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Beschreibung

[0001] Die vorliegende Erfindung betrifft Verfahren zur Hautaufhellung

[0002] Menschen streben es haufig an, sich etwas Gutes zu tun, wobei sie den Wunsch haben, eine gesundes Leben
zu fOhren. Unter anderem streben es die Menschen zu diesem Zwecke an, ihre Kérperoberflachen zu pflegen, z.B. die
Haut und die Kopfhaut, einschlieBlich des Haars und der Mundhéhle. Zu den Nutzwirkungen, welche die Menschen an-
streben, gehéren eine gesunde und nicht von Infektionen betroffene Haut, ein gleichmaBiger Teint, eine angemessene
Feuchtigkeitsversorgung, eine Hemmung der Alterung, eine Hautaufhellung sowie Schutz vor der ultravioletten Strahlung,
welche Bestandteil des Sonnenlichts ist.

[0003] Die Haut stellt die am weitesten auBenliegende Schicht des menschlichen Kérpers dar, weshalb sie oftmals Fakto-
ren wie Umweltschadstoffen, Staub, Schmutz, Hitze, Feuchtigkeit und der ultravioletten Strahlung des Sonnenlichts aus-
gesetzt ist. Wiewohl die Haut den Kérper vor diesen Faktoren schiitzt, 1auft sie auch Gefahr, unerwinschte Auswirkungen
zu erfahren, wie sie durch einen oder mehrere dieser Faktoren verursacht werden kénnen. Beispielsweise soll eine Uber-
maBige Einwirkung von ultravioletter Strahlung, wie sie im Sonnenlicht enthalten ist, mit Zustanden wie Hautbriunung,
Hautflecken, Hyperpigmentierung, Sommersprossen oder Melasma in Verbindung stehen, wobei diese beispielsweise zu
ungleichmaBigen Hautfarbungen flhren kénnen, wie sie von einigen Verbrauchern als unerwilinscht ein pfunden werden.

[0004] Daher neigen einige Menschen dazu, sich zumindest einigen dieser Faktoren so wenig wie méglich auszusetzen.
In einigen Fallen kann es sich indes als schwierig und manchmal als unméglich erweisen, die Einwirkung von Faktoren wie
etwa Sonnenlicht zu vermeiden. Folglich sind diese Menschen weiterhin einem oder mehreren dieser Faktoren ausgesetzt.

[0005] Aus derartigen Grinden neigen die Menschen dazu, verschiedenartige topische Zusammensetzungen zu verwen-
den, z.B. Sonnenschutz-Zusammensetzungen, hautaufhellende Zusammensetzungen, feuchtigkeitsspendende Zusam-
mensetzungen und alterungshemmende Zusammensetzungen. Derartige topische Zusammensetzungen haben zumin-
dest einen gewissen Nutzen fiir die Haut, indem sie z.B. vor den unerwiinschten Auswirkungen schiitzen, wie sie durch die
UberméaBige Einwirkung der im Sonnenlicht enthaltenen UV-Strahlung verursacht werden, eine Hautaufhellung bewirken
und eine niitzliche feuchtigkeitsspendende Wirkung austiiben.

[0006] Viele dieser Nutzwirkungen kénnen von einem oder mehreren Wirkbestandteilen (Wirkstoffen) bereitgestellt wer-
den, welche in einer topischen Zusammensetzung enthalten sind. Zum Beispiel ist in der US 4,096,240 offenbart, dass das
Niacinamid, welches in einer topischen Zusammensetzung enthalten ist, eine Hautaufhellung bereitstellt. Es wird berich-
tet, dass ein Wirkstoff wie Vitamin C mehrere Nutzwirkungen hat, wobei dazu seine Verwendung als Antioxidans, als ent-
ziindungshemmendes Mittel und depigmentierendes Mittel gehért (Telang 2013, Indian Dermatol Online J 4(2): 143-146).
Hydroquinone and picolinamide are reported to be effective in treating melasma (Mohammad et al, 2014, Biosciences
Biotechnology Research Asia 11 (2): 1047-1050).

[0007] Dariuber hinaus werden Extrakte, die aus Pflanzen der Gattung Camellia, z.B. Camellia sinensis (C. sinensis), ge-
wonnen werden, ebenfalls als Wirkstoffe verwendet. C. sinensis var. sinensis und C. sinensis var. assamica stellen Sor-
ten von C. sinensis dar, die weithin bekannt sind. Beispielsweise sind in der WO13060710 (Unilever) ein Grintee-Extrakt
und ein Schwarztee-Extrakt von C. sinensis offenbart, die mit einer Hautaufhellung in Verbindung zu bringen sind. Die
Gallussaure, welche in Tee-Extrakten enthalten ist, soll bei Fibroblasten, die UVB ausgesetzt sind, und Nacktmausen mit
einer Regulierung der lichtbedingten Hautalterung in Verbindung stehen (Flwang et al., 2014, Phytotherapy Research, 28,
1778-1788). Eine Gelformulierung, der Gallussaure beigefugt ist, soll oxidativen Stress der Haut bekédmpfen (Monterio e
silva et al; Polymers 2017, 9, 391).

[0008] Obgleich es verschiedenartige Wirkstoffe gibt, welche die eine oder andere Nutzwirkung gemaf den obigen Aus-
fuhrungen bereitstellen, neigen die Menschen dazu, nach natirlicheren Alternativen zu suchen.

[0009] Die Aufgabe der vorliegenden Erfindung besteht daher darin, ein wirksames hautaufhellendes Mittel aus einer
natlrlichen Quelle bereitzustellen.

[0010] Uberraschenderweise ist gegenwirtig entdeckt worden, dass Guarana-Extrakt eine Hautaufhellung bewirken kann.

[0011] Daher betrifft die vorliegende Erfindung, in einem ersten Aspekt, die Verwendung eines Guarana-Extraktes zur
Hautaufhellung.

[0012] In einem zweiten Aspekt betrifft die vorliegende Erfindung ein Verfahren zur Aufhellung der menschlichen Haut,
welches den Schritt des topischen Aufbringens eines Guarana-Extraktes auf die Haut umfasst.

[0013] Uberraschenderweise ist weiterhin entdeckt worden, dass der Guarana-Extrakt eine Verringerung der Zellmigration
bewirken kann, sodass er sich zur Behandlung trockener Schuppen auf der Kopfhaut eignet.

[0014] Daher betrifft die vorliegende Erfindung, in einem dritten Aspekt, die Verwendung eines Guarana-Extraktes zur
Verringerung trockener Schuppen auf der Kopfhaut.

[0015] In einem vierten Aspekt betrifft die vorliegende Erfindung ein Verfahren zurVerringerung trockener Schuppen auf
der Kopfhaut, wobei es den Schritt des topischen Aufbringens eines Guarana-Extrakts auf die Kopfhaut umfasst.



CH 719024 A2

[0016] Uberraschenderweise ist weiterhin entdeckt worden, dass der Guarana-Extrakt weiterhin die Freisetzung von MMP-
1 hemmt, sodass er sich dafir eignet, die schadliche Wirkung der lichtbedingten Alterung zu verhiten.

[0017] Daher betrifft die vorliegende Erfindung, in einem funften Aspekt, die Verwendung eines Guarana-Extraktes zur
Verhiitung der lichtbedingten Alterung.

[0018] In einem sechsten Aspekt betrifft die vorliegende Erfindung ein Verfahren zur Verhitung der lichtbedingten Alte-
rung, wobei es den Schritt des topischen Aufbringens eines Guarana-Extrakts auf die Haut, die Kopfhaut und/oder das
Haar umfasst.

[0019] Dariber hinaus wurde weiterhin festgestellt, dass der Guarana-Extrakt die Haarfaser starkt und daher in Haarpfle-
gezusammensetzungen verwendet werden kann.

[0020] Die vorliegende Erfindung wird nachstehend ausfuhrlicher beschrieben.

[0021] In der gesamten Offenbarung ist der Begriff ; umfassend derart aufzufassen, dass er ¢ beinhaltend;, aber nicht
notwendigerweise ¢ bestehend aus;, oder jzusammengesetzt aus;, bedeutet. Anders ausgedriickt, sind die aufgelisteten
Schritte oder Optionen nicht unbedingt erschépfend.

[0022] Vorbehaltlich anderslautender Angaben sind die vorliegend verwendeten Mengen als Gewichtsprozentanteil, be-
zogen auf das Gesamtgewicht der Zusammensetzung, angegeben und werden als ; Gew.-%,, abgekirzt.

[0023] Die Verwendung jedweder und samtlicher Beispiele, oder beispielgebender Formulierungen, z.B. ; wie etwa;,, wie
sie vorliegend bereitgestellt werden, ist derart auszufassen, dass sie lediglich zur besseren Erklarung der Erfindung dient
und den Schutzbereich der anderweitig beanspruchten Erfindung keineswegs einschrankt.

[0024] Die Verfahren der vorliegenden Erfindung sind kosmetisch, d.h. nicht-therapeutisch.

[0025] In einem ersten Aspekt betrifft die vorliegende Erfindung die Verwendung eines Guarana-Extraktes zur Hautauf-
hellung.

[0026] Uberraschenderweise ist entdeckt worden, dass Guarana-Extrakt eine nennenswerte weiBmachende Wirkung hat,
wie in einem in-vitro-Modell der gemeinsamen Kultur (Keratinozyten und Melanozyten; siehe Beispiel 2 unten) anhand
einer signifikanten Verringerung der Melaninproduktion bestatigt wurde.

[0027] Dariber hinaus wurde festgestellt, dass der Guarana-Extrakt auf signifikante Weise die Migration von Keratinozyten
hemmt, was die Wirksamkeit bei der Pflege der Kopfhaut zur Verringerung trockener Schuppen belegt (siehe Beispiel
3 unten).

[0028] Dariuber hinaus wurde festgestellt, dass der Guarana-Extrakt auf signifikante Weise die Freisetzung von MMP-
1 hemmt, was die Wirksamkeit bei der Pflege von Haut, Kopfhaut und Haar zur Verhitung schéadlicher Auswirkungen der
lichtbedingten Alterung belegt (siehe Beispiel 5 unten).

[0029] Somit kann der Guarana-Extrakt zur Pflege von Haut, Kopfhaut und Haar verwendet werden.
[0030] Die Verwendung der vorliegenden Erfindung ist nicht-therapeutisch.

[0031] Guarana (Paullinia cupana) ist eine Kletterpflanze aus der Familie der Sapindaceae, die aus dem Amazonasbecken
stammt und insbesondere in Brasilien haufig vorkommt. Guarana hat grof3e Blatter sowie Trauben von Bluten, wobei es
in erster Linie aufgrund der Samen seiner Frucht bekannt ist, die ungefahr die GréBe einer Kaffeebohne haben.

[0032] Guarana ist fir seinen Gehalt an Xanthinen bekannt, wie etwa Koffein, einer guten Energiequelle, welche die Auf-
merksamkeit erhéht und Mudigkeit bekdmpft, und es ist ein ausgezeichneter Stimmungsaufheller, weshalb Guarana-Ex-
trakt oftmals als anregendes Mittel in Energydrinks verwendet wird.

[0033] Gemal der Biological Magnetic Resonance Data Bank handelt es sich bei dem Guaranin (besser unter der Be-
zeichnung Koffein bekannt), welches in Guarana vorkommt, um das gleiche Koffein, wie es aus anderen Quellen wie
Kaffee, Tee und Mate gewonnen wird. Natirliche Koffeinquellen enthalten stark neben Koffein schwankende Mischungen
anderer Xanthin-Alkaloide, wobei dazu die herzstimulierenden Mittel Theophyllin, Theobromin und weitere Substanzen
wie etwa Polyphenole gehdren, welche unlésliche Komplexe mit Koffein bilden kénnen. In Guarana kommen als naturliche
Phenole hauptsachlich (+)-Catechin und (-)-Epicatechin vor.

[0034] Guarana-Extrakt wird typischerweise hergestellt, indem Guarana-Samen zu Pulver verarbeitet werden. Guara-
na-Samen werden nach der Entfernung des Fruchtfleisches vom Samen gesammelt und in der Sonne getrocknet. An-
schlieBend werden die Guarana-Samen vermahlen und geréstet, um ein Pulver zu erhalten. Zum Beispiel kann der Pro-
duktionsprozess einen oder mehrere der folgenden Schritte umfassen: Mahlen, Extraktion (z.B. mit Wasser), Filtration,
Aufkonzentrieren, Einfrieren, Auftauen, Zusatz eines Tragerstoffs (z.B. Maltodextrin), Zusatz eines Lésungsmittels (z.B.
Wasser), Filtration, Warmebehandlung, Trocknen und/oder Sieben.

[0035] Guarana-Extrakt kann von mehreren Zulieferern im Handel bezogen werden, wobei dazu beispielsweise Naturex,
Centroflora und Givaudan gehéren. Fur die vorliegende Erfindung ist RitualEssenz;, Brazilian Guarana Extract von Givau-
dan besonders gut geeignet.

[0036] Vorzugsweise ist der Guarana-Extrakt aus kontrolliert biologischem Anbau und/oder IBDzertifiziert.
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[0037] GemaR einer Ausfuhrungsform enthalt der Guarana-Extrakt mindestens 4 % an Methylxanthinen, berechnet als
Koffein, insbesondere mindestens 5 % und mit dem starksten Vorzug mindestens 6 %, zum Beispiel ungefahr 4,5 %,
ungefahr 5,5 %, ungefahr 6,5 %, ungefahr 7,0 %, ungefahr 7,5 %, ungefdhr 8,0 %, ungefdhr 8,5 %, ungefahr 9,0 %,
ungefahr 9,5 %, ungeféhr 10 %, ungefahr 11 % oder ungeféhr 12 %. In einer bevorzugten Ausfiihrungsform enthalt der
Guarana-Extrakt ungefahr 6 % an MethylIxanthinen, berechnet als Koffein, wie beispielsweise an RitualEssenz; Brazilian
Guarana Extract.

[0038] Der Gehalt an Methylxanthinen (Koffein) kann beispielsweise mittels einer (HPLC)-UV-Messung bestimmt werden.

[0039] Typischerweise wird der Guarana-Extrakt topisch auf die Haut aufgebracht. Dadurch wird es ermdéglicht, den kos-
metischen Wirkstoff unmittelbar auf die Stelle aufzubringen, die dessen bedarf, was zu optimalen Ergebnissen fihrt.

[0040] Mdglicherweise kann die Haut mit Wasser gespult werden, nachdem der Guarana-Extrakt aufgebracht wurde.
[0041] GemaR einer Ausflhrungsform ist der Guarana-Extrakt Bestandteil einer kosmetischen Zusammensetzung.

[0042] Kosmetische Zusammensetzungen umfassen typischerweise einen kosmetisch unbedenklichen Tragerstoff sowie
einen oder mehrere kosmetische Wirkstoffe.

[0043] Daher wird im Rahmen der Verwendung geman der Erfindung, geman einer Ausfuhrungsform, eine kosmetische
Zusammensetzung topisch auf die Haut aufgebracht, insbesondere eine kosmetische Zusammensetzung, welche den
Guarana-Extrakt und einen kosmetisch unbedenklichen Tragerstoff umfasst.

[0044] Der kosmetisch unbedenkliche Tragerstoff kann in der kosmetischen Zusammensetzung in einer Menge von unge-
fahr 5 Gew.-% bis 99,9 Gew.-%, vorzugsweise von ungefahr 10 Gew.-% bis ungefahr 95 Gew.-%, insbesondere von unge-
fahr 15 Gew.-% bis ungefahr 90 Gew.-%, stérker bevorzugt von ungeféhr 20 Gew.-% bis ungefahr 80 Gew.-%, noch starker
bevorzugt von ungefahr 25 Gew.-% bis ungefahr 75 Gew.-% und wiederum starker bevorzugt von ungefahr 30 Gew.-%
bis ungefahr 70 Gew.-% vorliegen.

[0045] Kosmetisch unbedenkliche Tragerstoffe sind innerhalb des Fachgebietes bekannt. Zu den Beispielen gehdren unter
anderem Wasser und wasserlésliche Tragerstoffe wie beispielsweise Maltodextrin und Glycerin.

[0046] GemaR einer Ausfiihrungsform umfasst die Zusammensetzung einen kosmetisch unbedenklichen Tragerstoff, der
Wasser beinhaltet.

[0047] Die kosmetische Zusammensetzung umfasst den Guarana-Extrakt in einer Menge, die bewirkt, dass die ange-
strebte Wirkung erzielt wird.

[0048] GemaR einer Ausfuhrungsform umfasst die kosmetische Zusammensetzung ungefahr 0,01 % bis ungefahr 1,00 %
des Guarana-Extraktes, insbesondere ungeféhr 0,01 % bis ungeféhr 0,10 % und mit dem gréBten Vorzug ungefahr 0,02 %
bis ungefahr 0,05 %.

[0049] Die kosmetische Zusammensetzung, welche geman der Erfindung verwendet wird, kann einen oder mehrere kos-
metische Wirkstoffe zusatzlich zu dem Guarana-Extrakt umfassen. Beispielsweise kann die kosmetischeZusammenset-
zungein weiteres hautaufhellendes Mittel, ein wasserspendendes und/oder feuchtigkeitsspendendes Mittel, ein UV-Schutz-
mittel, ein Alterungsschutzmittel und/oder ein linderndes Mittel umfassen.

[0050] GemaR einer Ausfihrungsform umfasst die kosmetische Zusammensetzung zuséatzlich zu dem Guarana-Extrakt
ein oder mehrere hautaufhellende Mittel.

[0051] Zu den Beispielen fur hautaufhellende Mittel, die als zusatzliches hautaufhellendes Mittel verwendet werden kén-
nen, gehéren Niacinamid, 12-Hydroxystearinsaure, Resorcin, Phenylethylresorcin, 4-alkylsubstituierte Resorcin-Verbin-
dungen, Glutathion-Vorlaufersubstanzen, Vitamin B6, Vitamin C, Vitamin A, Koffein, Gallussdure und deren Derivate,
Galardin, Adapalen, Aloe-Extrakt, Salbei-Extrakt, Ingwer-Extrakt, Ammoniumlactat, Arbutin, Azelainsaure, Butylhydroxya-
nisol, Butylhydroxytoluol, Citratester, Desoxyarbutin, 1,3-Diphenylpropan-Derivative, 2,5-Dihydroxybenzoesdure und de-
ren Derivative, 2-(4-Acetoxyphenyl)-1,3-dithian, 2-(4-Hydroxyphenyl)-1,3-dithian, Ellagséure, Glucopyranosyl-1-ascorbat,
Gluconséure, Glykolsaure, 4-Hydroxy-5-methyl-3[2H]-furanon, 4-Hydroxyanisol und dessen Derivative, 4-Hydroxybenzoe-
saure-Derivatia, Hydroxycaprylsaure, Inositascorbat, Milchsdure, Zitronenextrakt, Linolsdure, Magnesiumascorbylphos-
phat, 5-Octanoylsalicylsdure, Salicylsdure, 3,4,5-Trihydroxybenzylderivate, Acetylglucosamin, Pitera-Extrakt, Symwhite,
Calciumpantothenat (Melano-block), Seppiwhite, Soja-Extrakt (Bowman-Birk-Hemmstoff) und deren Mischungen. Wenn
12-Hydroxystearinséure in der Zusammensetzung verwendet wird, erfolgt ihre Verwendung als zusatzliches hautaufhel-
lendes Mittel und nicht als Fettséure.

[0052] Ein zusatzliches hautaufhellendes Mittel kann der kosmetischen Zusammensetzung vorzugsweise in einer Menge
von ungefahr 0,001 Gew.-% bis ungefahr 15 Gew.-%, insbesondere von ungefahr 0,01 Gew.-% bis ungefahr 10 Gew.-%,
starker bevorzugt von ungefahr 0,1 Gew.-% bis ungefahr 5 Gew.-%, noch stérker bevorzugt von ungefahr 0,5 Gew.-% bis
ungefahr 3 Gew.-% beigefugt werden, in der Zusammensetzung.

[0053] Gemal einer Ausfihrungsform umfasstdie kosmetische Zusammensetzungweiterhin organische UVA-Sonnen-
schutzmittel, welche UVA-Strahlung absorbieren und verhindern, dass diese eine Oberflache erreicht, z.B. die Haut eines
Anwenders.
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[0054] Zu den Beispielen fir organische UVA-Sonnenschutzmittel, die in der Zusammensetzung verwendet werden kén-
nen, gehéren eine Dibenzoylmethanverbindung, Bisdisulizol-Dinatrium (im Handel erhaltlich als Neo Heliopan® AP), Die-
thylaminohydroxybenzoylhexylbenzoat (im Handel erhltlich als Uvinul® A Plus), Ecamsul (im Handel erhaltlich als Mex-
oryl SX) und Methylanthranilat.

[0055] Organische UVA-Sonnenschutzmittel kénnen der kosmetischen Zusammensetzung in einer Menge von ungefahr
0,1 Gew.-% bis 10 Gew.-%, insbesondere von ungeféhr 0,5 Gew.-% bis ungefahr 7 Gew.-%, starker bevorzugt von ungefahr
1 Gew.-% bis ungefahr 5 Gew.-%, noch starker bevorzugt von ungefahr 1 Gew.-% bis ungefahr 3,5 Gew.-%, wiederum
starker bevorzugt von ungeféhr 1 Gew.-% bis ungefahr 3 Gew.-%, erneut starker bevorzugt ungefahr 1 Gew.-% bis ungefahr
2,5 Gew.-%., beigefugt werden.

[0056] GemaR einer Ausfihrungsform umfasst die kosmetische Zusammensetzung weiterhin organische UVB-Sonnen-
schutzmittel, welche UVB-Strahlung absorbieren und verhindern, dass diese eine Oberflache erreicht, z.B. die Haut eines
Anwenders.

[0057] Zu den Beispielen fur organische UVB-Sonnenschutzmittel, die in der Zusammensetzung verwendet werden kén-
nen, gehéren Verbindungen aus der Klasse von Zimtsaure, Salicylsaure, Diphenylacrylsdure und deren Derivaten. Zu den
Beispielen fur derartige Verbindungen gehéren 2-Ethylhexylsalicylat (im Handel erhaltlich als Octisalate; ), 3,3,5-Trimethyl-
cyclohexyl-2-hydroxybenzoat (im Handel erhaltlich als Homosalate;), Ethylhexylmethoxycinnamat (im Handel erhaltlich
als NeoHelipan® AV), 2-Ethylhexyl-2-cyano-3,3-diphenylacrylat (OCR; im Handel erhdltlich als Octocrylene;), 2-Hydro-
xy-4-methoxybenzophenon (im Handel erhaltlich als Oxybenzone, ), 2-Ethylhexyl-4-methoxycinnamat (MCX; im Handel
erhdltlich als Parsol MCX;) und deren Mischungen.

[0058] Organische UVB-Sonnenschutzmittel kénnen der kosmetischen Zusammensetzung in einer Menge von ungefahr
0,1 Gew.-% bis 10 Gew.-%, insbesondere von ungeféhr 0,5 Gew.-% bis ungefahr 7 Gew.-%, starker bevorzugt von ungefahr
1 Gew.-% bis ungefahr 5 Gew.-%, noch starker bevorzugt ungefahr 1 Gew.-% bis ungefahr 3,5 Gew.-%, wiederum stérker
bevorzugt von ungefahr 1 Gew.-% bis ungefahr 3 Gew.-%, erneut starker bevorzugt ungefahr 1 Gew.-% bis ungefahr
2,5 Gew.-%. beigeflgt werden.

[0059] GemaR einer Ausfihrungsform kann die kosmetische Zusammensetzung weiterhin anorganische Sonnenblocker
umfassen.

[0060] Zu den Beispielen fir anorganische Sonnenblocker, welche in der Zusammensetzung verwendet werden kdnnen,
gehéren Zinkoxid (ZnO), Eisenoxid, Siliciumdioxid wie etwa pyrogenes Siliciumdioxid, oder Titandioxid (TiO ;).

[0061] Anorganische Sonnenblocker kbnnen der kosmetischen Zusammensetzung in einer Menge von ungefahr 0,1 Gew.-
% bis 10 Gew.-%, insbesondere von ungefahr 0,5 Gew.-% bis ungefahr 7 Gew.-%, starker bevorzugt von ungefahr 1 Gew.-
% bis ungefadhr 5 Gew.-%, noch starker bevorzugt von ungefahr 1 Gew.-% bis ungefahr 3,5 Gew.-%, wiederum starker
bevorzugt von ungefahr 1 Gew.-% bis ungefahr 3 Gew.-%, erneut starker bevorzugt von ungefahr 1 Gew.-% bis ungefahr
2,5 Gew.-%. beigeflgt werden.

[0062] Somit umfasst die kosmetische Zusammensetzung, geman einer Ausflihrungsform, einen oder mehrere weitere
kosmetische Wirkstoffe, die aus der Gruppe ausgewahlt sind, welche aus weiteren aufhellenden Mitteln, wasserspenden-
den Mitteln, feuchtigkeitsspendenden Mitteln und/oder Alterungsschutzmitteln besteht.

[0063] Zusatzlich oder alternativ dazu kann die kosmetische Zusammensetzung der vorliegenden Erfindung weiterhin
andere Pflanzenextrakte umfassen, beispielsweise einen Extrakt von Cranberrys, Hibiskus, Acerola, Ingwer, Lakritz, Gra-
natapfel, Lotus, Rosenwurz und/oder Schisandra.

[0064] Der kosmetische Wirkstoff kann weiterhin einen oder mehrere Zusatzstoffe umfassen.
[0065] GemaR einer Ausflhrungsform kann die kosmetische Zusammensetzungweiterhin eine Fettsdure umfassen.

[0066] Wenn Fettsauren in einer Zusammensetzung gemeinsam mit einer Seife vorliegen, bewirken sie in rasches Ein-
ziehen, d.h. wenn eine Zusammensetzung auf die menschliche Haut aufgebracht wird, zieht sie in die Haut ein, ohne
nennenswerte Streifen der Zusammensetzung zu hinterlassen.

[0067] Vorzugsweise kdnnen Fettsduren, welche in der Zusammensetzung vorliegen kénnen, aus den Fettsduren ausge-
wabhlt sein, die 10 bis 30, insbesondere 12 bis 25, starker bevorzugt 14 bis 20, noch starker bevorzugt 16 bis 18 Kohlen-
stoffatome haben. Zu den Beispielen fir Fettsduren, die in der Zusammensetzung verwendet werden kénnen, gehéren
Pelargonsaure, Laurinsdure, Myristinsaure, Palmitinsaure, Stearinsdure, Isostearinsaure, Olsaure, Linolsaure, Arachidin-
séure, Behenséaure, Erucasiure und deren Mischungen.

[0068] Gemal einer Ausflhrungsform kann die kosmetische Zusammensetzung weiterhin Seife umfassen.
[0069] Wenn Seife in Kombination mit einer Fettsiure in der Zusammensetzung vorliegt, bewirkt sie ein rasches Einziehen.

[0070] Seife wird vorzugsweise hergestellt, indem Fettsduren, welche in der Zusammensetzung vorliegen, in-situ neutra-
lisiert werden. Somit hat die Seife vorzugsweise eine Kohlenstoffkettenlange, welche der Kettenlange der Fettsaure in
der Zusammensetzung entspricht. Die Seife bildet sich ausgehend von der Fettsiure durch den Einsatz von Alkalimetall-
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hydroxiden, z.B. Natriumhydroxid oder Kaliumhydroxid. Von diesen beiden wird Kaliumhydroxid strker bevorzugt. Somit
handelt es sich bei der Seife vorzugsweise um eine Kaliumseife (Kaliumsalz der Fettsaure).

[0071] Vorzugsweise umfasst die kosmetische Zusammensetzung von ungefahr 0,1 Gew.-% bis ungefahr 10 Gew.-%,
insbesondere von ungefahr 1 Gew.-% bis ungeféhr 8 Gew.-%, stérker bevorzugt von ungefdhr 2 Gew.-% bis ungefahr
7 Gew.-%, noch starker bevorzugt von ungefahr 3 Gew.-% bis ungefahr 6 Gew.-% an Seife.

[0072] GemaR einer Ausfiihrungsform umfasst die kosmetische Zusammensetzung weiterhin inTensid, insbesondere ein
nichtionisches Tensid mit einem HLB-Wert im Bereich von 9 bis 20, vorzugsweise 10 bis 19, insbesondere 12 bis 18, starker
bevorzugt 13 bis 17, und wiederum vorzugsweise 15 bis 17. Der HLB-Wert wird unter Anwendung der Griffin-Methode
berechnet, wobei HLB = 20 x Mh / M, wobei Mh die Molmasse des hydrophilen Abschnitts des Molekiils ist und M die
Molmasse des Molekiils insgesamt ist, sodass ein Wert auf einer willkiirlichen Skala von 0 bis 20 erhalten wird. Typische
Werte fUr verschiedenartige Tenside sind unten angegeben.

Ein Wert <10: fettléslich (wasserunldslich)

Ein Wert > 10: wasserldslich

Ein Wert von 4 bis 8 zeigt einen Schaumverhiiter an

Ein Wert von 7 bis 11 zeigt einen W/O-Emulgator (Wasser-in-Ol) an
Ein Wert von 12 bis 16 zeigt einen Ol-in-Wasser-Emulgator an

Ein Wert von 11 bis 14 zeigt ein Netzmittel an

Ein Wert von 12 bis 15 ist fiir Detergenzien typisch

Ein Wert von 16 bis 20 zeigt einen Léslichkeitsvermittler oder ein hydrotropes Mittel an

[0073] Vorzugsweise ist das nichtionische Tensid, welches einen HLB-Wert im Bereich von 9 bis 20 hat, aus den Fett-
alkoholethoxylaten, den Alkylphenylethoxylaten, den Polyethylenoxid-Sorbitan-Alkylestern und deren Mischungen ausge-
wahlt. Vorzugsweise handelt es sich bei den nichtionischen Tensiden um solche mit mindestens 9 Alkylenoxidgruppen,
vorzugsweise mindestens 9 Ethylenoxidgruppen.

[0074] Vorzugsweise umfasst die Zusammensetzung von ungefdhr 0,5 Gew.-% bis ungefahr 5 Gew.-%, insbesondere
von ungefahr 1 Gew.-% bis ungefahr 4 Gew.-%, starker bevorzugt von ungefahr 2 Gew.-% bis ungefahr 3 Gew.-% an
nichtionischem Tensid mit einem HLB-Wert im Bereich von 9 bis 20.

[0075] GemaR einer Ausfiihrungsform kann die kosmetische Zusammensetzung weiterhin ein Polymer umfassen. Das
Polymer wirkt als Verdicker in der Zusammensetzung und verbessert die sensorischen Eigenschaften der Zusammenset-
zung. Das Polymer ist vorzugsweise aus den folgenden Klassen ausgewahit:

— Acrylat/R-Methacrylat-Copolymer z.B. Acrylate/Steareth-20-methacrylat-Copolymer (im Handel erhdltlich als Aculyng,
22) und Acrylate/Beheneth-25-methacrylat-Copolymer (im Handel erhaltlich als Aculyn; 28);

— Acrylat/R-Methacrylat-Crosspolymer z.B. Acrylate/Steareth-20-Methacrylat-Crosspolymer (im Handel erhaltlich als
Aculyn;, 88);

— Acrylate-Copolymer (im Handel erhaltlich als Aculyng 33);

— Acrylate/R-Alkylacrylat-Crosspolymer z.B. Acrylate/C10-C30-Alkylacrylat-Crosspolymer (im Handel erhaltlich als Pe-
mulen;, TR-2);

— Copolymer von Ammoniumacryloyldimethyltaurat mit Vinylpyrrolidon (im Handel erhaltlich als Aristoflex® AVC);

— Copolymer von Natriumacryloyldimethyltaurat mit Vinylpyrrolidon (im Handel erhaltlich als Aristoflex® AVS); und

— Crosspolymer von Acryloyldimethyltaurat mit R-Alkylacrylat und Methyacrylat z.B. Ammoniumacryloyldimethyltaurat/
Beheneth-25-methacrylat-Crosspolymer (im Handel erhltlich als Aristoflex® HMB und Aristoflex® BLV).

[0076] Vorzugsweise umfasst die Zusammensetzung von ungefahr 0,1 Gew.-% bis ungefahr 5 Gew.-%, insbesondere von
ungefahr 0,5 Gew.-% bis ungefahr 4,5 Gew.-%, starker bevorzugt von ungefahr 1 Gew.-% bis ungefahr 4 Gew.-%, noch
starker bevorzugt von ungefahr 1,5 Gew.-% bis ungefahr 3,5 Gew.-%, erneut starker bevorzugt von ungefahr 2 Gew.-%
bis ungefahr 3 Gew.-%, an Polym er.

[0077] GemaR einer Ausflihrungsform umfasst die kosmetische Zusammensetzung weiterhin ein Emolliens.

[0078] Zu den Beispielen fir Emollientien, welche in der Zusammensetzung verwendet werden kénnen, gehéren Stearyl-
alkohol, Glycerylmonoricinoleat, Nerzdl, Cetylalkohol, Isopropylisostearat, |sobutylpalmitat, Isocetylstearat, Oleylalkohol,
Isopropyllaurat, Hexyllaurat, Decyloleat, Octadecan-2-ol, Isocetylalkohol, Eicosanylalkohol, Behenylalkohol, Cetylpalmi-
tat, Dibutylsebacat, Isopropylmyristat, Isopropylpalmitat, Isopropylstearat, Butylstearat, Polyethylenglykol, Triethylenglykol,
Lanolin, Kakaobutter, Maiskeimdl, Baumwollsaatdl, Olivendl, Palmkernfett, Rapsdl, Distelél, Nachtkerzenél, Sojaél, Son-
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nenblumendl, Avocadodl, Sesamél, Kokosfett, Erdnussdl, Rizinusél, acetylierte Lanolinalkohole, Vaseline, Mineralél, Bu-
tylmyristat, Isopropyllinoleat, Lauryllactat, Myristyllactat, Decyloleat, Myristylmyristat.

[0079] GemaR einer Ausflihrungsform kann die kosmetische Zusammensetzung weiterhin ein Lésungsmittel umfassen.

[0080] Zu den Beispielen fur Lésungsmittel, die in der Zusammensetzung verwendet werden kénnen, gehdren Ethylalko-
hol, Isopropanol, Ethylenglykolmonoethylether, Diethylenglykolmonobutylether, Diethylenglykolmonoethylether und deren
Mischungen.

[0081] GemaR einer Ausflhrungsform kann die kosmetische Zusammensetzung weiterhin ein Lésungsmittel umfassen.

[0082] Zu den Beispielen fur Pulver, die in der Zusammensetzung verwendet werden kdnnen, gehéren Kreide, Talk,
Bleicherde, Kaolin, Starke, Gummen, kolloidales Siliciumdioxid-Natriumpolyacrylat, Tetraalkyl- und/oder Trialkylarylam-
moniumsmektite, chemisch modifiziertes Magnesiumaluminiumsilicat, organisch modifizierter Montmorillonit-Ton, Alumi-
niumsilikat in Hydratform, pyrogenes Siliciumdioxid, Carboxyvinylpolymer, Natriumcarboxymethylcellulose, Ethylenglykol-
monostearat und deren Mischungen.

[0083] GemaR einer Ausfihrungsform umfasst die kosmetische Zusammensetzung weiterhin einen Konservierungsstoff
zum Schutz vor dem Wachstum mdglicherweise schadlicher Mikroorganismen.

[0084] Zu den Beispielen fur Inhaltsstoffe, die als Konservierungsstoffe in der Zusammensetzung verwendet werden kén-
nen, gehdren die Alkylester der para-Hydroxybenzoesaure, Hydantoin-Derivate, Propionatsalze sowie verschiedenartige
quartdre Ammoniumverbindungen. Insbesondere handelt es sich bei den Inhaltsstoffen, welche als Konservierungsstoff in
der Zusammensetzung verwendet werden kénnen, um Natriumbenzoat, lodopropinylbutylcarbamat, Methylisothiazolinon,
lodopropinylbutylcarbamat, Phenoxyethanol, Methylparaben, Propylparaben, Imidazolidinylharnstoff, Natriumdehydroace-
tat, Ethylhexylglycerin, Benzylalkohol, Alkandiole. Bei den Alkandiolen, welche sich zur Verwendung als Konservierungs-
stoffe eignen, handelt es sich um C6-C12-Alkane, die benachbart mit Hydroxylgruppen substituiert sind. Zu den erlau-
ternden Beispielen gehdéren 1,2-Octandiol (Caprylylglykol), 2,3-Octandiol, 1,2-Nonandiol, 1,2-Decandiol, 1,2-Hexandiol,
3,4-Octandiol, deren Mischungen oder dhnliches, wobei Capylylglykol typischerweise am starksten bevorzugt wird.

[0085] Wenn sie in der Zusammensetzung vorliegen, werden Konservierungsstoffe in einer Menge von ungefahr
0,001 Gew.-% bis ungefahr 5 Gew.-%, insbesondere ungefahr 0,01 Gew.-% bis 3 Gew.-% und mit dem starksten Vorzug
ungefahr 0,02 Gew.-% bis ungeféhr 2 Gew.-%, zugesetzt.

[0086] Die kosmetische Zusammensetzung kann weiterhin eine Spannbreite weiterer optionaler Inhaltsstoffe umfassen,
wobei dazu Antioxidantien, Bindemittel, biologische Zusatzstoffe, Pufferungsmittel, Farbstoffe, adstringierende Mittel, Duft-
stoffe, Tribungsmittel, Konditionierungsmittel, schalend wirkende Mittel, pH-Regulatoren, naturliche Extrakte, das Haut-
empfinden beeinflussende Mittel, die Haut beruhigende Mittel sowie hautheilende Mittel gehéren.

[0087] Die kosmetische Zusammensetzung wird vorzugsweise in Form von Zusammensetzungen formuliert, die Wasser
umfassen, wie etwa einer Lotion, einer Creme, eines Gels oder eines Schaums. Insbesondere wird die Zusammensetzung
in Form einer Creme oder Lotion formuliert und mit dem starksten Vorzug in Cremeform.

[0088] Bei der kosmetischen Zusammensetzung kann es sich um eine Zusammensetzung flr die Haut- , Kopfhaut- oder
Haarpflege handeln, die beispielsweise in Form einer Lotion, einer Creme, eines Shampoos oder eines Konditionierungs-
mittels vorliegt.

[0089] Bei der kosmetischen Zusammensetzung kann es sich um eines Zusammensetzung handelt, die zum Verbleib
bestimmt ist oder die abgespilt wird.

[0090] Bei der kosmetischen Zusammensetzung handelt es sich vorzugsweise um eine Zusammensetzung, die zum Ver-
bleib bestimmt ist.

[0091] Somit umfasst die Verwendung der vorliegenden Erfindung geman einer Ausfuhrungsform die folgenden Schritte:

(i) Aufbringen der kosmetischen Zusammensetzung, welche den Guarana-Extrakt umfasst, auf die Haut; und

(i) moglicherweise, Abspulen mit Wasser.

[0092] Somit stellt die vorliegende Erfindung ein Verfahren zur Bereitstellung einer Hautaufhellung bereit, wobei es die
Schritte des Aufbringens der kosmetischen Zusammensetzung, welche den Guarana-Extrakt umfasst, auf die Haut um-
fasst.

[0093] Dieses Verfahren umfasst méglicherweise einen zusatzlichen Schritt des zumindest teilweisen Entfernens der kos-
metischen Zusammensetzung von der Haut in Form einer Zusammensetzung, die bestimmungsgeman abgespilt wird.

[0094] Bei der Verpackung fur die kosmetische Zusammensetzung kann es sich um ein Pflaster, eine Flasche, eine Tube,
einen Rollkugel-Applikator, eine mit Treibmittel betriebene Aerosolvorrichtung, einen zusammenzudrickenden Behalter,
ein Glas mit Deckel oder um eine andere Verpackung handeln, die innerhalb des Fachgebietes wohlbekannt ist.
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[0095] Der Methylxanthingehalt des Guarana-Extraktes hat sich als besonders wichtig fiir deren hautaufhellende Wirkung
erwiesen.

[0096] GemaR einer Ausfuhrungsform enthalt der Guarana-Extrakt mindestens 4 % an Methylxanthinen, berechnet als
Koffein, insbesondere mindestens 5 % und mit dem starksten Vorzug mindestens 6 %, zum Beispiel ungefahr 4,5 %,
ungefahr 5,5 %, ungefahr 6,5 %, ungefahr 7,0 %, ungefahr 7,5 %, ungefdhr 8,0 %, ungefdhr 8,5 %, ungefahr 9,0 %,
ungefahr 9,5 %, ungeféhr 10 %, ungefahr 11 % oder ungeféhr 12 %. In einer bevorzugten Ausfiihrungsform enthalt der
Guarana-Extrakt ungeféhr 6 % an Methylxanthinen, berechnet als Koffein.

[0097] Der Gehalt an Methylxanthinen (Koffein) kann beispielsweise mittels einer (HPLC)-UV-Messung bestimmt werden.

[0098] In einem zweiten Aspekt betrifft die vorliegende Erfindung ein Verfahren zur Aufhellung der menschlichen Haut,
welches den Schritt des topischen Aufbringens eines Guarana-Extraktes auf die Haut umfasst.

[0099] Mdbglicherweise kann die Haut nach dem Aufbringen mit Wasser gesplilt werden.
[0100] Das Verfahren ist kosmetisch, d.h. nicht-therapeutisch.

[0101] Das Verfahren der vorliegenden Erfindung macht sich die Wirkungen und Vorteile zunutze, wie sie oben in Zusam-
menhang mit dem Guarana-Extrakt und dessen Verwendung beschrieben wurden.

[0102] Die Ausfuhrungsformen, welche oben im Zusammenhang mit der Verwendung des Guarana-Extrakts zur Hautauf-
hellung beschrieben sind, finden, einschlieBlich sdmtlicher Beispiele, auch bei dem Verfahren der vorliegenden Erfindung
Anwendung.

[0103] GemaR einer Ausfihrungsform wird eine kosmetische Zusammensetzung, welche den Guarana-Extrakt und einen
kosmetisch unbedenklichen Tragerstoff umfasst, topisch auf die Haut aufgebracht.

[0104] GemaR einer Ausfuhrungsform umfasst die kosmetische Zusammensetzung ungefahr 0,01 % bis ungefahr 1,00 %
des Guarana-Extraktes, insbesondere ungeféhr 0,01 % bis ungeféhr 0,10 % und mit dem gréBten Vorzug ungefahr 0,02 %
bis ungefahr 0,05 %.

[0105] GemaR einer Ausfiihrungsform umfasst die kosmetische Zusammensetzung einen oder mehrere weitere kosme-
tische Wirkstoffe, die aus der Gruppe ausgewahlt sind, welche aus weiteren aufhellenden Mitteln, wasserspendenden
Mitteln, feuchtigkeitsspendenden Mitteln und/oder Alterungsschutzmitteln besteht.

[0106] Zusatzlich oder alternativ dazu kann die kosmetische Zusammensetzung der vorliegenden Erfindung weiterhin
andere Pflanzenextrakte umfassen, beispielsweise einen Extrakt von Cranberrys, Hibiskus, Acerola, Ingwer, Lakritz, Gra-
natapfel, Lotus, Rosenwurz und/oder Schisandra.

[0107] GemaR einer Ausfuhrungsform enthalt der Guarana-Extrakt mindestens 4 % an Methylxanthinen, berechnet als
Koffein, insbesondere mindestens 5 % und mit dem starksten Vorzug mindestens 6 %, zum Beispiel ungefahr 4,5 %,
ungefahr 5,5 %, ungefahr 6,5 %, ungefahr 7,0 %, ungefahr 7,5 %, ungefdhr 8,0 %, ungefdhr 8,5 %, ungefahr 9,0 %,
ungefahr 9,5 %, ungeféhr 10 %, ungefahr 11 % oder ungeféhr 12 %. In einer bevorzugten Ausfiihrungsform enthalt der
Guarana-Extrakt ungeféhr 6 % an Methylxanthinen, berechnet als Koffein.

[0108] GemaR einer Ausflihrungsform wird der Guarana-Extrakt mittels eines Verfahrens hergestellt, das einen oder meh-
rere der folgenden Schritte umfasst:

— Mahlen von Guarana-Samen
— Extraktion mit Wasser
— Filtration

— Aufkonzentrieren

— Einfrieren

— Auftauen

— Maltodextrin zusetzen
— Wasser zusetzen

— Filtration

— Warmebehandlung

— Filtration

— Trocknen

— Sieben

[0109] Die obigen Verfahrensschritte kdnnen in der oben angegebenen Reihenfolge oder in einer abgeanderten Reihen-
folge durchgefihrt werden.

[0110] Anhand der folgenden nicht einschrinkend wirkenden Beispiele wird die Erfindung weiter erlautert:

Beispiel 1: Zusammensetzung eines Guarana-Extraktes

[0111] RitualEssenz; Brazilian Guarana Extract wurde von Givaudan bezogen.
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[0112] Der Guarana-Extrakt wurde unter Verwendung von Hochleistungsfliissigchromatographie in Kombination mit UV-
Detektion (HPLC-UV) und Hochleistungsflissigchromatographie in Kombination mit Leitfahigkeits- und amperometrischer
Detektion untersucht. Auf spezifischere Weise wurden der Gehalt an Methylxanthinen (berechnet als Koffeingehalt) und
der Gehalt an Catechinen (berechnet als Gehalt an Procyanidin A2) mittels HPLC-UV bestimmt, wohingegen der Gehalt
an organischen Sauren mittels Hochleistungsflissigchromatographie in Kombination mit Leitfahigkeitsdetektion und der
Zuckergehalt mittels Hochleistungsflussigchromatographie in Kombination mit amperometrischer Detektion bestimmt wur-
den.

Quantifizierung von Catechinen und oligomeren Proanthocyanidinen

[0113] Bei der Methode kam HPLC mit einer Umkehrphasen-(Cig)-Saule und einer Detektion bei 280 nm (z.B. Agilent
1100 mit UV-VIS-Detektor) zum Einsatz. Es wurden Kalibrationskurven fur Gallussdure-Monohydrat, Catechin, Epicate-
chin, Procyanidin A2, Procyanidin By und Procyanidin B2 erstellt.

[0114] 750 mg an Guarana-Extrakt wurden in einen 50-mL-Messkolben gegeben, mit Methanol verdiinnt und 10 min. lang
in ein Ultraschallbad gestellt. Nach dem Abkiihlen auf Raumtemperatur wurde das Volumen durch Zusatz von Methanol auf
50 mL eingestellt. AnschlieBend wurde die Probe unter Verwendung eines 0,45-pm-Filters filtriert und in die HPLC injiziert.

[0115] Es kamen die folgenden chromatographischen Bedingungen zur Anwendung:

- Saule: All C1g 5 pm (250 x 4,6 mm)

- Saulentemperatur: 30°C

- Flussrate: 0,9 mL/min

- Detektion: 280 nm, 8 nm Bandbreite

- Injektionsvolumen: 5L

- Nenndruck: 100 + 5 bar

- Mobile Phase: A =0,1% H;PQO,4 in Wasser; B = Acetonitril

Zeit (min.) A (%) B (%)
0 100 0
20 90 10
60 85 15
80 10 90

— Retentionszeiten:

Substanz Zeit (= 0,5 min.)
Gallussaure 9,3 min.
Procyanidin B 23,2 min.
Catechin 25,9 min.
Procyanidin B, 28,6 min.
Epicatechin 33,2 min.
Polymere 68,4 min.

Quantifizierung anorganischer Anionen und organischer Sauren

[0116] Die Quantifizierung wurde auf einer Anionenaustauschersaule durchgefihrt, wobei die Detektion anhand der Leit-
fahigkeit mit Suppression erfolgte (z.B. Dionex ICS 5000+ mit Leitfahigkeitsdetektor von Thermo Scientific). Es wurden
Kalibrierkurven far Apfelséure, Bernsteinsaure, Weinsaure, Oxalsaure, Citronensaure sowie den Sieben-Anionen-Stan-
dard Il fur Dionex (Thermo scientific) erstellt.
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[0117] 100 mg des Guarana-Extraktes wurden in einen 100-mL-Messkolben gegeben, mit Wasserbis zur Markierung
aufgefullt und mit Ultraschall bis zur vollstandigen Auflésung behandelt. Nach dem Abkiihlen auf Raumtemperatur wurde
die Probe unter Verwendung eines 0,45-pm-Filters filtriert und in das IC-System injiziert.

[0118] Es kamen die folgenden chromatographischen Bedingungen zur Anwendung:

- Saule:
- Temperatur:

- Flussrate:

- Injektionsvolumen:

Dionex lonPack AS11-HC-4 ym 2 x 250
30 °C fur das gesamte System
0,38 mL/min.

25 L

- Detektion: Leitfahigkeit mit Suppression bei 57 mA

- Eluent: deionisiertes Wasser mit KOH-Eluentenerzeuger
Zeit (min.) KOH-Konzentration (mM)
0 1

5 1

14 15

23 30

31 60

40 60

40,1 1

60 1

— Retentionszeiten:

Substanz Zeit (= 0,5 min.)
Chlorid 13,5
Nitrit 14,7
Bernsteinsaure 18,5
Apfelsaure 18,6
Nitrat 18,8
Weinsaure 19,3
Sulfat 20,7
Oxalsaure 21,9
Phosphat 26,5
Citronensaure 28,7

Quantifizierung von Zuckern

[0119] Die Quantifizierung wurde auf einer Anionenaustauscherséule mit gepulster amperometrischer Detektion durch-
gefiihrt. Hauptsachlich wurden die folgenden Monosaccharide quantifiziert: Rhamnose, Arabinose, Galactose, Glucose
und Fructose. Hauptsachlich wurden die folgenden Disaccharide quantifiziert: Trehalose und Saccharose.

10
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[0120] Probenaufbereitung fur die Bestimmung der freien Zucker: 100 mg des Guarana-Extraktes wurden in einen 100-
mL-Messkolben gegeben, mit Wasser bis zur Markierung aufgefillt und mit Ultraschall bis zur vollstdndigen Auflésung
behandelt. Nach dem Abkuhlen auf Raumtemperatur wurde die Probe unter Verwendung eines 0,45-um-RC-Filters filtriert
und in das IC-System injiziert.

[0121] Probenaufarbeitung flir die Bestimmung des Gesamtzuckers (Saurehydrolyse): 100 mg des Guarana-Extraktes
wurden in ein 20-mL-Réhrchen gegeben. 2,5 mL an Wasser und 0,5 mL an Salzsdure wurden zugesetzt. Der Gesamtan-
satz wurde gut durchmischt und 6 Stunden lang auf 100 °C erwarmt. Nach dem Abkiihlen auf Raumtemperatur wurde die
Mischung in einen 10-mL-Messkolben Uberfiihrt und mit Wasser bis zur Markierung aufgeflillt. 1 mL der erhaltenen L&-
sung wurde in einen 20-m L-Messkolben Uberfuhrt und erneut bis zur Markierung mit Wasser aufgefillt. Die Probe wurde
anschlieBend zunéchst unter Verwendung eines 0,45-um-RC-Filters und dann der Onguard Ag/H-Kartusche filtriert, um
sie anschlieBend auf ein IC-System zu injizieren.

[0122] Es kamen die folgenden chromatographischen Bedingungen zur Anwendung:

- Saule: Dionex lonPack PA1 10 uym 2 x 250
- Temperatur: 30 °C fur das gesamte System

- Flussrate: 0,25 mL/min.

- Injektionsvolumen: 2,5l

- Detektion: gepulste Am perom etrie

- Wellenform: Gold, Carbo, Quad

- Eluent: A: deionisiertes Wasser / B NaOH 200 mM in Wasser

Zeit (min.) % A % B Kurve
0 95 5 5
20 95 5 5
30 75 25 8
30 0 100 8
40 0 100 5
40 95 5 5
70 95 5 5

— Retentionszeiten:

Substanz Zeit (= 0,5 min.)
Trehalose 41
Rhamnose 13,5
Arabinose 14,7
Galactose 18,2
Glucose 19,7
Saccharose 25,1
Fructose 28,0
Ergebnisse

[0123] Die Untersuchung des Materials ergab die folgende Zusammensetzung:

11
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Daten Ergebnisse
Trocknungsverlust (; Wassergehalt) 3,8%
MethyIxanthine (berechnet als Koffein) 6,1%
Asche (%) 4,0%
Catechine (berechnet als Procyanidine Ay) 4,9%
Organische Sauren 4.3%
Zucker 64,5%
GESAMT 87,6%

Beispiel 2: Hemmung der Melaninproduktion

[0124] Um die Fahigkeit des Guarana-Extraktes zu untersuchen, die Synthese von Melanin zu hemmen oder zu stimu-
lieren, wurde ein Modell der gemeinsamen Kultur von Normalen Humanen Epidermalen Keratinozyten (NHEKs) und Nor-
malen Humanen Melanozyten (NHMs) verwendet.

Zellkultur und Behandlung
[0125] Die Zellkultur erfolgte mit primaren Zellen, die aus Gewebeproben isoliert wurden.

[0126] Normale Humane Keratinozyten (NHKs) wurden zu 100.000 Zellen pro Kavitat in 6-Kavitaten-Platten Uberimpft,
welche mit Kollagen | vorbeschichtet waren. 24 Stunden spater wurden Normale Humane Melanozyten (NHMs) zu
80.000 Zellen pro Kavitat in dieselben 6-Kavitatenplatten Uberimpft. Die Zellen wurden 48 Stunden lang in Komplettmedi-
um (Epilife mit HKGS-Zusatz, Fisher Scientific) inkubiert.

[0127] Nach 48-stlindiger Kultur wurden die Zellen 5 Tage lang mit einer der folgenden Bedingungen stimuliert:

Bedingung Behandlung

Pigmentierter 1 mM L-Tyrosin (Sigma, T1145)
Kontrollansatz + 1 nM ¢-MSH (Sigma, M4135)
Aufhellender 10 pg/ml Liponsé&ure (Sigma, T1395)
Kontrollansatz + 450 pg/ml L-Tyrosin (Sigma, T1145)

+ 1 nM ¢-MSH (Sigma, M4135)

Guarana 5 pg/mL 5 pg/mL Guarana-Trockenextrakt in
Bioqualitat

+ 450 pg/ml L-Tyrosin (Sigma, T1145)
+ 1 nM ¢-MSH (Sigma, M4135)

[0128] Die Behandlungsansétze wurden in Grundmedium ohne Zusatze (Epilife, Fisher Scientific) verdiinnt. Der Wirkstoff
wurde in sterilem Wasser auf 1 mg/mL verdiinnt und anschlieBend dem Medium zugesetzt.

[0129] Die Behandlungsanséatze wurden alle 2 Tage erneuert.

[0130] Die Versuchsreihe wurde als Doppelansatz durchgefihrt.

Extraktion und Bestimmung von Melanin

[0131] Nach 5-tatiger Behandlung wurden die Zellen mit PBS gespiilt. Jeder der Kavitaten wurden 200 pL einer 0,5 N
NaOH-Lésung zugesetzt. Die Zell-Lysate wurden in 1,5 mL-Mikrordhrchen mit festsitzendem Verschluss aufgefangen.
Parallel dazu wurde eine Standardreihe von Melanin (100 - 0 pg/mL) erstellt. Die Mikroréhrchen mit den Proben und der
Standardreihe wurden 1 Stunde lang bei 80 °C in einem wasserfreien Bad erwarmt.

[0132] Nach der Inkubation wurden 100 pL von jeder Probe in eine 96-Kavitaten-Probe Uberfihrt.
[0133] Die optische Dichte wurde bei 405 nm gemessen.
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Statistische Ausartung

[0134] Es wurde ein Shapiro-Wilk-Test auf Normalitat durchgefuhrt, um zu untersuchen, ob die Daten der GauBverteilung
entsprechen. Die Ergebnisse entsprachen nicht der GauBverteilung.

[0135] Folglich wurden zunéchst eine parameterfreie statistische Untersuchung mittels ANOVA nach Kruskal-Wallis und
dann ein Mann-Whitney-U-Test durchgefihrt.

[0136] Die Ergebnisse wurden als signifikant erachtet, wenn p < 0,05 war, wobei dies mit * bezeichnet wurde, sowie p
< 0,01 mit ** und p < 0,001 mit ***.

Ergebnisse

[0137] Die Ergebnisse, welche in der folgenden Tabelle und in Figur 1 dargestellt sind, geben den Durchschnitt zweier
unabhéangiger Untersuchungen wieder und sind in % unter Bezugnahme auf die Bedingung des pigmentierten Kontrollan-
satzes ausgedrickt.

Unbehandelt Pigmentierter Aufhellender Kontrollan- Guarana-Extrakt 5 pg/mL
Kontrollansatz satz
. Std. . Std. . Std. .
o) o) o) o)
Mittel (%) Feh. Mittel (%) Feh. Mittel (%) Feh. Mittel (%) Std. Feh.
57,4 1,9 100 58 85,2 4,6 72,6 4,0

[0138] Die Stimulierung der Melanogenese durch die Mischung aus L-Tyrosin + (MSH induzierte einen signifikanten
Anstieg der Melaninsynthese um 43 % (p < 0,01) im Vergleich zur unbehandelten Bedingung.

[0139] Der aufhellende Kontrollansatz induzierte eine signifikante Abnahme der Melaninsynthese um 15 % (p < 0,1) im
Vergleich zum pigmentierten Kontrollansatz.

[0140] Anhand dieser beiden Ergebnisse wurde die Versuchsanordnung validiert.
[0141] Der Guarana-Extrakt bewirkte bei 5 pg/mL eine signifikante Hemmung der Melaninsynthese um 27 % (p < 0,01).

[0142] Somit wurde festgestellt, dass der Guarana-Extrakt eine hautaufhellende Wirkung hat.

Beispiel 3: Wundheilende Wirkung auf NHEKs

[0143] Um die wundheilende Wirkung des Guarana-Extrakis zu bewerten, wurde der Prozentanteil an Zellmigrationso-
berflache nach dem Aufkratzen der Zellschicht und 8 Stunden nach der Behandlung untersucht.

Zellkultur und Behandlung

[0144] Die Zellkultur erfolgte mit priméren Zellen, die aus frischen Gewebeproben isoliert wurden. Normale Humane Epi-
dermale Keratinozyten (NHEKs) wurden in einem Dreifachansatz zu 200.000 Zellen pro Kavitat in eine 12-Kavitaten-Platte
Uberimpft, welche mit Typ-I-Kollagen vorbeschichtet war.

[0145] Nach 48-stundiger Inkubation in Komplettmedium (Epilife-Medium mit Zusatz von HKGS, Gibco) und 1% an Anti-
biotika (Sigma-Aldrich) bei 37 °C mit 5 % CO, wurden die Zellen zweimal mit PBS (Gibco) gespllt und 8 Stunden lang
in Grundmedium (Epilife, Gibco) inkubiert. Nach Abschluss der Inkubation wurden die Zellen bei 37 °C mit 5 % CO, Uber
Nacht mit den Wirkbestandteilen behandelt.

[0146] Die Zellen wurden in Grundmedium mit den folgenden Bedingungen behandelt:

Bedinqunq Behandlung
Positivkontrolle 1 ng/ml HB-EGF (Sigma, E4643)
Guarana 10 pg/mL 10 pg/mL Guarana-Trockenextrakt in Bioqualitat

[0147] Die Wirkstoffe wurden in sterilem Wasser auf 1 mg/mL verdinnt und anschlieBend dem Medium zugesetzt.

[0148] Als negativer Kontrollansatz wurden Hautzellen verwendet, die unbehandelt blieben und mit dem Medium kultiviert
wurden.

[0149] Am nachsten Tag wurde die Zellschicht aufgekratzt und anschlieBend zweimal mit PBS gespdlt, um aufschwim-
mende Zellen zu entfernen. Die Zellen wurden erneut mit den vorstehend genannten Bedingungen behandelt.

[0150] Bildaufnahmen (x10-VergréBerung, Axiovert-Mikroskop, Zeiss) wurden unmittelbar sowie nach 8 Stunden und
24 Stunden Inkubation bei 37 °C mit 5 % CO, erstellt.
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[0151] Der Versuchsreihe wurde als Dreifachansatz durchgefihrt.

Quantifizierung der aufgekratzten Flache und der Zellmigration

[0152] Die aufgekratzte Flache wurde auf den Bildaufnahmen mittels der Software Imaged gemessen.

Statistische Ausartung

[0153] Es wurde ein Shapiro-Wilk-Test auf Normalitat durchgefuhrt, um zu untersuchen, ob die Daten der GauBverteilung
entsprechen. Die Ergebnisse entsprachen nicht der GauBverteilung.

[0154] Folglich wurden zunéchst eine parameterfreie statistische Untersuchung mittels ANOVA nach Kruskal-Wallis und
dann ein Mann-Whitney-U-Test durchgefihrt.

[0155] Die Ergebnisse wurden als signifikant erachtet, wenn p < 0,05 war, wobei dies mit * bezeichnet wurde, sowie p
< 0,01 mit ** und p < 0,001 mit ***.
Ergebnisse

[0156] Die Ergebnisse gemal der Darlegung in der folgenden Tabelle und in Figur 2 sind in % des unbehandelten Kon-
trollansatzes ausgedriickt.

Unbehandelt Positiver Kontrollansatz HB-EGF Guarana-Extrakt 10 pg/mL
. Std. . .
Mittelwert (a;u) Feh Mittelwert (a;u) Std. Feh. Mittelwert (a;u) Std. Feh.
100% 4% 200% 27% 58% 6%

[0157] Die Vorbehandlung mit der positiven Referenz (HB-EGF) erhéht den Prozentanteil des Zuwachsens um 100 % (p
< 0,05), im Vergleich zu der unbehandelten Bedingung.

[0158] Diese Ergebnisse bestatigten, dass das Modell ansprechen konnte.
[0159] Der Guarana-Extrakt bewirkte bei 10 pg/mL eine signifikante Hemmung der Migration um 42 % (p < 0,05).

[0160] Somit war der Guarana-Extrakt dazu befahigt, in diesem Versuchsumfeld die Migration von Keratinozyten zu hem-
men. Daher kdénnte der Guarana-Extrakt als Hyperkeratose-Hemmstoff verwendet werden, um beispielsweise trockene
Schuppen auf der Kopfhaut zu behandein.

Beispiel 4: Kosmetische Zusammensetzung

[0161] In derfolgenden Tabelle ist ein Beispiel einer kosmetischen Zusammensetzung geman der vorliegenden Erfindung
beschrieben:

INCI-Bezeichnung Konzentration
AQUA/WATER 88,40% (gsp 100)
CETYL ALCOHOL, GLYCERYL STEARATE, PEG-75 STEARATE, CETETH-20, STEA- 5,0%
RETH-20

ISODECYL NEOPENTANOATE 4,5%
PHENYLETHYL RESORCINOL 0,3%
GUARANA EXTRACT (70 % Guarana-Extrakt in 30 % Maltodextrin) 1,0%
PHENOXYETHANOL, METHYL PARABEN, PROPYL PARABEN, ETHYL PARABEN 0,4%
DIMETHICONE 0,3%
FRAGRANCE, BENZYL SALICYLATE, LINALOOL, D-LIMONENE 0,1%
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Beispiel 5: Verhiiten der lichtbedingten Alterung

[0162] Die Aufgabe der Studie bestand darin, die Schutzwirkung eines Guarana-Extraktes gegen die lichtbedingte Alte-
rung zu bewerten. Zu diesem Zwecke wurde die prozentuale MMP-1-Freisetzung nach einer 24-stiindigen Behandlung
mit dem Guarana-Extrakt bei anschlieBender UVA-Bestrahlung bewertet.

Zellkultur und Behandlung

[0163] Die Zellkultur erfolgte mit primaren Zellen, die aus frischen Gewebeproben isoliert wurden. Normale Humane Der-
male Fibroblasten (NHDFs) wurden in einem Dreifachansatz zu 100.000 Zellen pro Kavitét in 6-Kavitaten-Platten Uberimpft.

[0164] Nach 48-stundiger Inkubation in Komplettmedium (DMEM-Medium, Gibco), 10 % FCS (Biowest) und 1% an Anti-
biotika (Sigma-Aldrich) bei 37 °C mit 5 % CO, wurden die Zellen zweimal mit DMEM gespiilt und mindestens 6 Stunden
lang in Grundmedium (DMEM und 1 % an Antibiotika) inkubiert. Nach Abschluss der Inkubation wurden die Zellen bei
37 °C und 5 % CO, Uber Nacht mit dem Guarana-Extrakt (10 pg/mL) behandelt.

[0165] Der Guarana-Extrakt wurde in sterilem Wasser auf 1 mg/mL verdiinnt und anschlieBend in dem Medium weiter-
verdiinnt.

[0166] Als negativer Kontrollansatz wurden Hautzellen verwendet, die unbehandelt blieben und mit dem Medium kultiviert
wurden.

[0167] Am n&chsten Tag wurden die Zellen zweimal mit PBS (Gibco) gespilt und mit HBSS (Gibco) behandelt. Anschlie-
Bend wurden die Zellen mit 10 J/cm? UVA bestrahlt und 72 Stunden lang bei 37 °C und 5 % CO; inkubiert.

[0168] Diejenigen Hautzellen, welche unbehandelt blieben, aber bestrahlt wurden, erfuhren eine Behandlung mit HBSS
und wurden wahrend des Bestrahlungszeitraums bei Raumtemperatur belassen.

[0169] Nach 72 Stunden wurden die Zelliberstande gewonnen und bis zur MMP-1-Quantifizierung mittels einer ELISA
Versuchsreihe bei -20 °C gelagert. Inzwischen wurden die Zellen mit einer Kristallviolett-Lésung angefarbt, um die Le-
bensfahigkeit der angeziichteten Zellen zu untersuchen.

[0170] Der Versuchsreihe wurde als Dreifachansatz durchgefihrt.

Bestimmung der Lebensfihigkeit der Zellen

[0171] Die Zellen wurden mit der Kristallviolett-Losung (Sigma) angefarbt, nachdem mittels Methanol (Merck) bewirkt
wurde, dass sie an der Kavitdt anhaften. Die Kavitdten wurden dreimal mit destilliertem Wasser gewaschen, und die
Anfarbung wurde in 10 %iger Essigsaure (Sigma) in Lésung gebracht. AnschlieBend wurden die Absorptionswerte jeder
der Proben mit einem Spektrophotometer gemessen.

Quantifizierung der Freisetzung von MMP-1

[0172] Der Freisetzung von MMP-1 wurde unter Verwendung eines ELISA-Kits (Kit Human Pro-MMP1, R&D Systems)
geman des Anweisungen des Herstellers quantifiziert. Der Absorptionswert jeder der Proben (einschlieBlich der Referenz-
reihe) wurde mit einem Spektrophotometer gemessen und mittels der Internetseite My Assays analysiert. Die erhaltenen
Konzentrationswerte wurden anschlieBend unter Berlicksichtigung der Lebensfahigkeit der Zellen normalisiert.

Statistische Auswertung

[0173] Es wurde ein Shapiro-Wilk-Test auf Normalitat durchgefuhrt, um zu untersuchen, ob die Daten der GauBverteilung
entsprechen. Die Ergebnisse entsprachen nicht der GauBverteilung.

[0174] Folglich wurden zunéchst eine parameterfreie statistische Untersuchung mittels ANOVA nach Kruskal-Wallis und
dann ein Mann-Whitney-U-Test durchgefihrt.

[0175] Die Ergebnisse wurden als signifikant erachtet, wenn p < 0,05 war, wobei dies mit * bezeichnet wurde, sowie p
< 0,01 mit ** und p < 0,001 mit ***.

Ergebnisse
[0176] Die Ergebnisse sind in Figur 3 dargestellt.

[0177] Es wurde entdeckt, dass eine Bestrahlung von Fibroblasten die prozentuale Freisetzung von MMP-1 signifikant um
97 % (p < 0,001) erhdht, im Vergleich zu den unbestrahlten Fibroblasten.

[0178] Eine Behandlung mit dem Guarana-Extrakt bewirkte bei 10 pg/mL eine signifikante Hemmung der Freisetzung von
MMP-1 um 40 % (p < 0,05).

[0179] Diese Ergebnisse zeigen, dass der Guarana-Extrakt verwendet werden kdnnte, um schadliche Auswirkungen der
lichtbedingten Alterung zu verhiten.
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Patentanspriiche

1.

10.

11.

Verwendung eines Guarana-Extraktes zur Hautaufhellung.
Verwendung geman Anspruch 1, wobei der Guarana-Extrakt topisch auf die Haut aufgebracht wird.

Verwendung geman Anspruch 2, wobei eine kosmetische Zusammensetzung, welche den Guarana-Extrakt und einen
kosmetisch unbedenklichen Tragerstoff umfasst, topisch auf die Haut aufgebracht wird.

Verwendung geman Anspruch 3, wobei die kosmetische Zusammensetzung ungefahr 0,01 % bis ungefahr 1,00 %
des Guarana-Extraktes, insbesondere ungefahr 0,01 % bis ungefahr 0,10 % und mit dem gréBten Vorzug ungefahr
0,02 % bis ungefahr 0,05 % umfasst.

Verwendung geman Anspruch 3 oder 4, wobei die kosmetische Zusammensetzung einen oder mehrere weitere kos-
metische Wirkstoffe umfasst, die aus der Gruppe ausgewahlt sind, welche aus weiteren aufhellenden Mitteln, was-
serspendenden Mitteln, feuchtigkeitsspendenden Mitteln und/oder den Alterungsschutzmitteln besteht.

Verwendung gemal einem beliebigen der Anspriiche 1 bis 5, wobei der Guarana-Extrakt mindestens 4 % an Me-
thylxanthinen, berechnet als Koffein, insbesondere mindestens 5 % und mit dem gréBten Vorzug mindestens 6 % an
MethylIxanthinen, berechnet als Koffein, umfasst.

Verfahren zur Aufhellung der menschlichen Haut, welches den Schritt des topischen Aufbringens eines Guarana-Ex-
trakts auf die Haut umfasst.

Verfahren gemafi Anspruch 7, wobei eine kosmetische Zusammensetzung, welche den Guarana-Extrakt und einen
kosmetisch unbedenklichen Tragerstoff umfasst, topisch auf die Haut aufgebracht wird.

Verfahren geman Anspruch 8, wobei die kosmetische Zusammensetzung ungefahr 0,01 % bis ungefahr 1,00 % des
Guarana-Extraktes, insbesondere ungefahr 0,01 % bis ungefahr 0,10 % und mit dem gréBten Vorzug ungefahr 0,02 %
bis ungefahr 0,05 % umfasst.

Verfahren geman Anspruch 8 oder 9, wobei die kosmetische Zusammensetzung einen oder mehrere weitere kosme-
tische Wirkstoffe umfasst, die aus der Gruppe ausgewahlt sind, welche aus weiteren aufhellenden Mitteln, wasser-
spendenden Mitteln, feuchtigkeitsspendenden Mitteln und/oder Alterungsschutzmitteln besteht.

Verfahren geman einem beliebigen der Anspriiche 7 bis 10, wobei der Guarana-Extrakt mindestens 4 % an Methylx-
anthinen, berechnet als Koffein, insbesondere mindestens 5 % und mit dem gréBten Vorzug mindestens 6 % an Me-
thylxanthinen, berechnet als Koffein, umfasst.
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Figur 3
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