
schrieben, vorzugsweise in Mengen bis zu 15 Gew.-% eingesetzt werden.

[0103] Insbesondere bevorzugt ist es dabei, wenn die kompatiblen Solute ausgewabhlt sind aus Di-myo-inosi-
tol-phosphat (DIP), cyclisches 2,3-diphosphoglycerat (cDPG), 1,1-Diglycerin-Phosphat (DGP), 3-Mannosylgly-
cerat (Firoin), B-Mannosylglyceramid (Firoin-A) oder/und Di-mannosyl-di-inositolphosphat (DMIP) oder Mi-
schungen davon.

[0104] Ferner kénnen die erfindungsgemallen Zubereitungen oder Mischungen mindestens einen Selbst-
brauner als weiteren Inhaltsstoff enthalten.

[0105] Als vorteilhafte Selbstbrauner kénnen unter anderem eingesetzt werden:

HC=0 H,C-OH
HC=0 HC=0 CH, HC|3-O
H(|3-O c|:=o c|:H2 C=0
H2(|3-O H2(|3-OH H(|3=O H2C|3-OH

Glycerolaldehyd Hydroxymethylglyoxal y-Dialdehyd Erythrulose
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HzClJ-OH
C=0 O
| OH
HC-OH
| OH
HC-OH o)
HC=0
6-Aldo-D-Fructose Ninhydrin

[0106] Fernerist das 5-Hydroxy-1,4-naphtochinon (Juglon) zu nennen, das aus den Schalen frischer Walnis-
se extrahiert wird

O

OH O
5-Hydroxy-1,4-naphtochinon (Juglon)

sowie das in den Henna-Blattern vorkommende 2-Hydroxy-1,4-naphtochinon (Lawson).

0]
OH

2-Hydroxy-1,4-naphtochinon (Lawson)

[0107] Ganz besonders bevorzugt ist das 1,3-Dihydroxyaceton (DHA), ein im menschlichen Kdrper vorkom-
mender dreiwertiger Zucker und dessen Derivate

H2<|:-0H
C=0

H,C-OH

1,3-Dihydroxyaceton (DHA)
[0108] Die a-Aminosaurederivate und die schwerldslichen Substanzen sowie die gegebenenfalls weiteren
Wirkstoffe kénnen in der Gblichen Weise, beispielsweise durch Mischen, in kosmetische oder dermatologische
Zubereitungen eingearbeitet werden.
[0109] Geeignet sind Zubereitungen fiir eine duflerliche Anwendung, beispielsweise als Creme, Lotion, Gel,
oder als Lésung, die auf die Haut aufgespriiht werden kann. Fir eine innerliche Anwendung sind Darreichungs-

formeln wie Kapseln, Dragees, Pulver, Tabletten-Losungen oder Lésungen geeignet.

[0110] Als Anwendungsform der einzusetzenden Zubereitungen seien z. B. genannt: Lésungen, Suspensio-
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nen, Emulsionen, PIT-Emulsionen, Pasten, Salben, Gele, Cremes, Lotionen, Puder, Seifen, tensidhaltige Rei-
nigungspraparate, Ole, Aerosole und Sprays. Bevorzugte Anwendungsformen sind auch Shampoos, Sonnen-
bader und Duschbader, die auch als sog. ,Spray Tanning, Airbrush Tanning oder Sonnenduschen "aus kom-
merziellen Selbstbraunungs-Studios bekannt sind.

[0111] Bevorzugte Hilfsstoffe stammen aus der Gruppe der Konservierungsstoffe, Stabilisatoren, Lésungs-
vermittler, Farbemittel, Geruchsverbesserer.

[0112] Salben, Pasten, Cremes und Gele kénnen die Ublichen Tragerstoffe enthalten, z. B. tierische und
pflanzliche Fette, Wachse, Paraffine, Starke, Traganth, Cellulosederivate, Polyethylenglykole, Silicone, Bento-
nite, Kieselsaure, Talkum und Zinkoxid oder Gemische dieser Stoffe.

[0113] Puder und Sprays kénnen die ublichen Tragerstoffe enthalten, z. B. Milchzucker, Talkum, Kieselsaure,
Aluminiumhydroxid, Calciumsilikat und Polyamid-Pulver oder Gemische dieser Stoffe. Sprays kénnen zuséatz-
lich die Ublichen leichtflichtigen, verflissigten Treibmittel, z. B. Chlorfluorkohlenwasserstoffe, Propan/Butan
oder Dimethylether, enthalten. Auch Druckluft ist vorteilhaft zu verwenden.

[0114] Ldésungen und Emulsionen kdnnen die Ublichen Tragerstoffe wie Lésungsmittel, Lésungsvermittler und
Emulgatoren, z. B. Wasser, Ethanol, Isopropanol, Ethylcarbonat, Ethylacetat, Benzylalkohol, Benzylbenzoat,
Propylenglykol, 1,3-Butylglykol, Ole, insbesondere Baumwollsaatél, Erdnussél, Maiskeimél, Olivendl, Rizinus-
0l und Sesamol, Glycerinfettsaureester, Polyethylenglykole und Fettsaureester des Sorbitans oder Gemische
dieser Stoffe enthalten.

[0115] Suspensionen kdnnen die tblichen Tragerstoffe wie fliissige Verdiinnungsmittel, z. B. Wasser, Ethanol
oder Propylenglykol, Suspendiermittel, z. B. ethoxylierte Isostearylalkohole, Polyoxyethylensorbitester und Po-
lyoxyethylensorbitanester, mikrokristalline Cellulose, Aluminiummetahydroxid, Bentonit, Agar-Agar und Tra-
ganth oder Gemische dieser Stoffe enthalten.

[0116] Seifen kénnen die Ublichen Tragerstoffe wie Alkalisalze von Fettsauren, Salze von Fettsdurehalbes-
tern, Fettsaureeiweilhydrolysaten, Isothionate, Lanolin, Fettalkohol, Pflanzendle, Pflanzenextrakte, Glycerin,
Zucker oder Gemische dieser Stoffe enthalten.

[0117] Tensidhaltige Reinigungsprodukte kdnnen die tUblichen Tragerstoffe wie Salze von Fettalkoholsulfaten,
Fettalkoholethersulfaten, Sulfobernsteinsaurehalbestern, Fettsdureeiweilhydrolysaten, Isothionate, Imidazoli-
niumderivate, Methyltaurate, Sarkosinate, Fettsaureamidethersulfate, Alkylamidobetaine, Fettalkohole, Fett-
saureglyceride, Fettsaurediethanolamide, pflanzliche und synthetische Ole, Lanolinderivate, ethoxylierte Gly-
cerinfettsaureester oder Gemische dieser Stoffe enthalten.

[0118] Gesichts- und Kérperdle kdnnen die iiblichen Tragerstoffe wie synthetische Ole wie Fettsaureester,
Fettalkohole, Silikonéle, natiirliche Ole wie Pflanzenéle und élige Pflanzenausziige, Paraffindle, Lanolinéle
oder Gemische dieser Stoffe enthalten.

[0119] Weitere typische kosmetische Anwendungsformen sind auch Lippenstifte, Lippenpflegestifte, Puder-,
Emulsions- und Wachs-Make up sowie Sonnenschutz-, Pra-Sun- und After-Sun-Praparate.

[0120] Zu den bevorzugten Zubereitungsformen gehéren insbesondere auch Emulsionen.

[0121] Emulsionen sind vorteilhaft und enthalten z. B. die genannten Fette, Ole, Wachse und anderen Fett-
korper, sowie Wasser und einen Emulgator, wie er Ublicherweise fur einen solchen Typ der Zubereitung ver-
wendet wird.

[0122] Die Lipidphase kann vorteilhaft gewahlt werden aus folgender Substanzgruppe:
— Mineraldle, Mineralwachse
- Ole, wie Triglyceride der Caprin- oder der Caprylséure, ferner natirliche Ole wie z. B. Rizinusdl;
— Fette, Wachse und andere naturliche und synthetische Fettkdrper, vorzugsweise Ester von Fettsauren mit
Alkoholen niedriger C-Zahl, z. B. mit Isopropanol, Propylenglykol oder Glycerin, oder Ester von Fettalkoho-
len mit Alkansauren niedriger C-Zahl oder mit Fettsauren;
— Silikondle wie Dimethylpolysiloxane, Diethylpolysiloxane, Diphenylpolysiloxane sowie Mischformen dar-
aus.
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[0123] Die Olphase der Emulsionen, Oleogele bzw. Hydrodispersionen oder Lipodispersionen im Sinne der
vorliegenden Erfindung wird vorteilhaft gewahlt aus der Gruppe der Ester aus gesattigtem und/oder ungesat-
tigten, verzweigten und/oder unverzweigten Alkancarbonsauren einer Kettenlange von 3 bis 30 C-Atomen und
gesattigten und/oder ungesattigten, verzweigten und/oder unverzweigten Alkoholen einer Kettenlange von 3
bis 30 C-Atomen, aus der Gruppe der Ester aus aromatischen Carbonsaure und gesattigten und/oder unge-
sattigten, verzweigten und/oder unverzweigten Alkoholen einer Kettenlange von 3 bis 30 C-Atomen. Solche
Esterdle kdbnnen dann vorteilhaft gewahlt werden aus der Gruppe Isopropylmyristat, Isopropylpalmitat, Isopro-
pylstearat, Isopropyloleat, n-Butylstearat, n-Hexyllaurat, n-Decyloleat, Isooctylstearat, Isononylstearat, Isono-
nylisononanoat, 2-Ethylhexylpalmitat, 2-Ethylhexyllaurat, 2-Hexaldecylstearat, 2-Octyldodecylpalmitat, Oleylo-
leat, Oleylerucat, Erucyloleat, Erucylerucat sowie synthetische, halbsynthetische und nattirliche Gemische sol-
cher Ester, z. B. Jojobadl.

[0124] Ferner kann die Olphase vorteilhaft gewahlt werden aus der Gruppe der verzweigten und unverzweig-
ten Kohlenwasserstoffe und -wachse, der Silikondle, der Dialkylether, der Gruppe der gesattigten oder unge-
sattigten, verzweigten oder unverzweigten Alkohole, sowie der Fettsauretriglyceride, namentlich der Triglyce-
rinester gesattigter und/oder ungesattigter, verzweigter und/oder unverzweigter Alkancarbonsauren einer Ket-
tenlange von 8 bis 24, insbesondere 12-18 C-Atomen. Die Fettsauretriglyceride kdnnen beispielsweise vorteil-
haft gewahlt werden aus der Gruppe der synthetischen, halbsynthetischen und natiirlichen Ole, z. B. Olivenél,
Sonnenblumendl, Sojadl, Erdnussdl, Rapsol, Mandeldl, Palmél, Kokosol, Palmkerndl und dergleichen mehr.

[0125] Auch beliebige Abmischungen solcher OI- und Wachskomponenten sind vorteilhaft im Sinne der vor-
liegenden Erfindung einzusetzen. Es kann auch gegebenenfalls vorteilhaft sein, Wachse, beispielsweise Ce-
tylpalmitat, als alleinige Lipidkomponente der Olphase einzusetzen.

[0126] Die wassrige Phase der einzusetzenden Zubereitungen enthalt gegebenenfalls vorteilhaft Alkohole,
Diole oder Polyole niedriger C-Zahl, sowie deren Ether, vorzugsweise Ethanol, Isopropanol, Propylenglykol,
Glycerin, Ethylenglykol, Ethylenglykolmonoethyl- oder -monobutylether, Propylenglykolmonomethyl, -monoe-
thyl- oder- -monobutylether, Diethylenglykolmonomethyl- oder -monoethylether und analoge Produkte, ferner
Alkohole niedriger C-Zahl, z. B. Ethanol, Isopropanol, 1,2-Propandiol, Glycerin sowie insbesondere ein oder
mehrere Verdickungsmittel, welches oder welche vorteilhaft gewahlt werden kénnen aus der Gruppe Silicium-
dioxid, Aluminiumsilikate, Polysaccharide bzw. deren Derivate, z. B. Hyaluronsaure, Xanthangummi, Hydroxy-
propylmethylcellulose, besonders vorteilhaft aus der Gruppe der Polyacrylate, bevorzugt ein Polyacrylat aus
der Gruppe der sogenannten Carbopole, beispielsweise Carbopole der Typen 980, 981, 1382, 2984, 5984, je-
weils einzeln oder in Kombination.

[0127] Insbesondere werden Gemische der vorstehend genannten Lésemittel verwendet. Bei alkoholischen
Lésemitteln kann Wasser ein weiterer Bestandteil sein.

[0128] Emulsionen sind vorteilhaft und enthalten z. B. die genannten Fette, Ole, Wachse und anderen Fett-
koérper, sowie Wasser und einen Emulgator, wie er Gblicherweise flir einen solchen Typ der Formulierung ver-
wendet wird.

[0129] In einer bevorzugten Ausflihrungsform enthalten die einzusetzenden Zubereitungen hydrophile Tensi-
de. Die hydrophilen Tenside werden bevorzugt gewahlt aus der Gruppe der Alkylglucoside, der Acyllactylate,
der Betaine sowie der Cocoamphoacetate.

[0130] Es ist ebenfalls von Vorteil, naturliche oder synthetische Roh- und Hilfsstoffe bzw. Gemische einzuset-
zen, welche sich durch einen wirksamen Gehalt an den erfindungsgemaf verwendeten Wirkstoffen auszeich-
nen, beispielsweise Plantaren® 1200 (Henkel KGaA), Oramix® NS 10 (Seppic).

[0131] Die kosmetischen und dermatologischen Zubereitungen kénnen in verschiedenen Formen vorliegen.
So kdnnen sie z. B. eine LOsung, eine wasserfreie Zubereitung, eine Emulsion oder Mikroemulsion vom Typ
Wasser-in-Ol (W/O) oder vom Typ Ol-in-Wasser (O/W), eine multiple Emulsion, beispielsweise vom Typ Wa-
ser-in-Ol-in-Wasser (W/O/W), ein Gel, einen festen Stift, eine Salbe oder auch ein Aerosol darstellen. Es ist
auch vorteilhaft, Ectoine in verkapselter Form darzureichen, z. B. in Kollagenmatrices und anderen ublichen
Verkapselungsmaterialien, z. B. als Celluloseverkapselungen, in Gelatine, Wachsmatrices oder liposomal ver-
kapselt. Insbesondere Wachsmatrices wie sie in der DE-A-43 08 282 beschrieben werden, haben sich als
glnstig herausgestellt. Bevorzugt werden Emulsionen. O/W-Emulsinen werden besonders bevorzugt. Emulsi-
onen, W/O-Emulsionen und O/W-Emulsionen sind in tblicher Weise erhaltlich.
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[0132] Als Emulgatoren kdnnen beispielsweise die bekannten W/O- und O/W-Emulgatoren verwendet wer-
den. Es ist vorteilhaft, weitere ibliche Co-Emulgatoren in den bevorzugten O/W-Emulsionen zu verwenden.

[0133] Vorteilhaft werden als Co-Emulgatoren beispielsweise O/W-Emulgatoren gewahlt, vornehmlich aus
der Gruppe der Substanzen mit HLB-Werten von 11-16, ganz besonders vorteilhaft mit HLB-Werten von
14,5-15,5, sofern die O/W-Emulgatoren gesattigte Reste R und R' aufweisen. Weisen die O/W-Emulgatoren
ungesattigte Reste R und/oder R' auf, oder liegen Isoalkylderivate vor, so kann der bevorzugte HLB-Wert sol-
cher Emulgatoren auch niedriger oder dariber liegen.

[0134] Es ist von Vorteil, die Fettalkoholethoxylate aus der Gruppe der ethoxylierten Stearylalkhole, Cetylal-
kohole, Cetylstearylalkohole (Cetearylalkohole) zu wahlen. Insbesondere bevorzugt sind: Polyethylengly-
col(13)stearylether (Steareth-13), Polyethylenglycol(14)stearylether (Steareth-14), Polyethylenglycol(15)stea-
rylether (Steareth-15), Polyethylenglycol(16)stearylether (Steareth-16), Polyethylenglycol(17)stearylether
(Steareth-17),Polyethylenglycol(18)stearylether  (Steareth-18), Polyethylenglycol(19)stearylether (Stea-
reth-19), Polyethylenglycol(20)stearylether (Steareth-20), Polyethylenglycol(12)isostearylether (Isostea-
reth-12), Polyethylenglycol(13)isostearylether (Isosteareth-13), Polyethylenglycol(14)isostearylether (Isostea-
reth-14), Polyethylenglycol(15)isostearylether (Isosteareth-15), Polyethylenglycol(16)isostearylether (Isostea-
reth-16), Polyethylenglycol(17)isostearylether (Isosteareth-17), Polyethylenglycol(18)isostearylether (Isostea-
reth-18), Polyethylenglycol(19)isostearylether (Isosteareth-19), Polyethylenglycol(20)isostearylether (Isostea-
reth-20), Polyethylenglycol(13)cetylether (Ceteth-13), Polyethylenglycol(14)cetylether (Ceteth-14), Polyethy-
lenglycol(15)cetylether (Ceteth-15), Polyethylenglycol(16)cetylether (Ceteth-16), Polyethylenglycol(17)cetyle-
ther (Ceteth-17), Polyethylenglycol(18)cetylether (Ceteth-18), Polyethylenglycol(19)cetylether (Ceteth-19), Po-
lyethylen-glycol(20)cetylether (Ceteth-20), Polyethylenglycol(13)isocetylether (Isoceteth-13), Polyethylengly-
col(14)isocetylether (Isoceteth-14), Polyethylenglycol(15)isocetylether (Isoceteth-15), Polyethylengly-
col(16)isocetylether (Isoceteth-16), Polyethylenglycol(17)isocetylether (Isoceteth-17), Polyethylengly-
col(18)isocetylether (Isoceteth-18), Polyethylenglycol(19)isocetylether (Isoceteth-19), Polyethylengly-
col(20)isocetylether (Isaceteth-20), Polyethylenglycol(12)oleylether (Oleth-12), Polyethylenglycol(13)oleyle-
ther (Oleth-13), Polyethylenglycol(14)oleylether (Oleth-14), Polyethylenglycol(15)oleylether (Oleth-15), Polye-
thylenglycol(12)laurylether (Laureth-12), Polyethylenglycol(12)isolaurylether (Isolaureth-12), Polyethylengly-
col(13)cetylstearylether (Ceteareth-13), Polyethylenglycol(14)cetylstearylether (Ceteareth-14), Polyethylen-
glycol(15)cetylstearylether (Ceteareth-15), Polyethylenglycol(16)cetylstearylether (Ceteareth-16), Polyethy-
lenglycol(17)cetylstearylether (Ceteareth-17), Polyethylenglycol(18)cetyistearylether (Ceteareth-18), Polye-
thylenglycol(19)cetylstearylether (Ceteareth-19), Polyethylenglycol(20)cetylstearylether (Ceteareth-20).

[0135] Es ist ferner von Vorteil, die Fettsdureethoxylate ausfolgender Gruppe zu wahlen: Polyethylengly-
col(20)stearat, Polyethylenglycol(21)stearat, Polyethylenglycol(22)stearat, Polyethylenglycol(23)stearat, Poly-
ethylenglycol(24)stearat, Polyethylenglycol(25)stearat, Polyethylenglycol(12)isostearat, Polyethylengly-
col(13)isostearat, Polyethylenglycol(14)isostearat, Polyethylenglycol(15)isostearat, Polyethylenglycol(16)iso-
stearat, Polyethylenglycol(17)isostearat, Polyethylenglycol(18)isostearat, Polyethylenglycol(19)isostearat, Po-
lyethylenglycol(20)isostearat, Polyethylenglycol(21)isostearat, Polyethylenglycol(22)isostearat, Polyethylen-
glycol(23)isostearat, Polyethylenglycol(24)isostearat, = Polyethylenglycol(25)isostearat, Polyethylengly-
col(12)oleat, Polyethylenglycol(13)oleat, Polyethylenglycol(14)oleat, Polyethylenglycol(15)oleat, Polyethylen-
glycol(16)oleat, Polyethylenglycol(17)oleat, Polyethylenglycol(18)oleat, Polyethylenglycol(19)oleat, Polyethy-
lenglycol(20)oleat.

[0136] Als ethoxylierte Alkylethercarbonsaure bzw. deren Salz kann vorteilhaft das Natriumlaureth-11-carbo-
xylat verwendet werden. Als Alkylethersulfat kann Natrium Laureth1-4sulfat vorteilhaft verwendet werden. Als
ethoxyliertes Cholesterinderivat kann vorteilhaft Polyethylenglycol(30)Cholesterylether verwendet werden.
Auch Polyethylenglycol(25)Sojasterol hat sich bewahrt. Als ethoxylierte Triglyceride kénnen vorteilhaft die Po-
lyethylenglycol(60) Evening Primrose Glycerides verwendet werden (Evening Primrose = Nachtkerze).

[0137] Weiterhin ist von Vorteil, die Polyethylenglycolglycerinfettsaureester aus der Gruppe Polyethylengly-
col(20)glyceryllaurat, Polyethylenglycol(21)glyceryllaurat, Polyethylenglycol)(22)glyceryllaurat, Polyethylen-
glycol(23)glyceryllaurat, Polyethylenglycol(6)glycerylcaprat/cprinat, Polyethylenglycol(20)glyceryloleat, Polye-
thylenglycol)(20)glycerylisostearat, Polyethylenglycol(18)glyceryloleat(cocoat) zu wahlen.

[0138] Es ist ebenfalls glinstig, die Sorbitanester aus der Gruppe Polyethylenglycol(20)sorbitanmonolaurat,

Polyethylenglycol(20)sorbitanmonostearat, Polyethylenglycol(20)sorbitanmonoisostearat, Polyethylengly-
col(20)sorbitanmonopalmitat, Polyethylenglycol(20)sorbitanmonooleat zu wahlen.
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[0139] Als fakultative, dennoch erfindungsgemaf gegebenenfalls vorteilhafte W/O-Emulgatoren kénnen ein-
gesetzt werden:

Fettalkohole mit 8 bis 30 Kohlenstoffatomen, Monoglycerinester gesattigter und/oder ungesattigter, verzweig-
ter und/oder unverzweigter Alkancarbonsauren einer Kettenlange von 8 bis 24, insbesondere 12-18 C-Atome,
Diglycerinester gesattigter und/oder ungesattigter, verzweigter und/oder unverzweigter Alkancarbonsauren ei-
ner Kettenlange von 8 bis 24, insbesondere 12-18 C-Atomen, Monoglycerinether gesattigter und/oder unge-
sattigter, verzweigter und/oder unverzweigter Alkohole einer Kettenlange von 8 bis 24, insbesondere 12-18
C-Atomen, Diglycerinether gesattigter und/oder ungesattigter, verzweigter und/oder unverzweigter Alkohole ei-
ner Kettenlange von 8 bis 24, insbhesondere 12-18 C-Atomen, Propylenglycolester gesattigter und/oder unge-
sattigter, verzweigter und/oder unverzweigter Alkancarbonsauren einer Kettenlange von 8 bis 24, insbesonde-
re 12-18 C-Atomen sowie Sorbitanester gesattigter und/oder ungesattigter, verzweigter und/oder unverzweig-
ter Alkancarbonsauren einer Kettenlange von 8 bis 24, insbesondere 12-18 C-Atomen.

[0140] Insbesondere vorteilhafte W/O-Emulgatoren sind Glycerylmonostearat, Glycerylmonoisostearat, Gly-
cerylmonomyristat, Glycerylmonooleat, Diglycerylmonostearat, Diglycerylmonoisostearat, Propylenglycolmo-
nostearat, Propylenglycolmonoisostearat, Propylenglycolmonocaprylat, Propylengiycolmonolaurat, Sorbitan-
monoisostearat, Sorbitanmonolaurat, Sorbitanmonocaprylat, Sorbitanmonoisooleat, Saccharosedistearat, Ce-
tylalkohol, Stearylalkohol, Arachidylalkohol, Behenylalkohol, Isobehenylalkohol, Selachylalkohol, Chimylalko-
hol, Polyethylenglycol(2)stearylether (Steareth-2), Glycerylmonolaurat, Glycerylmonocaprinat, Glycerylmono-
caprylat.

[0141] Erfindungsgemaf bevorzugte Zubereitungen eignen sich auch zum Schutz menschlicher Haut gegen
Alterungsprozesse sowie vor oxidativem Stress, d. h. gegen Schadigungen durch Radikale, wie sie z. B. durch
Sonneneinstrahlung, Warme oder andere Einfllisse erzeugt werden. Dabei liegt sie in verschiedenen, fir diese
Anwendung Ublicherweise verwendeten Darreichungsformen vor. So kann sie insbesondere als Lotion oder
Emulsion, wie als Creme oder Milch (O/W, W/O, O/W/O, W/O/W), in Form 6lig-alkoholischer, 6lig-wassriger
oder wassrig-alkoholischer Gele bzw. Lésungen, als feste Stifte vorliegen oder als Aerosol konfektioniert sein.

[0142] Die Zubereitung kann kosmetische Adjuvantien enthalten, welche in dieser Art von Zubereitungen ub-
licherweise verwendet werden, wie z. B. Verdickungsmittel, weichmachende Mittel, Befeuchtungsmittel, grenz-
flachenaktive Mittel, Emulgatoren, Konservierungsmittel, Mittel gegen Schaumbildung, Parfums, Wachse, La-
nolin, Treibmittel, Farbstoffe und/oder Pigmente, welche das Mittel selbst oder die Haut farben, und andere in
der Kosmetik gewdhnlich verwendete Ingredienzien.

[0143] Man kann als Dispersions- bzw. Solubilisierungsmittel ein Ol, Wachs oder sonstigen Fettkérper, einen
niedrigen Monoalkohol oder ein niedriges Polyol oder Mischungen davon verwenden. Zu den besonders be-
vorzugten Monoalkoholen oder Polyolen zahlen Ethanol, i-Propanol, Propylenglykol, Glycerin und Sorbit.

[0144] Eine bevorzugte Ausfiuhrungsform der Erfindung ist eine Emulsion, welche als Schutzcreme oder
-milch vorliegt und beispielsweise Fettalkohole, Fettsduren, Fettsdureester, insbesondere Triglyceride von
Fettsauren, Lanolin, natiirliche und synthetische Ole oder Wachse und Emulgatoren in Anwesenheit von Was-
ser enthalt.

[0145] Weitere bevorzugte Ausflihrungsformen stellen 6lige Lotionen auf Basis von naturlichen oder synthe-
tischen Olen und Wachsen, Lanolin, Fettséureestern, insbesondere Triglyceriden von Fettsauren, oder 6lig-al-
koholische Lotionen auf Basis eines Niedrigalkohols, wie Ethanol, oder eines Glycerols, wie Propylenglykol,
und/oder eines Polyols, wie Glycerin, und Olen, Wachsen und Fettsaureestern, wie Triglyceriden von Fetts&u-
ren, dar.

[0146] Die Zubereitung kann auch als alkoholisches Gel vorliegen, welches einen oder mehrere Niedrigalko-
hole oder -polyole, wie Ethanol, Propylenglykol oder Glycerin, und ein Verdickungsmittel, wie Kieselerde um-
fasst. Die 6lig-alkoholischen Gele enthalten auRerdem natiirliches oder synthetisches Ol oder Wachs.

[0147] Die festen Stifte bestehen aus natiirlichen oder synthetischen Wachsen und Olen, Fettalkoholen, Fett-
sauren, Fettsdureestern, Lanolin und anderen Fettkdrpern.

[0148] Ist eine Zubereitung als Aerosol konfektioniert, verwendet man in der Regel die Ublichen Treibmittel,
wie Alkane, Fluoralkane und Chlorfluoralkane, bevorzugt Alkane.

[0149] Die einzusetzenden Zubereitungen kdnnen dabei mit Hilfe von Techniken hergestellt werden, die dem
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Fachmann wohl bekannt sind.

[0150] Ein Verfahren zur Herstellung einer erfindungsgemaRen Zubereitung, wie zuvor beschrieben kann ein
Vermischen des mindestens einen a-Aminosaurederivats mit mindestens einer schwerléslichen Substanz und
einem fir topische Anwendungen geeigneten Trager, beispielsweise einem kosmetisch, pharmazeutisch oder
dermatologisch geeigneten Trager, sein. Das Vermischen kann ein Lésen, Emulgieren oder Dispergieren in
dem Trager zur Folge haben.

[0151] Auch ohne weitere Ausfihrungen wird davon ausgegangen, dass ein Fachmann die obige Beschrei-
bung in weitestem Umfang nutzen kann. Die bevorzugten Ausfliihrungsformen und Beispiele sind deswegen
lediglich als beschreibende, keinesfalls als in irgendeiner Weise limitierende Offenbarung aufzufassen. Die
vollstandige Offenbarung aller vor- und nachstehend aufgefihrten Anmeldungen und Veréffentlichungen sind
durch Bezugnahme in diese Anmeldung eingefihrt.

[0152] Die Gewichtsprozentverhaltnisse der einzelnen Inhaltsstoffe in den Zubereitungen der Beispiele geho-
ren ausdrucklich zur Offenbarung der Beschreibung und kénnen daher als Merkmale herangezogen werden.

[0153] Die im folgenden angefihrten Beispiele fir den erfindungsgemaflen Gegenstand dienen lediglich der
Erlauterung und engen die vorliegende Erfindung keineswegs in irgendeiner Weise ein. Im tbrigen ist die be-
schriebene Erfindung im gesamten beanspruchten Bereich ausfiihrbar. Alle Verbindungen oder Komponenten,
die in den Zubereitungen verwendet werden kénnen, sind entweder bekannt und kauflich erhaltlich oder kén-
nen nach bekannten Methoden synthetisiert werden. Es werden die INCI-Namen der verwendeten Rohstoffe
angegeben (die INCI-Namen werden definitionsgemaR in englischer Sprache angegeben).

Beispiele
Steigerung der Ldslichkeiten von Tilirosid und 5,7-Diydroxy-2-methylchromon:

[0154] Zunachst werden jeweils 4%-ige Ectoinldsungen in Wasser sowie in einem Wasser-Ethanol-Gemisch
(3:1) angesetzt. Der zu I6sende Wirkstoff wird anschlieRend zu 1% bzw. 1,5% in beide Ectoinlésungen einge-
arbeitet. Als Vergleich dienen die jeweiligen ectoinfreien Ansatze. Die Bewertung der Ldslichkeitsteigerung
durch Ectoin erfolgte visuell (klare Losung in Kombination mit Ectoin, triilbe Lésungen in Abwesenheit von Ec-
toin).

OH
HO N 0
F
OH \\\OH
HO 0 CHj
OH
O OH O
OH
Tilirosid 5,7-Diydroxy-2-methylchromon
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Ethanol/Wasser 3:1 4% Ectoin in Ethanol/Wasser 3:1
Tilirosid, 1% tribe L6sung klare Losung
5,7-Dihydroxy-2-methylchromon, | tribe Lésung klare Losung
1,5%

Steigerung der L&slichkeit von Phenylbenzimidazolsulfonsaure (PBSA):

[0155] Es werden zunachst je 4%ige wassrige Losungen von Ectoin, Kreatinin und Pyrrolidoncarbonsaure
hergestellt. AnschlieBend wird der Wirkstoff PBSA im Uberschuss in die Lésung eindispergiert. Der pH-Wert
der Suspension wird auf 4,6 eingestellt. Ungeldster Wirkstoff wird nach 1-stiindigem Ruhren abfiltriert. Der ge-
I6ste Wirkstoffanteil wird per Hochleistungsflissigchromatographie bestimmt. Als Vergleich dient der Versuch
ohne Losungsvermittler. Im Fall des Lésens von PBSA in wassriger Kreatininldsung wird zusatzlich die Lds-
lichkeit bei pH 5,7 ermittelt, d. h. in diesem Fall wird nicht auf pH 4,6 zurlickgestellt.

HO3S N
)

N

H

Phenylbenzimidazolsulfonsaure (PBSA)
Ergebnisse:

Loslichkeit von PSBA in Wasser (pH Wert der Dispersion auf 4,6 eingestellt): 0,34 g/L
Léslichkeit von PSBA in Wasser enthaltend 4% Ectoin (pH Wert der Dispersion 0,60 g/L
auf 4,6 eingestellt):

Loslichkeit von PSBA in Wasser enthaltend 4% Kreatinin (pH Wert der Dispersion 0,94 g/L
auf 4,6 eingestellt):

Loslichkeit von PSBA in Wasser enthaltend 4% Kreatinin (pH Wert der Dispersion 8,50 g/L
5,7):

Loslichkeit von PSBA in Wasser enthaltend 4% Pyrrolidoncarbonsaure (pH Wert 0,34 g/L
der Dispersion auf 4,6 eingestellt):

[0156] Beispiele fir kosmetische Rezepturen enthaltend verschiedene Mischung M1, M2, M3, wie nachfol-
gend beschrieben:
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Beispielrezepturen A bis G fiir kosmetische Emulsionen

A B C D E F G
Glycerylstearat 1 1 1 1 1 1 1
Stearinsaure 3 3 3 3 3 3 3
Behenylalkohol 2 2 2 2 2 2 2
Cetylalcohol 2 2 2 2 2 2 2
Hydrierte Kokosfettglyceride 1 1 1 1 1 1 1
C12-15 Alkylbenzoat 2 2 2 2 2 2 2
Octyldodecanol 2 2 2 2 2 2 2
Octamethyltetrasiloxan (Cyclomethi- | 2 2 2 2 2 2 2
con)
Dimethylpolysiloxan (Dimethicon) 1 1 1 1 1 1 1
Dicaprylylcarbonat 4 4 2 2 2
Butylmethoxydibenzoylmethan 1 1 1 2
Ethylhexylmethoxycinnamat 2 2 4 4 6
Titandioxid (Eusolex T-Avo) 0,5 1 2 0,5 1
Methylen Bis-benzotriazolyl Tetrame- 3
thylbutylphenol (Tinosorb® M)
Bis-Ethylhexyloxyphenol Methoxy- 1 2
phenyl Triazin (Tinosorb® S)
Bis-Ethylhexyl Hydroxydimethoxy 0,5 1,0 2,0 0,5 1,5 0,25 1,5
benzylmalonat (RonaCare® AP)
Ubichinon (Q10) 0,05 0,05 0,05 0,05
Panthenol 0,5 0,5 0,5
Mischung M1 2 4 8
Mischung M2 1 2
Mischung M3 1 2
Natriumascorbylphosphat 0,3 0,3 0,3 0,3 0,3 0,3 0,3
Tocopherylacetat 0,5 0,5 0,5 0,5 0,5 0,5 0,5
Iminodisuccinat 0,2 0,2 0,2 0,2 0,2 0,2 0,2
Phenoxyethanol 0,3 0,3 0,3 0,3 0,3 0,3 0,3
p-Hydroxybenzoesaurealkylester 0,6 0,6 0,6 0,6 0,6 0,6 0,6
(Paraben)
Ethanol denaturiert 3 3 3 3 3 3 3
Carrageenan 0,1 0,1 0,1 0,1 0,1 0,1 0,1
Polyacrylsdure (Carbomer) 0,1 0,2 0,3 0,05 0,1 0,05 0,1
Glycerin 7 5 3 5 5 5 5
Parfim 0,5 0,5 0,5 0,5 0,5 0,5 0,5
NaOH/Citronensaure g. s. zur Einstellungvon pH = 5,5
Wasser Ad 100 | Ad 100 | Ad 100 | Ad 100 | Ad 100 | Ad 100 | Ad 100

Beispiele fir Mischungen M1, M2, M3:
Mischung M1:

Zusammensetzung in Gewichtsprozenten: 75% Kreatinin, 25% PBSA
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Herstellung:

[0157] 30 g Kreatinin werden unter Ruhren bei Raumtemperatur in 500 ml Wasser geldst, anschlielend wer-
den 10 g PBSA (Eusolex® 232) eingetragen. Die Lésungsmittel werden im Vakuum (60 mbar) und einer Badt-
emperatur von 50°C entfernt. Das weil3e Feststoffgemisch wird 48 h bei 200 mbar und 40°C im Trockenschrank
nachgetrocknet und anschlieRend gesiebt (100 um Sieb).

Mischung M2
Zusammensetzung in Gewichtsprozenten: 80% Ectoin, 20% Tilirosid Herstellung:

[0158] 30 g Ectoin werden unter Rihren bei Raumtemperatur in 500 ml Ethanol-Wassergemisch (3:1) gege-
ben. Anschliefend werden 7,5 g Tilirosid eingetragen. Die Lésungsmittel werden im Vakuum (60 mbar) und
einer Badtemperatur von 50°C entfernt. Das gelbe Feststoffgemisch wird 48 h bei 200 mbar und 40°C im Tro-
ckenschrank nachgetrocknet und tiber ein 100 um Sieb gegeben. Als alternative Trockungsmethode kann das
Ethanol/Wasser-Gemisch auch spriihgetrocknet werden.

Mischung M3:
Zusammensetzung in Gewichtsprozenten: 70% Kreatinin, 21% Isoquercetin, 8,5% Kieselsaure
Herstellung:
[0159] 25 g Kreatinin werden unter Rihren bei Raumtemperatur in 500 ml Ethanol-Wassergemisch (3:1) ge-
geben. AnschlieRend werden 7,5 g Isoquercetin eingetragen. Die Lésungsmittel werden im Vakuum (60 mbar)
und einer Badtemperatur von 50°C entfernt. Das gelbe Feststoffgemisch wird mit 3 g Kieselsaure versetzt, fur
48 h bei 200 mbar und 40°C im Trockenschrank nachgetrocknet und tber ein 100 um Sieb gegeben. Alternativ

zur Verwendung von Kieselsaure (z. B. Aerosile, wie Aeroperl 300/30) kénnen als alternative Trennmittel Star-
ke, Talk oder Zinkoxid verwendet werden.
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Patentanspriiche

1. Verwendung von mindestens einem a-Aminosaurederivat, dessen Salz oder Hydrat zur Léslichkeitsver-
besserung von einer oder mehreren schwerléslichen Substanzen in Wasser oder wassrigen Lésungen, da-
durch gekennzeichnet, dass das a-Stickstoffatom des mindestens einen a-Aminosaurederivates quaternar,
tertiar oder sekundar ist.

2. Verwendung nach Anspruch 1, dadurch gekennzeichnet, dass als mindestens ein a-Aminosaurederivat
ein nicht-amphotensidisches Betain, 2-Pyrrolidon-5-carbonsaure und/oder ein Derivat des Formiminoglycins
verwendet wird.

3. Verwendung nach Anspruch 1 oder 2, dadurch gekennzeichnet, dass als ein Derivat des Formiminogly-
cins mindestens eine Verbindung ausgewahlt aus der Gruppe Ectoin, Hydroxyectoin, Kreatin und Kreatinin ver-
wendet wird.

4. Verwendung nach Anspruch 3, dadurch gekennzeichnet, dass das mindestens eine a-Aminosaurederi-
vat in einer Formulierung in einer Menge von 0,05 bis 20 Gew.-% verwendet wird.

5. Verwendung nach einem oder mehreren der Anspriiche 1 bis 4, dadurch gekennzeichnet, dass das min-
destens eine a-Aminosaurederivat und die mindestens eine schwerldsliche Substanz in einem Gewichtspro-
zentverhaltnis von 10:1 bis 1,1:1 verwendet werden.

6. Verwendung nach einem oder mehreren der Anspriiche 1 bis 5, dadurch gekennzeichnet, dass die LOs-
lichkeit einer Substanz verbessert wird, deren Ldslichkeit in Wasser bei einer Temperatur zwischen 20° und
25°C unter 1 Gew.-% liegt, wenn der pH-Wert der Losung unter pH 7 liegt.

7. Verwendung nach einem oder mehreren der Anspriiche 1 bis 6, dadurch gekennzeichnet, dass die min-
destens eine schwerlésliche Substanz ausgewahlt ist aus Chromonen, Chromanonen, Flavonoiden und/oder
aromatischen Monosulfonsauren.

8. Verwendung nach einem oder mehreren der Anspriche 1 bis 7, dadurch gekennzeichnet, dass die
schwerl6sliche Substanz ausgewahilt ist aus einer Verbindung der allgemeinen Formel (1)

R5

R0 o.__R'
U]
RG R2

R* O
wobei
R" und R? gleich oder verschieden sein kénnen und steht fiir H, geradkettige oder verzweigte C,- bis C,,-Alkyl-
gruppen oder geradkettige oder verzweigte C,- bis C,,-Hydroxyalkylgruppen
R3 steht fur H oder geradkettige oder verzweigte C,- bis C,,-Alkylgruppen,
R* steht fir H oder OR’,
R® und R® gleich oder verschieden sein kdnnen und steht fir H, OH oder geradkettige oder verzweigte C,- bis
C,,-Alkenylgruppen,

R’ steht fur H oder geradkettige oder verzweigte C,- bis C,,-Alkylgruppen,
wobei mindestens zwei der Substituenten R', R?, R* bis R® verschieden von H sind.

9. Verwendung nach einem oder mehreren der Anspriche 1 bis 7, dadurch gekennzeichnet, dass die
schwerlGsliche Substanz ausgewahlt ist aus einer Verbindung der Formel (ll)
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R¥

R4 0 RY
R?
(1
R®

R37 O
wobei
R" und R? gleich oder verschieden sein kénnen und ausgewahlt sind aus
—H,

— geradkettigen oder verzweigten C,- bis C,,-Alkylgruppen,

— geradkettigen oder verzweigten C,- bis C,,-Alkenylgruppen,

— geradkettigen oder verzweigten C,- bis C,,-Hydroxyalkylgruppen,

- C,- bis C,,-Cycloalkylgruppen und/oder C,- bis C,,-Cycloalkenylgruppen, wobei die Ringe jeweils auch durch
-(CH,),-Gruppen mit n = 1 bis 3 Uberbrickt sein kdnnen

oder R" und R? durch (CH,), verbunden sind, wobei 0 fir 0, 1, 2, 3, 4, 5 oder 6 steht,
R?¥, R* und R? jeweils unabhangig voneinander ausgewahlt sind aus

- H, OH,

— geradkettigen oder verzweigten C,- bis C,,-Alkoxygruppen,

— geradkettigen oder verzweigten C,- bis C,,-Acyloxygruppen,

— geradkettigen oder verzweigten C,- bis C,,-Alkylgruppen,

— geradkettigen oder verzweigten C,- bis C,,-Alkenylgruppen,

— geradkettigen oder verzweigten C,- bis C,,-Hydroxyalkylgruppen,

und

R® steht fir H, OH, COOH, COCH,,

— geradkettigen oder verzweigten C,- bis C,,-Alkylgruppen,

— geradkettigen oder verzweigten C,- bis C,,-Alkenylgruppen,

— geradkettigen oder verzweigten C,- bis C,,-Hydroxyalkylgruppen,

— geradkettigen oder verzweigten C,- bis C,,-Alkoxygruppen,

— geradkettigen oder verzweigten C,- bis C,,-Alkylgruppen,

—geradkettigen oder verzweigten C,- bis C,-Alkoxycarbonylgruppen, oder geradkettigen oder verzweigten C,-
bis C,,-Acyloxygruppen.

10. Verwendung nach einem oder mehreren der Anspriche 1 bis 7, dadurch gekennzeichnet, dass die
schwerlGsliche Substanz ausgewahlt ist aus einer Verbindung der Formel (lII)

R10

RE o)
(1

R11
R® O

wobei

R R? und R™ gleich oder verschieden sein kénnen und jeweils unabhangig voneinander fir OH, CH,COO,
Alkoxy- oder Monoglykosid-Reste stehen, wobei die Alkoxy-Reste verzweigt und unverzweigt sein und 1 bis 8
C-Atome aufweisen kénnen,

R" ein Mono- oder Diglykosid-Rest ist, wobei an diesen Glykosid-Rest jeweils Uber eine Gruppe -O-
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R'2 gebunden ist,

R die Bedeutung der Reste R® bis R’ besitzt, und
wobei ein oder mehrere Wasserstoffatome in den OH-Gruppen des oder der Glykosid-Reste jeweils unabhan-
gig voneinander auch durch Acetyl- oder durch Alkyl-Reste mit 1 bis 8 C-Atomen ersetzt sein kénnen.

11. Verwendung nach einem oder mehreren der Anspriiche 1 bis 7, dadurch gekennzeichnet, dass die
schwerlGsliche Substanz ausgewahlt ist aus 2-Arylbenzimidazol-5-sulfonsauren, 2-Hydroxy-4-methoxybenzo-
phenon-5-sulfonsaure oder Sulfonsaure-Derivaten des 3-Benzylidencamphers.

12. Zubereitungen enthaltend mindestens ein a-Aminosaurederivat und mindestens eine aromatische Mo-
nosulfonsaure, wobei der Anteil des a-Aminosaurederivats in Gewichtsprozent grof3er ist als der Anteil der aro-
matischen Monosulfonsaure in Gewichtsprozent, bezogen auf die Zubereitung.

13. Zubereitung nach Anspruch 12, dadurch gekennzeichnet dass das mindestens eine a-Aminosaurederi-
vat, ausgewahlt wird aus 2-Pyrrolidon-5-carbonsaure, Kreatinin, Kreatin, Ectoin und Hydroxy-ectoin.

14. Zubereitung nach Anspruch 12 oder 13, dadurch gekennzeichnet, dass das mindestens eine a-Amino-
saurederivat und die mindestens eine aromatische Monosulfonsaure in einem Gewichtsprozentverhaltnis von
10:1 bis 1,1:1 enthalten sind.

15. Zubereitung nach einem oder mehreren der Anspriche 12 bis 14, dadurch gekennzeichnet, dass die
aromatische Monosulfonsaure ausgewahlt wird aus der Gruppe 2-Aylbenzimidazol-5-sulfonsaure, 2-Hydro-
xy-4-methoxybenzophenon-5-sulfonsaure oder Sulfonsaure-Derivate des 3-Benzylidencamphers.

16. Verfahren zur Herstellung einer Zubereitung nach einem oder mehreren der Anspriiche 12 bis 15, da-
durch gekennzeichnet, dass mindestens ein a-Aminosaurederivat mit mindestens einer schwerloslichen Sub-
stanz und einem fiir topische Anwendungen geeigneten Trager gemischt wird.

17. Mischung enthaltend mindestens ein a-Aminosaurederivat und mindestens eine schwerlésliche Sub-
stanz.

18. Mischung nach Anspruch 17, dadurch gekennzeichnet, dass die Mischung eine Feststoffmischung ist.

19. Mischung nach Anspruch 17 oder 18, dadurch gekennzeichnet, dass das mindestens eine a-Amino-
saurederivat und die mindestens eine schwerldsliche Substanz in einem Gewichtsprozentverhaltnis von 10:1
bis 1,1:1 enthalten ist.

20. Mischung nach einem oder mehreren der Anspriiche 17 bis 19, dadurch gekennzeichnet, dass die Mi-
schung 90 Gew.-% bis 11 Gew.-% an mindestens einem a-Aminosaurederivat und 45 Gew.-% bis 10 Gew.-%
an mindestens einer schwerldslichen Substanz enthait.

21. Mischung nach einem oder mehreren der Anspriiche 17 bis 20, dadurch gekennzeichnet, dass das
mindestens eine a-Aminosaurederivat ausgewahlt wird aus 2-Pyrrolidon-5-carbonsaure, Kreatinin, Kreatin,
Ectoin und Hydroxyectoin.

22. Mischung nach einem oder mehreren der Anspriiche 17 bis 21, dadurch gekennzeichnet, dass die min-

destens eine schwerldsliche Substanz ausgewahlt wird aus Chromonen, Chromanonen, Flavonoiden und aro-
matischen Monosulfonsauren.
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23. Mischung nach einem oder mehreren der Anspriiche 17 bis 22, dadurch gekennzeichnet, dass die min-
destens eine schwerlosliche Substanz eine aromatische Monosulfonsaure ist.

24. Mischung nach einem oder mehreren der Anspriche 17 bis 23, dadurch gkennzeichnet, dass ein
Trennmittel enthalten ist.

25. Verfahren zur Herstellung einer Mischung nach einem oder mehreren der Anspriche 17 bis 24, da-
durch gekennzeichnet, dass ein a-Aminosaurederivat in einem geeigneten Lésungsmittel gelést wird, die
schwerlGsliche Substanz und gegebenenfalls ein Trennmittel eingetragen wird und das Lésungsmittel entfernt
wird.

Es folgt kein Blatt Zeichnungen
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