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/( lehelet szabalyoz6 mikrokapszulik

A jelen talalmény targyat mikrokapszula forméban kiszerelt oralis készitmények
képezik, amelyek csékkentik a szaj baktériumokat, és hosszantarté kellemes leheletet
biztositanak. A mikrokapszuldk timolt, eukaliptolt, metil-szalicilatot és mentolt

Z
tartalmazs illéolaj elegybol és klorod@oxi-szukréz szarmazékbdl allnak.
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A jelen talalmany targyat mikrokapszula forméban kiszerelt oralis készitmények
képezik, amelyek csokkentik a sz4j baktériumokat, és hosszantarté kellemes leheletet
biztositanak.

A vilag legtébb fejlett orszigiban széles korben elterjedt az olyan kellemes
leheletet ad6 készitmények hasznalata, mint mentolos cukorkék, szajvizek, ragégumik,
stb. Egy masik elterjedt készitmény forma az aromaanyagot vagy egyéb lehelet javitd
hatéanyagot tartalmazé mikrokapszula. Ez a kiviteli alak nem csak azért elfogadott és
elterjedt, mert a szajvizek kikopésére alkalmatlan helyen vagy helyzetekben is
alkalmazhaté, hanem annak az egyszerii ténynek koszonhetSen is, hogy - amikor a
felhasznalénak nincs sziiksége tovabb a hatéasaira vagy nem akarja tovabb a
mikrokapszulat a sz4jaban tartani - az egyszeriien lenyelhets.

Bar a mikrokapszuldk hasznalata elterjedt, mégis igény mutatkozik a termékek
tovabbfejlesztésére.

A timol jol ismert antiszeptikus (fertdzésgatld) szer, emellett illéolajként is
ismert és baktériumellenes hatisa miatt szdmos kiilonféle szajviz készitményben
alkalmaznak. A timol a kivant kedvezé terapids hatasok eléréséhez elegend6
mennyiségben féként olyan szaj higiénés készitményekben hasznalhaté fel, mint a
sz4joblitd szerek. A LISTERINE™ markanevii szajviz egy jol ismert antiszeptikus
szajviz, amelyet emberek milliéi tobb, mint szaz éve hasznalnak, és hatasosnak
bizonyult a szajiiregben megtelepedett plakkok kialakulasat okozd, foginygyulladasért
felelds és rossz leheletet okozé mikrébak elpusztitasaban. A timol egyeb olyan fontos
olajokkal egyiitt, mint a metil-szalicilat, a mentol és az eukaliptusz olaj, hatasos
OsszetevGje (példaul baktériumellenes hatéanyaga) az olyan antiszeptikus
szajoblitének, mint a LISTERINE™. Ezek az olajok, jollehet kis mennyiségben
vannak jelen, j6 hatasfokot émek el. Anélkiil, hogy barmely specialis elméleti

megfontolashoz ragaszkodnank, az olyan antiszeptikus  szajvizek, mint a
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LISTERINE™ hatasossaga és ize vélhetden ennek a négyféle hatoéanyag dsszetevének
az oldasi és szallité/hordozd kinetikai tulajdonsagainak koszonheto.

Miké6zben a timol az egyéb fentiekben emlitett fontos olajokkal egyiitt kedvezd
terapias hatasokat biztosit, a felhasznalé szamara sajnos kellemetlen, fanyar vagy
gyogyszer izként leirhatd érzetet kelt. Az ismert megoldasokat magaban foglalo
technika éallasat gazdagithatjak, és bizonyara kedvez6 fogadtatasra taldlnak az olyan
timol tartalmu készitmények, amelyek a timol kellemetlen, fanyar vagy gyogyszer izét
hatasosan alcazzak. Ezek a moddositott (alcazott) aromaju készitmények a fogyasztd
szamara kellemes, elfogadhat6 izt biztositanak.

A jelen talalmany feltalaloi kutatasaik soran azt talaltik, hogy a klorodeoxi-
szukréz szarmazék hozzéaadasaval a timol kellemetlen ize elfedheté és a fogyaszto
szajaban kellemes izt érzékel.

Ezért a jelen taldlmany targyat egyik aspektusbdl javitott tulajdonsagokkal
rendelkez6 mikrokapszulak képeik.

A jelen taldlmany targyat egy masik aspektusbél javitott lehelet szabalyozé és
baktériumellenes hatast nyijté mikrokapszulak képezik.

A jelen taladlmany targyat egy tovabbi aspektusbol javitott lehelet szabalyozo és
baktériumellenes hatdsti mikrokapszuldk képezik, amelyek legalabb egy klorodeoxi-
szukréz szarmazékkal egyiitt alkalmazott 4svanyi olajat tartalmaznak.

Fentiek és a jelen talalmany tovabbi aspektusai az alabbi részletes leirasbol
nyilvanvalobba valnak.

A jelen taldlmany targyat egyik aspektusat tekintve bevoné anyagbél és magbdl
all6 mikrokapszulak képezik, ahol a mikrokapszulak klorodeoxi-szukréz szarmazékkal
egyiitt legalabb egy ill6olajat tartalmaznak, elénydsen timol, metil-szalicilat, eukaliptol
és mentol elegyét. Elényosen a jelen talamany szerinti mikrokapszulak gyorsan
feloldodnak.

A jelen leirasban alkalmazott valamennyi szdzalékérték és arany
tomegszazalékot, illetve témegaranyt jelent amennyiben azt kiilon masképpen nem
jelezziik. Emellett, ha azt masképpen nem adjuk meg, valamennyi mérést 25°C-os

hémérsékleten hajtjuk végre.



A jelen leirasban ismertetett Gsszetevok és komponensek koziil vannak olyanok,
amelyeket a jelen taldlmany szerinti készitmények tartalmazhatnak; vannak olyanok,
amelyek nélkiilozhetetlen médon jelen vannak; és vannak olyanok, amelyek csak adott
esetben fordulnak el6. A jelen esetben hasznalt "nélkiilozhetetlen alkotorészek™
felhasznalasa azt jelenti, hogy a készitmény vagy komponens magaban foglalhat ugyan
tovabbi jarulékos dsszeteviket, de csak ha a jarulékos Osszetevék nem médositjak a
szabadalmi igénypontokban szereplé készitmények vagy eljarasok alapvetd és j
jellemzait.

A jelen leirdsban altalunk alkalmazott "gyorsan" (vagy sebesen) old6deé"
fogalom alatt azt értjiik, hogy a mikrokapszuldk szijiiregbe helyezésiiket kdvetéen
kevesebb mint 60 masodperc alatt, elédnydsen kevesebb mint koriilbeliil 30 masodperc
alatt, elényosebben kevesebb mint koriilbeliil 15 masodperc alatt feloldédnak.

Az alabbiakban részletesen ismertetjiik a talalmany szerinti megoldast.

A kovetkez6 bekezdésekben a jelen talilmény szerinti kapszuldk

nélkiilozhetetlen és adott esetben alkalmazhaté komponenseit vessziik sorra.

A kapszula bevonat anyaga

A jelen taldlmany szerinti kapszula bevonatok hagyomanyos kapszulagyartd
technoldgiaval késziilnek. A jelen talalmany szerinti mikrokapszuldk bevond anyaga
barmely olyan anyag lehet, amely fogyasztasra és szajiiregben térténd visszatartasra
egyarant alkalmas.

A célra alkalmas anyagok k&zé taroznak példaul a kohogés elleni és mentolos
cukorkakban hasznalt zselatin, polivinil alkoholok, viaszok, gumik, szukréz észterek,
pollulan, és kandiscukor tipusi anyagok. A zselatin és zselatin alapu kapszuldk
ismertetését lasd a Remington's Pharmaceutical Sciences 16™ ed., Mack Publishing
Company, Pa (1980) page 1245 and pages 1576-1582 irodalmi helyen. Tovabbi
alapanyagok és kapszulagyarté6 technoldgidk talalhaték a 2,800,458; 3,159,585;
3,533,958; 3,697,437, 3,888,689; 3,996,156; 3,965,033; 4,010,038 és 4,016,098
lajstromszami amerikai egyesiilt allamokbeli szabadalmi leirasokban, amely

szabadalmi dokumentumok tartalma teljes egészében a jelen taldlméanyhoz tartozo



technika éllasanak részét képezi.

A burkolatok az alakzatok széles vélasztékabol barmely formaban kialakithatok,
példaul lehetnek gémbok, hosszikas téglatestek, korongok, duzzasztott kockik és
hengerek. A héj vastagsiga elényosen koriilbeliil 30pum és kériilbeliil 2mm kozotti,
elénydsen koriilbelil 70pum és koriilbeliil 110um kozétti tartoméanyba esik. Ha a
mikrokapszulak gomb alakiiak, a részecske 4tmérS altalaban koriilbelil 2mm és
koriilbelil 9mm ko6zotti, elénydsen koriilbelil 3mm és koriilbelill 7mm  kézotti

tartomanyba esik.

A mag anyagai
Ill6olajok

A jelen taldlmany szerinti mikrokapszulak illolaj (éteres/illatos olaj) elegyet
tartalmaz6 mag anyagbdl allnak. El6nydsen a mag anyaga egyfazisu készitmény
formajaban van jelen. A célra alkalmas illdolajok ko6zé tartoznak - bar nem
kizardlagosan - a kaporolaj, az anizsolaj, a babérolaj, a bergamot olaj, a keseri
mandula olaj, a rdgégumi izanyag, a cédruslevélolaj, a fahéjsav aldehid, a fahéjolaj, a -
szegfiiszegolaj, az eukaliptol, az eukaliptusz olaj, az eugenol (4-allil-2-metoxi-fenol), a
levendulaolaj, a mentol, a borsmentaolaj, a szasszafrasz babérfaolaj, a fodormentaolaj,
terpénmentes  fodormentaolaj, kakukkfiiolaj, timol (1-metil-4-izopropil-fenol),
egyviragu kortike olaj (metil-szalicilat) vagy azok elegyei. Elényds olajok kozé
tartozik a timol, a metil-szalicilat, az eukaliptol, a mentol és azok elegye.

A timol, (CH3),CHCgH3(CH;)OH (izopropil-m-krezol) vizben nagyon kevéssé
oldédik, de alkoholban oldhat6. A metil-szalicilat (C¢HsOHCOOCH;), amely
egyviragu kortike olajként is ismert, amellett, hogy izesiti a szajvizet baktériumellenes
hatast is kifejt. Az eukaliptol (C,oH;30; cineol) egy terpén éter, és hiisits fiiszeres izt
biztosit. A mentol (CH;C4Hy(C;H;)OH; hexahidro-timol) ugyancsak jelentds
mértékben oldddik alkoholban, eléggé illékony, és antiszeptikus hatisa mellett hiisito,
csipOs érzetet kelt.

A jelen talalmany szerinti mikrokapszulékban az illéolajok a szajliregben az

antibakteridlis hatas eléréséhez sziikséges mennyiségekben keriilnek felhasznalasra.
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Altalanossagban a mikrokapszulakban jelen 1évS illéolajok teljes mennyisége
koriilbeliil 1tdmeg% és koriilbeliil 50témeg% kozotti, adott esetben koriilbeliil
5,0tomeg% és koriilbeliil 45t6meg% kozotti, vagy adott esetben koriilbeliil 10t6meg%
és koriilbeliil 30tomeg% kozotti vagy adott esetben kériilbeliil 15t6meg% és kériilbeliil
25t6meg% kozotti.

A timolt a jelen taldlmany szerinti mikrokapszulikban elényosen kériilbeliil
0,001témeg% és koriilbeliil Stomeg% kozotti, legelénydsebben koriilbeliil 0,01t6meg%
és koriilbelill 3tomeg% kozotti mennyiségben alkalmazzuk. Az eukaliptolt elénydsen
koriilbeliil 0,001tomeg% és koriilbeliil 5tdmeg% kozotti, legeldnydsebben koriilbeliil
0,01témeg% és koriilbeliil 3tomeg% kozoétti mennyiségben alkalmazzuk. A mentolt
elénydsen koriilbeliil 0,1tomeg% és koriilbeliil 25tomeg% kozotti, legelénydsebben
koriilbeliil 1tomeg% és koriilbeliill 20tomeg% kozotti, és adott esetben koriilbeliil
3tdmeg% ¢€s koriilbeliil 15tomeg% kozétti mennyiségben alkalmazzuk. A metil-
szalicilatot elénydsen koriilbeliil 0,001témeg% és koriilbeliil S5tomeg% kozotti,
legel6nydsebben koriilbeliil 0,01tomeg% és koriilbeliil 3témeg% kozotti mennyiségben

alkalmazzuk.

A bevonat 6sszetevéjeként és a mag dsszetevsjeként egyarant jelenlévd komponensek

Klorodeoxi-szukréz szarmazék

A jelen taldlmany szerinti mikrokapszulak tartalmazhatnak klorodeoxi-szukréz
szarmazékot is. A jelen taldlmany szerinti klorodeoxi-szukréz szarmazék az 1))
altalanos képlettel irhato le, amely képletben

R' jelentése hidroxicsoport vagy klératom;

R? és R® jelentése egyenként hidroxicsoport és hidrogénatom, klératom és
hidrogénatom, vagy hidrogénatom és klératom, a 4-helyzet D konfiguracigju;

R? jelentése hidroxicsoport; vagy ha az R', R, R? és R kéziil legalabb kettének
a jelentése klératom, akkor R* jelentése hidroxicsoport vagy klératom; valamint

R’ jelentése hidroxicsoport vagy klératom,; azzal a kikétéssel, hogy az R', R2, R®
és R* koziil legalabb egy jelentése kloratom.

Remeényeink szerint ezek a vegyiiletek felhasznalhatok az étkezés soran bevitt



szukréznak legalabb részbeni helyettesitésére, és ezéltal fogszuvasodast nem okozd
anyagokként fejtik ki hatasukat.

A fentiekben ismertetett (I) altalanos képletii vegyiiletek kozé tartoznak példaul
a kdvetkezok (el6szor a szisztematikus neviiket adjuk meg, amelyet a "galaktoszukr6z"
trivialis név kdvet azokban az esetekben, ahol invertalt 4-klor szubsztituens van jelen):
1. 1'-kl6r-1'-deoxi-szukréz
2. 4-klor-4-deoxi-alfa-D-galakto-piranozil-béta-D-frukto-furanozid [azaz 4-klér-4-
deoxi-galakto-szukroz]
3. 4-kl6r-4-deoxi-alfa-D-galakto-piranozil- 1-klér- 1-deoxi-béta-D-frukto-furanozid
[azaz 4,1'-diklor-4,1'-4,1'-dideoxi-galakto-szukrdz)
4. 1',6'-diklor-1',6'-dideoxi-szukrdz
5. 4-kl6r-4-deoxi-alfa-D-galakto-piranozil-1,6-diklér-1,6-dideoxi-béta-D-frukto-
furanozid [azaz 4,1',6'-trikl6r-4,1',6'-trideoxi-galakto-szukréz], amely Sucralose néven
1s ismert (McNeil Specialty Products Company, Skillman, N.J.)
6. 4,6-diklo6r-4,6-dideoxi-alfa-D-galakto-piranozil-6-klér-6-deoxi-béta-D-frukto-
furanozid [azaz 4,6,6'-trikl6r-4,6,6'-trideoxi-galakto-szukr6z)
7. 6,1',6-trikl6r-6,1',6'-trideoxi-szukroz
8. 4,6-diklor-4,6-dideoxi-alfa-D-galakto-piranozil-1,6-diklor-1,6-dideoxi-béta-D-
frukto-furanozid [azaz 4,6,1',6'-tetrakl6r-4,6,1'6"-tetradeoxi-galakto-szukro6z]
9.4,6,1',6'-tetraklor-4,6,1'6'-tetradeoxi-szukroz.

A szukréz klorodeoxi-szukr6z szirmazékai altalanosan ismertek. Azokat a
megfelelSen levédett szukréz klérozoé szerrel torténd reagaltatisaval kaphatjuk meg,
amely révén a klératomot a kivint molekulahelyre vagy minden egyes kivant
molekulahelyre bevissziikk. Ezek a reagensek a szabad hidroxicsoportot klératomra
cserélik ki vagy a klér bevitele érdekében észterezett hidroxicsoporttal 1éphetnek
reakcioba. A levédést igényl6 helyek példaul észterezhetdk vagy a klérozast kovetSen
kénnyedén eltavolithatd acetdl vagy éter csoportokkal blokkolhatok. Jellegzetes
klérszulfatészter képzo6 reagensek soraba tartozik a szulfurilklorid. A klérszulfatészter

klérionos kezelés hatiasara ezt kovetden klorodeoxi-szukrdéz sziarmazékka alakul. A
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megfelel6 preparativ modszerek tovabbi részletei a 4,343,934 lajstromszami és
4,435,440 lajstromszamu amerikai egyesiilt allamokbeli szabadalmi leirasokban
kertiilnek ismertetésre, amely szabadalmi dokumentumok tartalma teljes egészében a
jelen talalmanyhoz tartozé technika allasanak részét képezi. Tovabbi klorodeoxi-
szukréz szdrmazékok talalhatok a 4,389,394 lajstromszamii amerikai egyesiilt
allamokbeli szabadalmi leirdsban, amely szabadalmi dokumentum tartalma teljes
egészében a jelen taldlmanyhoz tartozo technika allasanak részét képezi. A fentiekben
emlitett klérdeoxi-szukrdz vegyiiletek elegyei is felhasznalhatok

A klérdeoxi-szukréz szarmazék el6nydsen a jelen esetben ismertetett
mikrokapszulakban koriilbeliill 0,001tomeg% ¢és koériilbeliill 10tdmeg% ko6zotti,
elénydsebben koriilbeliil 0,01témeg% és kortilbeliil 5témeg% kézotti, legelénydsebben

koriilbelil 0,1tdmeg% és koriilbeliil 3tomeg% ko6z6tti koncentracidban van jelen.

Adott esetben felhasznalt 6sszetevok

A kapszula kdzponti magjanak osszetevieként alkalmazhat6 jarulékos hatéanyagok

A jelen talalmany szerinti mikrokapszuldkban adott esetben és el6nydsen
alkalmazhatok arra alkalmas oldoszerek. A célnak megfeleld oldészerek a 4,935,243
amerikai egyesiilt allamokbeli szabadalmi leirasban keriilnek ismertetésre, amely
szabadalmi dokumentum tartalma teljes egészében a jelen taldlmanyhoz tartozé
technika allasanak részét képezi. Elényosek az olyan olajok, mint a gabonaolaj,
olivaolaj, repcemagolaj, szezdmmagolaj, foldimogyoréolaj, napraforgéolaj,
porsafranyolaj, zoldségfélék olaja vagy asvanyi olaj. Tovabbi elényds anyagok kozé
tartoznak az olyan trigliceridek, mint a kaprinsav(dekéansav)/kaprilsav(oktansav)-
trigliceridek (példaul Neobee M5 [Stepan Chemical - Northfield, Illinois] és Captex
300 [Karlshams Lipid Specialities - Columbus Ohio]; olyan desztillalt szukcinilezett
zsirsav monogliceridek, mint a Myverol termék sorozatok (Eastman Chemicals Co.);
sztearat-észterek (Lipo) és olyan polietilénglikolok, mint PEG 400. Ezekre az
anyagokra vonatkozéan tovabbi részletek olvashaték a 6,117,835; 6,096,338;
6,083,430 és 6,045,835 lajstromszamii amerikai egyesiilt allamokbeli szabadalmi

leirasban, amely szabadalmi dokumentumok mindegyikének tartalma teljes egészében



a jelen talalmanyhoz tartoz6 technika allasanak részét képezi. Ezek az osszetevok a
kapszula teljes tomegére szamitva koriilbeliill 20tomeg% és koriilbeliill 80tomeg%
koézotti, elony6ésen koriilbelil 40tomeg% és koriilbeliil  75témeg%  kozotti
mennyiségben keriilnek felhasznalasra.

A jelen taldlmany szerinti mikrokapszulakban adott esetben nedvesitGszerek is
felhasznédlhatok. A nedvesitOszerek a szajiireg felilletén vagy felszini rétegében a viz
visszatartasara szolgalnak. A jelen esetben alkalmazhaté nedvesitészerek kozé
tartoznak példaul az etilénglikol, propilénglikol, dipropilénglikol, butilénglikol,
hexilénglikol, polietilénglikolok, glicerin-szorbitol, pantenolok, karbamid, olyan
alkoxilezett cukor szarmazékok, mint a Glucam (RTM) E-20, hexantriol, cukor éterek,
natrium-hialuronét, oldhaté kitozan és azok elegyei koziil kivélasztott polihidroxi
alkohol vegyiiletek. Jelen esetben a glicerin és/vagy szorbitol elényds.

A jelen taldlmany esetében alkalmazott szorbitolt a Roquette Company hozza
forgalomba Neosorb P 60 W vagy Neosorb p-60 markanevek alatt. A jelen talalmany
esetében alkalmazott glicerin el6ny6sen ‘"glicerin, USP, 99,5%" tisztasagi,
legeldnyodsebb az a glicerin, amelyet a Dow Chemical Inc. Emery Industries, Inc.
("Superol 99,5%" néven) vagy a Procter & Gamble forgalmaz.

A jelen taldllmany szerinti mikrokapszulakban elényosen a folyékony
vivéanyagok koriilbeliil 0,01tomeg% és koriilbeliill 12tomeg% kozotti, elényosen
koriilbeliil 0,5tomeg% ¢és koriilbeliil 8tomeg% kozotti, elénydsebben koriilbeliil
1tomeg% és korilbeliil 4tomeg% kozotti koncentracioban vannak jelen.

A jelen talalmany szerinti mikrokapszuldk magja tartalmazhat tetszéleges szami
egyéb anyagot jarulékos lehelet frissitd és/vagy érzékelés alapjan felfoghaté hatast
biztositva. Ezek koz€é a szerek kozé tartozhatnak az olyan kvaterner ammoénium sok,
mint a piridinium sék (példaul a cetil-piridinium-klorid), a domifen-bromid, eéyéb
olyan kationos anyagok, mint a klér-hexidin sék, a cink sok és a réz sok. Itt egyéb
olyan szerek, mint a fenolszarmazékok, klor-hexidin, triklozan, peroxidok, povidon-
j6d, klor-dioxid, miatyank cserje, vad indigo, borbolya, zold tea, kerti kéromvirag,
anizskapor, arany viasz, torpe 6rokzold tolgy, kamilla, propolisz, kakukkfii, kerti

koromvirag, valamint tovabbi nem kationos vizben nem oldhaté szerek ugyancsak



alkalmazhatok. Ezek az anyagok az 5,043,154 lajstromszamu amerikai egyesiilt
allamokbeli szabadalmi bejelentésben (bejelentés napja: 1991. augusztus 27.) keriilnek
ismertetésre, amely dokumentum tartalma teljes egészében a jelen talallméanyhoz tartozé
technika  4lldsdénak  részét képezi. @A  fentiekben  emlitett lehelet
szabalyozo/baktériumellenes hatdanyagok elegyei is alkalmazhaték. Ezek a lehelet
szabalyozé/baktériumellenes hatéanyagok a teljes mag tartalomra szamitva koriilbeliil
0,001témeg% és koriilbeliil 2tomeg% kozotti, elényssen koriilbeliil 0,005tomeg% és
koriilbeliil 1tomeg% kozétti mennyiségben keriilnek felhasznalasra.

A jelen taldlmany szerinti megoldas esetében kellemetlen szagot hatastalanit6
anyagok a szijszag kielégité maszkirozasanak el6idézéséhez sziikséges mennyiségben
keriilnek alkalmazasra. Idetartoznak, bar nem kizarélagosan a cink sék, a réz sdk, a
klorofillinek, az alfa-ionok, a geraniol, a petrezselyem mag és ezek elegyei.

A jelen taldlmany szerinti mikrokapszulakban fluoridot biztosits vegyiiletek is
jelen lehetnek. Ezek a vegyiiletek lehetnek enyhén vizoldhatéak vagy teljesen
vizoldhatéak, és jellemzéen rajuk, hogy vizben fluorid ionok vagy fluoridot tartalmazéo
ionok kibocsatasara képesek. Jellegzetes fluoridot biztosité vegyiiletek k6zé tartoznak
az olyan szervetlen fluorid sék, mint az amin-fluoridok, alkalifém-, alkalifoldfém- és
nehézfém sok, példaul a natrium-fluorid, kalium-fluorid, amménium-fluorid, réz-
fluorid, cink-fluorid, 6n(IV)-fluorid, 6n(II)-fluorid, barium-fluorid, natrium-fluor-
cirkonat, natrium- monofluorofoszfat, aluminium-mono- és difluorofoszfat, fluorozott
natrium-kalcium-pirofoszfat, savanyitott monofluor-foszfat és azok elegyei.

Elényések az olyan alkalifém-fluorid, 6n-fluorid és monofluoro-foszfatok, mint
a natrium-fluorid, az 6n(1I)-fluorid, a natrium-monofluorofoszfat és ezek elegyei.

A jelen taldlmany szerinti mikrokapszuldkban a fluoridot szolgaltatd vegyiilet
altalaban elegendé mennyiségben van jelen ahhoz, hogy a készitmény tomegére
szamitva legfeljebb kériilbeliil 0,15t5meg%, elényodsen koriilbeliil 0,0005t6meg% és
korilbelill 0,1t6meg% kozotti, és legelénydsebben koriilbeliil 0,001tomeg% és
koriilbeliil 0,05t6meg% kozotti mennyiségii fluorid szabaduljon fel.

Emellett a jelen esetben ismertetésre keriild mikrokapszuldk magja vagy héja a

fentiekben emlitett klorodeoxi-szukréz szarmazékoktdl eltérd (és azok mellett
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felhasznalt) édesitészerek széles korét tartalmazhatja. A célra alkalmas édesitdszerek a
kovetkez6 nem korlatozé jelleggel ismertetésre keriilé listabol valaszthatok ki: az
olyan cukrok, mint a szukréz, glukéz (gabona szirup) dextréz, invert cukor, fruktdz és
ezek elegyei, a szacharin és annak olyan kiilénb6z6 $61, mint a natrium vagy kalcium
s0; a ciklamsav és annak olyan kiilonb6z8 séi, mint a natrium s0; az olyan dipeptid
édesitOszerek, mint az aszpartam; a dihidrokalkon vegyiiletek, a glycyrrhizin; a Stevia
Rebaudiana  (Stevioside); glycyrrhizin, dikalium-glycyrrhizin, fenil-alanin-1-
metilészter (Aspartame); a szukréz klér szdrmazékai; a dihidro-flavinol; a hidroxi-
guaiacol észterek; L-amino-dikarboxilsav kettSs diaminok; L-amino-dikarboxilsav
aminoalkénsav észter amidok; valamint olyan cukor alkoholok, mint a szorbitol,
szorbitol szirup, ammitol, xilitol és ehhez hasonlok. Tovabbi édesitdszerként
megfontolas targyat képezi az a nem fermentalhaté cukor helyettesité (hidrogénezett
keményité hidrolizatum) is, amely az US 26,959 szami amerikai egyesiilt allamokbeli
szabadalmi leirasban keriil ismertetésre. Ugyancsak szdba jéhet a 3,6-dihidro-6-metil-
1-1,2,3-oxatiazin-4-on-2,2-dioxid  szintetikus €desit6szer, kiilonésen a kalium
(aceszulfam-K), L—alfa-aszpartil-N-(Z,2,4,4-tetrametil-3-tietanil)-D-alanin—amid-hidrét
(Alitame, a Pfizer (New York, N.Y. kereskedelmi forgalomban hozzaférhetd terméke);
valamint a Thaumatin (Talin).

Ezek a szerek a kapszula teljes tdmegére szamitva koériilbeliil 0,1tdmeg% és
koriilbeliill 10tdmeg% kozott, elénydsen koriilbeliil 0,35t6meg% és koriilbeliil
3tomeg% kozotti mennyiségben keriilnek felhasznalisra, A jarulékos és elényos
¢desité és iz/aroma modosité anyagok részletesebb ismertetése megtalalhaté a
6,121,315 lajstromszamu és az S ,284,659 lajstromszami amerikai egyesiilt allamokbeli
szabadalmi leirisokban, amely dokumentumok tartalma teljes egészében a jelen
taldlmanyhoz tartozé technika allasanak részét képezi. Az ismertetett jarulékos
édesitészerek barmelyikének elegyei is alkalmazhatdk.

A jelen taldlminy esetében - a klorodeoxi-szukréz szarmazékkal egyiitt-
kiilondsen elénydsen alkalmazhaté az aceszulfam, Az aceszulfam, a 3,6-dihidro-6-
metil-1-1,2,3-oxatiazin-4-on-2,2-dioxid szintetikus ¢desitdszer, és altalaban a jelen

taldlméany szerinti mikrokapszuldkba aceszulfam K nevii termékként (Sunnett Brand
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Sweetener, gyartia a Hoechst Celanes, Portsmouth, Va.) keriil felhasznalasra.
Elényésen a klorodeoxi-szukrdz szarmazék és az aceszulfam kériilbeliil 1 : 1 és
koriilbelial 9 : 1 kozétti, elénydsen 2 : 1 és koriilbeliil 7 : 3 kozott aranyban keriil
Osszekeverésre.

Az olyan vitaminok, mint az A vitmin (retinol és karotén szarmazékok); B
vitamin (tiamin, riboflavin, niacin, pantoténsav, biotin, cianokobalamin, piridoxin,
félsav, inositol); C vitamin (aszkorbinsav); D vitamin (ergokalciferol, kolecalciferol,
ergosterol); E vitamin(tokoferol); K vitamin phytonadion, menadion, phthiocol)
éppligy, mint egyéb és specifikusabb antioxidansok is alkalmazhatdk a jelen talalmany
szerinti mikrokapszuldkban. A célra alkalmas és egyuttal eldnyds vitaminok és
antioxiddnsok taldlhaték a 6,238,678 lajstromszami amerikai egyesiilt allamokbeli
szabadalmi leirdsban, amely dokumentum teljes egészében a jelen taldlmanyhoz
tartoz6 technika allasanak részét képezi.

A jelen talalmany szerinti mikrokapszulak magukban foglalhatnak egy vagy
tobb meleg vagy hideg kornyezeti ingert kivaltd szenzoros vagy érzetkeltd
hatbéanyagot.

Amikor a jelen taldlméany szerinti megoldas esetében felhasznalasra keriilnek a
szenzoros vagy érzetkelté hatdsi anyagok kériilbeliil 0,01tomeg% ¢és koriilbeliil
10tomeg% kozott, jellegzetesen koriilbeliil 0,1t6meg% és koriilbelill Stomeg% kozott
¢s elonyoésen koriilbeliil 0,2t6meg% és koriilbeliil 1t6meg% kozotti mennyiségben
keriilnek felhasznalasra. A koncentracié értéket ugy valasztjuk meg, hogy biztositsa a
fogyaszté altal érzékelt érzet kivant szintjét, és kivant esetben modosithatd legyen. A
célra alkalmas érzetkeltd anyagok soraba tartozik a mannitol, az inositol, a physcool®,
a mentol, az eukaliptusz, a 3-l-metoxi-propan-1,2-diol, az N-helyettesitett-p-metan-3-
karboxamidok és az akrilsav-karboxamidok.

A 3-l-metoxi-propan-1,2-diol vegyiiletet Amano et al. részletesen bemutatja a
4,459,425 lajstromszamu amerikai egyesiilt 41lamokbeli szabadalmi leirasban (megadas
napja: 1984. jilius 10.), amely dokumentum tartalma teljes terjedelmében a jelen
talallmanyhoz tartozé technika allasanak részét képezi. Ez az illékony aromas vegyiilet

kereskedelmi forgalomban hozzaférhets, gyartja és forgalmazza a Takasago Perfumery
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Co., Ltd., Tokyo, Japan.

Az N-helyettesitett-p-metan-3-karboxamid  vegyiileteket Watson et al.
részletesen bemutatja a 4,136,163 lajstromszamu amerikai egyesiilt allamokbeli
szabadalmi leirasban (megadas napja: 1979. januér 23.), amely dokumentum tartalma
teljes egészében a jelen talalmanyhoz tartozo technika allasanak részét képezi. Ennek a
vegyiilet osztalynak a legel6nydsebb illékony aromas képviselGje az N-fenil-p-mentan-
3-karboxamid, amelyet WS-3 néven a Wilkinson Sword Limited hozott kereskedelmi
forgalomba.

A célra alkalmas akrilsav-karboxamid vegyiileteket Rowsell et al részletesen
bemutatia a 4,230,688 lajstromszami amerikai egyesiilt allamokbeli szabadalmi
leirisban (megadas napja: 1980. oktéber 28.), amely dokumentum tartalma teljes
terjedelmében a jelen taldlmanyhoz tartozé technika allasénak részét képezi. Ennek a
vegyiilet osztalynak a legel6nydsebb illékony aromas képviselSje az N-2,3-trimetil-2-
izopropil-butdnamid, amelyet WS-23 néven a Wilkinson Sword Limited hozott
kereskedelmi forgalomba.

A célra alkalmas meleg érzetet kivalté szenzoros vagy érzetkelté hatéanyagok
ko6z¢é tartozik a vizmentes PEG (polietilénglikol), vanillil-alkohol-n-butiléter (TK-1000
néven hozta forgalomba a Takasago Perfumery Co., Ltd., Tokyo, Japan,
vanillilalkohol-n-propiléter, vanillilalkohol-izopropiléter, vanillilalkohol-izobutil-éter,
vanillilalkohol-n-amino-éter, vanillilalkohol-izoamiléter, vanillilalkohol-n-hexiléter,
vanillilalkohol-metiléter, vanillilalkohol-etiléter, gingerol, shogaol, paradol, zineron,
capsaicin, dihidro-capsaicin, nordihidro-capsaicin, homocapsaicin,
homodihidrocapsaiicin, etanol, izopropilalkohol, izoamil-alkohol, benzilalkohol és
azok elegyei.

A jelen talalmany szerinti megoldas esetében a fentiekben ismertetett szenzoros
vagy érzetkelté hatdéanyagok barmelyikének elegyei is alkalmazhatok

A jelen taldlméany szerinti mikrokapszuldk tartalmazhatnak nyalképzd vagy a
nyalelvalasztast serkentd hatdanyagokat. Ezek kozé a hatéanyagok kozé tartoznak bar
nem kizarélagosan - az aszkorbinsav, a fumérsav, a citromsav, a borkésav, az almasav,

a glitkonsav, a pilokarpin (alkaloida), nehézszagh pipitér (Anthemis cotula), tengeri siin
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(echinacea), coleus, tarnics (encian), dél amerikai sargafa (Xanthoxylum americanum),
igazi édesgyokér, édesfa (Glycyrrhiza glabra), gyémbér, yerba santa, cardomom,
mononatrium-glutamat és azok elegyei.

Jelen taldlmény szerinti mikrokapszuldk esetében alkalmazhatdk nyékhoz-
tapad6 vagy bioadhézids szerek is. Ezek kozé a hatbanyagok kozé tartoznak, bar nem
kizarélagosan, a polietilénoxid homopolimer, Carbopol®, Plasdone®, CMC, HEC,
Klucel®, hidroxi-propil-metilcelluléz, Gantrez®, poliakrilatok és ezek elegyei. Ezek és
egyéb célra alkalmas nyakhoz tapad6é vagy bioadhézids szerek egyéb elényéds szerek
mellett részletesen ismertetésre keriilnek a 4,900,522; az 5,284,659; az 5,458,879; az
5,989,535; a 6,177,096; a 6,200,604; a 6,207,180; a 6,210,705; valamint a 6,213,126
lajstromszami  amerikai egyesiilt 4llamokbeli szabadalmi leirdsokban, amely
szabadalmi dokumentumok mindegyike teljes terjedelmében a jelen talalmanyhoz
tartoz6 technika allasanak részét képezi.

A jelen talalmany szerinti mikrokapszuladkban viz vagy vizes alkoholos elegyek
is jelen lehetnek. A jelen esetben ismertetésre keriil6 mikrokapszuldk kériilbeliil
0,1tomeg% ¢s koriilbeliil 15tomeg% kozotti, elénydsen koriilbelil 1tomeg% és
koriilbeliil 10tomeg% kozotti, még elénydsebben koriilbeliil 1tomeg% és koriilbeliil
7tomeg% ko6zotti mennyiségli vizet tartalmaznak. Ezek a vizmennyiségek magukban
foglaljak a szabad vizet, amelyet adagolunk, plusz azt a vizmennyiséget, amelyet egyéb
anyagokkal egyiitt, példaul szorbitollal egyiitt juttatunk be. A jelen talalmany esetében
alkalmazott viznek ionmentesitett, desztillalt szerves szennyezOanyagtol és

baktériumokt6l mentesnek és fémionoktol lényegében mentes viznek kell lennie.

Gyvartasi eljaras

A jelen taldlmény szerinti mikrokapszulak a hagyomanyos technolégiai
eljarasok széles korének alkalmazasaval elkészithetk. Ezek koziil a modszerek koziil

egyet az alabbi kiviteli példakban mutatunk be.

Gyakorlati felhasznalas

A jelen taldlméany szerinti kapszulékat oly médon kell felhasznélni, hogy a
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kapszuldkat a szdjba helyezziik és annyi ideig tartjuk ott, amennyi a kivant hatas
biztositasahoz sziikséges.

A jelen taldlmény oltalmi koréhez tartozé elényds kiviteli alakokat az
alabbiakban ismertetésre keriil§ kiviteli példak ismertetik és szemléltetik kizelebbrsl.
A kiviteli példakat kizar6lag szemléltetési céllal adtuk meg, és semmi esetre sem
tekinthet6k a jelen talAlméany szerinti megoldas korlatozasaként. Azoknak sok valtozata

kivitelezhetd anélkiil, hogy a talalmény lényegétél és oltalmi korétd] eltérnénk.

Kiviteli példak

Az alabbi készitmények/kapszulédk a jelen talilmany szerinti megoldas egyes

képvisel6i:

Osszetevo 1. példa 2. példa 3. példa 4. példa
tomeg% tomeg% tomeg% tomeg%

zselatin 12,570 12,320 15,070 5,250

szorbitol 2,060 2,050 e

aceszulfam 0,1690 0,1920 oo

kalium

szukral6z 0,3960 0,4490 0,641 0,700

glicerin ~ eeeeeen 2,04 2,04

viz 0,485 0,550 0,600 0,575

aromaanyag 1-10 1-10 1-10 1-10

timol 0,833 0,821 1,250 1,642

metil-szalicilat 0,712 0,700 1,068 1,400

eukaliptol 0,781 0,770 1,172 1,540

mentol 12,439 12,261 16,159 21,522

Neobee M-5  QS100%-ig QS 100%-ig QS 100%-ig QS 100%-ig

QS : quantum satis (amennyi sziikséges)

A fenti készitmények el6allitasa soran egyik tartailyban a mag osszetevéit, a

masik tartdlyban a héj(ak) dsszetevdit keverjiik dssze. A héj(ak) dsszetevdit tartalmazé
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clegyet felmelegitjiik folyékony kézeget allitva elé. A mag és a héj(ak) alapanyagait
ezutan kiilén-kiilén egy két vagy harom folyadék fiivékaba pumpaljuk, amely(ek)et
szerves hordozé kdzegbe meritiink bele. A képz3dott kapszulakat lehiitjiik és azok
megszilardulnak. Majd denaturaljuk, és tovabbi kezelésre elkiilonitjiik azokat.

A fenti készitményekben a fentiekben felsorolt 6sszetevék helyett vagy azokkal
egyiitt barmely egyéb héjat alkoté anyag, lehelet szabalyozé szer, édesitdszer, valamint

tovabbi 6sszetevok széles kore felhasznalhatd.
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Szabadalmi igénypontok

1. Mikrokapszula készitmény, amely kiilsé héjbol és magbél 4ll, azzal je
llemezv e, hogy

a) timolt, eukaliptolt, metil-szalicilatot és mentolt tartalmazs illéolaj elegybél,

b) (I) altalénos képletii klorodeoxi-szukréz szarmazékbol 4ll, amely képletben

R' jelentése hidroxicsoport vagy klératom;

R? és R? jelentése egyenként hidroxicsoport és hidrogénatom, klératom és
hidrogénatom, vagy hidrogénatom és klératom, a 4-helyzet D konfiguraciju;

R* jelentése hidroxicsoport; vagy ha az R, R%, R? és R® koziil legalabb kettének
a jelentése klératom, akkor R* jelentése hidroxicsoport vagy klératom; valamint

R’ jelentése hidroxicsoport vagy klératom; azzal a kikotéssel, hogy az R!, R?, R?

és R* kéziil legalabb egy jelentése kloratom,

tovabba ahol a héjat gyorsan 0ld6dé anyag alkotja.

2. Az 1. igénypont szerinti mikrokapszula készitmény,azzal jelleme
z v e, hogy a héj anyaga a polivinilalkohol, a zselatin, a pullulan, a viaszok, a gumik és

a kandiscukor altal alkotott csoportbél keriil kivalasztasra.

3. Az 1. vagy 2. igénypontok szerinti mikrokapszula készitmény, a zz a 1 ]

elleme zv e, hogy a mikrokapszula gémb vagy hosszikas téglatest alaky.

4. Az 1-3. igénypontok barmelyike szerinti mikrokapszula készitmény, a z z
al jellemezv e, hogy a mikrokapszula kériilbeliil 2mm és kériilbeliil 9mm kézotti
atmérdjii goémb, falvastagsiga pedig kériilbeliil 30um és kérilbeliil 2mm kézotti

tartomanyba esik.

5. Az 1-4. igénypontok barmelyike szerinti mikrokapszula készitmény, a z z

al jellemezve, hogy nedvesitdszert tartalmaz.
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6. Az 1-5. igénypontok barmelyike szerinti mikrokapszula készitmény, a z z
al jelleme zv e, hogy a mikrokapszula 60 masodpercnél révidebb idé alatt

feloldédik.

7. Az 1-6. igénypontok barmelyike szerinti mikrokapszula készitmény, a z z

al jellemezv e, hogy a klorodeoxi-szukréz szarmazék szukroz.

8. Mikrokapszula készitmény, amely kiilsé héjbol és magbél 4ll, azzal je
llemezv e, hogy

a) timolt, eukaliptolt, metil-szalicilatot és mentolt tartalmazé illéolaj elegybél,

b) (I) altalanos képletii klorodeoxi-szukréz szarmazékbél, amely képletben

R' jelentése hidroxicsoport vagy klératom;

R? és R? jelentése egyenként hidroxicsoport és hidrogénatom, klératom és
hidrogénatom, vagy hidrogénatom és klératom, a 4-helyzet D konfiguracioju;

R* jelentése hidroxicsoport; vagy ha az R', R% R és R® koziil legalabb kettének
a jelentése klératom, akkor R* jelentése hidroxicsoport vagy klératom; valamint

R’ jelentése hidroxicsoport vagy klératom,; azzal a kikétéssel, hogy az R', R?, R®
és R* koziil legalabb egy jelentése klératom, valamint

c) adott esetben legfeljebb 15tomeg% vizbél all,

azzal a kikotéssel, hogy amikor vizet adunk hozza, az a feldolgozas soran tigy parolog

el a mikrokapszulabol, hogy a mag anyaga egyfazisti marad.

9. Mikrokapszula készitmény, amely kiilsd héjbol és magbél all, azzal je
llemezv e, hogy

a) timolt, eukaliptolt, metil-szalicilatot és mentolt tartalmazé ill6olaj elegybdl,

b) (I) altalanos képletii klorodeoxi-szukréz szarmazékbél, amely képletben

R' jelentése hidroxicsoport vagy klératom;

R? és R® jelentése egyenként hidroxicsoport és hidrogénatom, klératom és
hidrogénatom, vagy hidrogénatom és klératom, a 4-helyzet D konfiguracioju;

R* jelentése hidroxicsoport; vagy ha az R', R?, R? és R® koziil legalabb kettének
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a jelentése kloratom, akkor R* jelentése hidroxicsoport vagy klératom; valamint
R’ jelentése hidroxicsoport vagy klératom; azzal a kikotéssel, hogy azR', R R?
és R* koziil legalébb egy jelentése kloratom,
c) aceszulfambdl all;
tovabba ahol a klorodeoxi-szukréz szarmazék és az aceszulfam koriilbeliil 1 : 1 és

korilbeliil 9 : 1 k6zotti aranyban Keriil 6sszekeverésre.

) eyl Adal
szabadalmi Ggyvivd
2 5.R.G. & K. Szahadalmi Ugyvivéi Iroda
tagja )
:4-1062 Budapest, Andrassy at 113.
tefon 461-1000 Fax: 461-1099
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