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Kivonat

A taldlmany targya olyan sz4jon at alkalmazhat6 készitmény, amely pikolinsavat
¢s egy peroxilvegyiiletet vagy egy ezzel ekvivalens peroxil-vegyiilet forrast tartalmaz,
ahol a pikolinsav peroxilvegyiilethez vagy ekvivalens forrasahoz viszonyitott
modlaranya (1:30)-(100:1).

A taldlmany tovabbi targya a fenti készitmény alkalmazasa a kivetkezék kéziil
valasztott kezelésekre alkalmas gyogyszer eldéllitasara: fehérités, plakk-, szag-, fog-

szu- és fogkdképzddés megakadalyozasa.
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A talalmany targya széjon 4t alkalmazhato készitmény, amely pikolinsavat és
egy peroxilvegyiiletet vagy egy ezzel ekvivalens peroxilvegyiilet forrast tartalmaz.

A peroxilvegyiiletek, elsésorban a hidrogén-peroxid és forrasai JjOl ismert mik-
robaellenes szerek, de ezeket az emberi testre alkalmazhaté dezodorald termékekben
nem hasznaljak széles korben. Az is ismert, hogy az ilyen anyagok stabilizalasat kis
mennyiségli atmenetifém kelatképzé szerek hozzaadasaval javitjak. A dipikolinsav
erre a célra vald alkalmazasdt szamos irodalmi helyen, példaul az EP 666 307 A szamu
szabadalmi iratban ismertetik. A dipikolinsavrél az is ismert, hogy a hidrogén-peroxid
mikrobaellenes hatasét javitja - lasd az EP 845 526 A szamu szabadalmi iratot.

A WO 9007501 szdmi szabadalmi iratban a pikolinsav perkarbonsav fehérité
készitményekben stabilizald szerként val6 alkalmazasat ismertetik. A pikolinsavat kis
mennyiségben adjdk hozzd a peroxigén-vegyiiletek bomlasat katalizalé atmenetifémek

szekveszterdldsara. Az EP 1 074 607 szamu szabadalmi iratban a pikolinsavat olyan

-anyagként is ismertetik, amelyet erre a célra adott esetben alkalmaznak.

Munkénk sordn mi azt tapasztaltuk, hogy a pikolinsav és peroxil-vegyiiletek
vagy ezek ekvivalens forrasainak szinergikus elegyével kivalé mikrobaellenes hatast és
igy plakk-, fogszu- €s inygyulladaselleni védelmet érhetiink el. Azt is tapasztaltuk,
hogy a pikolinsav és peroxilvegyiiletek vagy ezek ekvivalens forrasainak szinergikus
elegyével kival6 fogfehéritd hatast érhetiink el. Korabban egyetlen irodalmi helyen
sem ismertetnek vagy javasolnak talalmany szerinti termékeket, és olyanokat sem ame-
lyekkel a talalmany szerinti mikrobaellenes és fogfehérité hatés elérhetd lenne.

Munkank soran mi azt tapasztaltuk, hogy a pikolinsav és peroxil-

-vegyliletek vagy ezek ekvivalens forrasainak szinergikus elegyével elérhetd kivalo
fogfehérité és mikrobaellenes hatés sokkal nagyobb, mint a két komponens barmelyi-
kével kiilon-kiilon. Ezen tulmenden ha a pikolinsavat az emlitett szinergikus hatas
eléréséhez elegendé mennyiségben alkalmazzuk, a termékben kisebb mennyiségii
peroxilvegyiiletet vagy ekvivalens forrasat kell alkalmazni, ami az emberi testre al-
kalmazott termékeknél nagyon lényeges elényt jelent.

Ennek megfelel8en a taldlmany elsé targya az 1. igénypontban ismertetett ter-

mék.

99035-2227C TF
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A talalmany masodik targya olyan fogfehéritésre alkalmazhaté kozmetikai elja-
ras, amelyben pikolinsavat €s egy peroxilvegyiiletet vagy egy ekvivalens forrasat hasz-
naljuk.

A talalmany harmadik targya olyan eljaras inygyulladas, fogszu és/vagy plakk
kezelésére hasznalhaté szajon at alkalmazhaté készitmény eldéllitésara, amelyben
pikolinsavat €s egy peroxilvegyiiletet vagy egy ekvivalens forrasat egy kozmetikailag
elfogadhaté hordozoval keveriink 6ssze.

A talalmdany szerinti eljaras alkalmazasaval elérheté mikrobaellenes és fogfehé-
rit6 hatas ugy is elérhet6, ha a pikolinsavat és a peroxi-vegyiiletet vagy ekvivalens for-
rasat egymadstol fiiggetleniil alkalmazzuk. Az ilyen alkalmazas lehet egyidejl vagy
egymast kovetd, azzal a feltétellel, hogy a kezelt feliileten egyidejiileg mindkét kom-
ponens jelen legyen. Ha a komponenseket egymastél fiiggetlen készitményekben al-
kalmazzuk, a termék elényGsen tartalmaz egy eszkozt €s/vagy utmutatast mindkét ké-
szitmény emberi testre val6 alkalmazasara. Ha a persavat és pikolinsavat egymastol
fiiggetleniil taroljuk, a formézasi kévetelmény az lehet, hogy az egyiknek a stabilitasat
optimalizaljuk. Igy példaul, ha az egyik készitmény egy persavat, példaul PAP-ot tar-
talmaz, a készitmény pH-ja 3,5-5, elénydsen 4 legyen. Ekkor a pikolinsavat tartalmazo
készitményt ugy modositjuk, hogy a két komponens 6sszekeverésekor a talalmany
szerinti szajon 4t alkalmazhat6 készitmény képzédjon, és pH-ja
6,5-7,5 legyen.

Elényos, ha a pikolinsavat és a peroxilvegyiiletet vagy egy ekvivalens forrasat
ugyanabbdl a készitménybdl alkalmazzuk. A taldlmany szerinti elényés készitmény
egy olyan készitmény, amely a pikolinsavat és a peroxil-

-vegyiiletet vagy egy ekvivalens forrésat egyarant tartalmazza.

A talalméany masodik targyat képezo és az emberi testre mikrobaellenes hatést
kifejtd kozmetikai eljarasban a pikolinsavat €s a peroxilvegyiiletet vagy ekvivalens
forrasat (1:30)-(100:1) mélaranyban alkalmazzuk. Ez a mélarany és taldlmany elsé
targyat képez6 készitményben alkalmazott még elénydsebben (1:20)-(50:1) és a leg-
elénydsebben (1:10)-(20:1).

A pikolinsav a talalmény szerinti termékek lényeges komponense. Alkalmazott
mennyisége a készitmény teljes tomegére szamitva 0,01-10 tdmeg%, elsdsorban 0,1-8
tomeg% ¢s még inkdbb 0,15-5 tdmeg%. A pikolinsavat alkalmazhatjuk sav vagy so

forméjaban. A megfelel6en alkalmazhat6 sék kozé tartoznak az alkalifémsék,
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alkalifoldfémsok, aminsok €s kvaterner ammoéniumsok. Ha a pikolinsav részben vagy
teljesen s6formaban van jelen, az alkalmazott mennyiség molaris alapon ekvivalens a
fentiekben ismertetett mennyiségekkel.

A taldlmény szerinti termékek tartalmaznak egy peroxilvegyiiletet eredeti forma-
ban vagy egy olyan anyagot, amelybdl in situ egy peroxil-
-vegyiilet képz8dik. A peroxilvegyiilet egy olyan vegyiilet, amely egy peroxi-O-0-)-
-csoportot tartalmaz. A megfelel6 peroxilvegyiiletek kozé tartoznak a hidrogén-
-peroxid €s a persavak. Ezek ekvivalens forrasai az olyan vegyiiletek, amelyek vizben
oldva hidrogén-peroxidot képeznek. Ilyen vegyiiletek példaul a kovetkezék: natrium-
-perborat-monohidrat, natrium-perborat-tetrahidrat, natrium-perkarbonat és
perkarbamid (karbamid-hidrogén-peroxid addicids vegyiilet). Tovabbi példék - megfe-
lelé szubsztratumukkal kombinalva - az enzimatikus hidrogén-peroxid képzé rendsze-
rek, példaul a peroxidazok és mas oxido-reduktaz rendszerek. Az elénydsen alkalmaz-
hat6 anyag egy persav, elsésorban egy olyan (1) altalanos képletii vegyiilet, amelyben

R jelentése hidrogénatom vagy 1-4 szénatomos alkilcsoport;

n értéke 1-5; és

X jelentése C=0 vagy SO, csoport.

Az (1) altalanos képletii peroxi-amido-ftalamidok ismert anyagok, és ismerteté-
siiket megtalaljuk az EP-A-325 288 és 325 289 szamu szabadalmi iratban. Az (1) alta-
lanos képletii vegyiiletek koziil elényds az olyan vegyiilet, amelyben R=H, n=5 és X
jelentése C=0. Ez a vegyiilet az N-ftdlimido-hexan-peroxisav (,,PAP”). Egy masik
ilyen vegyiilet, amelyben az (1) altalanos képletben X jelentése SO,, a szacharin-
-perhexénsav (,,szacharin-PAP”’), amint azt az EP-A-485 927 szamu szabadalmi irat-
ban ismertetik. Egy masik valtozatban nem a hidrogén-peroxidot magét, hanem egy
olyan vegyiiletet alkalmazunk, amely vizben oldva hidrogén-peroxidot képez. A meg-
felelden alkalmazhaté persavak kozé tartoznak a WO 96/05802 szamu szabadalmi
iratban ismertetett ilyen vegyiiletek.

Kiiléndsen elénydsen alkalmazhatdk az olyan anyagok, amelyek vizben oldva
hidrogén-peroxidot képeznek, ezek elsGsorban olyan anyagok, amelyek az alkalmazis
el6tt nem tartalmaznak hidrogén-peroxidot.

A talalmany szerinti készitményekben alkalmazott peroxilvegyiiletek vagy ek-

vivalens forrdsuk mennyisége a készitmény teljes tdmegére szamitva 0,0001-5 t5-
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meg%, elénydsen 0,001-1,5 tomeg% és a legelénydsebben
0,005-0,5 tomeg%o.

Ha a sz4jon at alkalmazhato készitményt mikrobaellenes hatésa miatt alkal-
mazzuk, a készitmény egy kelatképzd szert is tartalmazhat. Mivel a pikolinsav egy
atmenetifémmel kelatot képezé vegyiilet, keldtképz hatasat igy novelhetjiik, hogy egy
tovabbi ebbe a csoportba tartozé anyagot, kiilénosen vas(Ill)-iont erésen kétd anyagot,
elsésorban a vas(IlI)-t 10'°-nél, elénydsen 10%°-n4l és a legelényssebben 10%°-nal na-
gyobb kotési koefficienssel kotd anyagot alkalmazunk. Ebbdl a csoportbél kiiléndsen
elényds a dietilén-triamin-pentaecetsav (DTPA). Az ilyen vegyiiletek séi is alkalmaz-
hatok. Megfeleléen alkalmazhatdk a pikolinsav s6knal fentiekben ismertetettekkel
anal6g sok. A tovabbi atmenetifém kelatképzék és séik alkalmazott mennyisége 6ssze-
sen tipikusan 0,1-5 tdmeg%o, elsdsorban 0,2-3 témeg% és még inkdbb 0,4-2 témeg%.

A talalmany szerinti szdjon 4t alkalmazhat6 készitmények tovabbi olyan ada-
lékanyagokat is tartalmaznak, amelyeket a szakteriileten szokasosan alkalmaznak.
Ilyen anyagok példaul a kovetkezdk:

- mikrobaellenes szerek, mint példaul triklozan, klérhexidin, réz-, cink és on(ID)-
-sok, példaul cink-citrat, cink-szulfat, cink-glicinat, natrium-cink-citrat és 6n(Il)-
-pirofoszfat, vérpipacs kivonat, metronidazol, kvaterner amménium-vegyiiletek, mint
példaul cetil-piridinium-klorid; bisz-guanidok, mint péld4ul klérhexidin-diglukonat,
hexetidin, oktenidin, alexidin; €s halogénezett biszfenol-vegyiiletek, mint példaul 2,2’-
-metilénbisz(4-klor-6-bromfenol);

- gyulladasgatl6 szerek, mint példaul ibuprofén, flurbiprofén, aszpirin és
indometachin;

- fogszuvasodas-gatlé szerek, mint példaul natrium- és 6n(Il)-fluorid, amin-
-fluoridok, natrium-monofluorfoszfat, natrium-trimetafoszfat és kazein;

-plakk-pufferek, mint példaul karbamid, kalcium-laktat, kalcium-glicerinfoszfat
€s stroncium-poliakrilatok;

- vitaminok, mint példaul A-, C- és E-vitamint;

- ndvénykivonatok; ‘

- érzékenységesokkentd szerek, mint példaul kalium-citrat, kalium-klorid, kali-
um-tartarat, kalium-hidrogén-karbonat, kalium-oxalat, kélium-nitrat és stronciumsok;

- fogkd&elleni szerek, mint példaul alkalifém-pirofoszfatok, hipofoszfit-tartalmu

polimerek, szerves foszfonatok és foszfocitratok;
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- biomolekuldk, mint példaul bakteriocinek, antitestek és enzimek;

- izesitészerek, mint példaul borsmenta- és fodormentaolajok;

- fehérjeszerli anyagok, mint példaul kollagén;

- konzervalodszerek;

- opalositoszerek;

- szinezdanyagok;

- pH-beallito szerek,

- édesitdszerek;

- gyogyaszatilag elfogadhat6 hordozok, példaul keményits, szachardz, viz és
viz/alkohol rendszerek;

- feliiletaktiv anyagok, példaul anionos, nemionos, kationos és kettésionos vagy
amfoter feliiletaktiv anyagok;

- szemcsés csiszoldanyagok, példaul szilicium-oxidok, aluminium-oxidok, kal-
cium-karbonatok, dikalciumfoszfatok, kalcium-pirofoszfatok, hidroxi-apatitok,
trimetafoszfatok, oldhatatlan hexametafoszfatok, ezen beliil agglomeralt szemcsés
csiszoldanyagok, amelyek mennyisége a szajapol6 készitmény tsmegére szamitva alta-
laban 3-60 tomeg%.

- nedvesitdszerek, mint példaul glicerin, szorbit, propilén-glikol, xilit és laktit;

- kOt6- s stiritéanyagok, mint példaul natrium-karboxi-metilcelluloz,
xantangumi, gumiarabikum, valamint szintetikus polimerek, mint példaul poliakrilatok
és karboxivinil polimerek, mint példaul a Carbopol kereskedelmi nevii termék;

- polimer vegyiiletek, melyek a hatoéanyagok, mint példaul mikrobaellenes szerek
tovabbitasat segitik el; ilyen polimerek példaul a poli(vinil-metil-éter) és
maleinsavanhidrid képzett kopolimerizaldsaval kapott kopolimerek, valamint az egyéb
tovabbitast javité polimerek, mint példaul a DE-A-3 942 643 szamu szabadalmi irat-
ban ismertetett ilyen anyagok;

- pufferek és sok a szajapold készitmények pH-janak pufferezésére és ioneréssé-
gének beallitasara; és

- adott esetben alkalmazhaté egyéb adalékanyagok, példaul fehéritészerek, mint
példaul peroxi-vegyiiletek, példaul kalium-peroxidifoszfonat, habzé rendszerek, mint
példaul natrium-hidrogén-karbonat/citromsav rendszerek és szinvaltoztatd rendszerek.

A hatbanyagok tovabbitasinak vagy stabilitasanak javitdsara liposzomakat is

alkalmazhatunk.
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A széjon at alkalmazhat6 készitmények a szakteriileten szokdsos barmilyen
formdju készitmények, példaul fogkrém, gél, hab, aeroszol, gumi, szajviz, por, krém
forméjuak lehetnek, és ezeket a készitményeket eléallithatjuk kétkamras adagolo

rendszerekben is.

1. példa
Fehéritdszereket allitunk el6 a kévetkezd eljarassal:

szintetikus hidroxiapatit korongokat lecsiszolunk, és egy ¢jszakara 37 °C-os ste-
ril sooldatba tessziik, hogy membran alakuljon ki;

a korongokat 37 °C-os teaoldatban tartjuk 7 napon at, hogy elszinezédjenek;

az elszinez6dott korongokat a kivant ideig fehérits oldatokban tartjuk;

a korongok szinvéltozasat egy Minolta CR3 tipust szinmérével mérjik L*a*b*
modban. L* (kezdeti), L* (szennyezett) és L* (tisztitott) alkalmazasaval kiszamoljuk
az eltavolitott foltok %-0s mennyiségét. A negativ értékek a s6tétits, a pozitiv értékek
pedig a szintelenit6 (fehéritd) hatast jelentik.

Az alkalmazott 6sszes készitményt 0,5 mélos NaHCO; oldatban keverjiik el. A
negativ értékek a sotétedést jelentik. Az 1. tdblazatban bemutatjuk az dnmagaban, va-

lamint a 0,1 % H,0,-vel vagy PAP-pal kombinalva alkalmazott pikolinsav hatasat.



1. tablazat

Folteltavolitas

[70]
10 perc
0,1 % H,0, 2
0,1 % H,0,/5 % 13
pikolinsav
1 % PAP 27

1 % PAP/5 % pikolinsav | 46

5 % pikolinsav 8

Az eredményekbdl lathatd, hogy a persavhoz hozzaadott pikolinsav sokkal ha-
tasosabb fehérité készitményt eredményez, mint a pikolinsav vagy a persav dnmaga-

ban.

2. példa
A kovetkezdkben ismertetésre keriil$ szajon 4t alkalmazhato készitmény kétfé-
le formaju készitménybél 4ll; az egyik egy PAP-gél készitmény, a masik egy pH-

-bedllité készitmény.

PAP-gél készitmény

Adalékanyag Mennyiség
[tomeg%]
PAP 0,6
Gantrez 3,0
Xantan 0,2
Szilicium-dioxid 9,0
Natrium-hidroxid 0,5
Viz kiegészités 100 %-ra
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A PAP a kereskedelemben beszerezhet$ Eureco HC-17 kereskedelmi nevi
termek (Ausimont gyartmany).
A készitmény pH-ja 4.
pH-beillito készitmény

Adalékanyag Mennyiség
[tomeg%o]

Gantrez 3,0
Xantan 0,2
Szilicium-dioxid 6,0
Pikolinsav 5,0
Szacharin 0,25
pH-beallité szer (TSP vagy pH-11-1g
NaOH)
KNO; 5,0
NaF/SMFP 1500 ppm-ig
Szinezék 1gény szerint
Viz kiegészités 100 %-ra

Ha a PAP-készitményt és a pH-beallitd készitményt egymassal Osszekeverjiik,

a kapott készitmény pH-ja 6,5-8.5.
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Szabadalmi igénypontok

1. Szajon 4t alkalmazhato készitmény, amely pikolinsavat és egy
peroxilvegytiletet vagy egy ezzel ekvivalens peroxilvegyiilet forrast tartalmaz, ahol a
pikolinsav peroxilvegyiilethez vagy ekvivalens forrdsdhoz viszonyitott mélaranya
(1:30)-(100:1).

2. Az 1.igénypont szerinti sz4jon at alkalmazhato6 készitmény, amelyben a
peroxilvegyiilet vagy ekvivalens forrdsa egy persav vagy egy olyan vegyiilet, amely
vizben oldva hidrogén-peroxid képzésre képes.

3. A fenti igénypontok barmelyike szerinti szdjon 4t alkalmazhat6 készitmény,
amely még egy atmenetifémmel kelatot képz6 szert is tartalmaz.

4. A fenti igénypontok barmelyike szerinti szajon at alkalmazhat6 készitmény,
amelyben az atmenetifémmel kelatot képz6 szer vas(Ill)-hoz vald kotési koefficiense
nagyobb, mint 10,

5. A fenti igénypontok barmelyike szerinti szjon at alkalmazhaté készitmény,
amelyben az atmenetifémmel kelatot képz6 szer dietilén-triamin-

-pentaecetsav.

6. A fenti igénypontok barmelyike szerinti sz4jon 4t alkalmazhat6 készitmény,
amelyben a pikolinsav peroxilvegyiilethez vagy ekvivalens forrdsahoz viszonyitott
molaranya (1:10)-(20:1).

7. A fenti igénypontok barmelyike szerinti szdjon at alkalmazhat6 készitmény,
amelyben az alkalmazott pikolinsav mennyisége a készitmény tomegére szamitva
0,01-10 tomeg%.

8. A fenti igénypontok barmelyike szerinti szajon at alkalmazhaté készitmény,
amelyben az alkalmazott pikolinsav mennyisége a készitmény tdmegére szamitva
0,15-2,5 tomeg%o.

9. A fenti igénypontok barmelyike szerinti szdjon at alkalmazhat6 készitmény,
amelyben az alkalmazott peroxilvegyiilet vagy egy ekvivalens forrdsanak mennyisége a
készitmény tomegére szamitva 0,0001-1,5 tdmeg%.

10. A fenti igénypontok barmelyike szerinti szajon at alkalmazhat6 készitmény,
amelyben az alkalmazott peroxilvegyiilet vagy egy ekvivalens forrasanak mennyisége a

készitmény tomegére szamitva 0,003-0,5 tomeg%.
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11. A fenti igénypontok barmelyike szerinti szajon at alkalmazhaté készitmény,
amely még egy kozmetikailag elfogadhaté hordozéanyagot is tartalmaz.
12. A fenti igénypontok barmelyike szerinti szajon 4t alkalmazhato készitmény
alkalmazasa a kovetkezdk koziil valasztott kezelésekre: fehérités, plakk-, szag-, fog-
5  szu- és fogkdképzédés megakadalyozasa.
13. A fenti igénypontok barmelyike szerinti készitmény alkalmazasa a kévetke-
z0k koziil vélasztott kezelésekre alkalmas gyogyszer eldallitasara: fehérités, plakk-,

szag-, fogszi- és fogk6képzddés megakadalyozasa.
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