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Beschreibung

[0001] Die vorliegende Erfindung bezieht sich auf eine orale Zusammensetzung, die die Zahne besser weil}
macht. Genauer gesagt, bezieht sie sich auf eine Zahnzusammensetzung, die die Zahne besser weil} macht,
umfassend eine sichere und wirksame Menge bestimmter organischer Peroxysauren.

[0002] WO 96/05802 lehrt eine orale Pflegezusammensetzung zum WeilRen von Zahnen. Die Wirkung wird
durch den Einschlul3 bestimmter organischer Peroxysauren in die oralen Pflegezusammensetzungen, wie
Weilmachern/Bleichmitteln, insbesondere Peroxyamidophthalamiden und kationischen Peroxycarbonsauren
wie N-Phthalimidoperhexansaure und quartarer Benzylperoxysaure erreicht. Eine effektivere Nutzung von Per-
sauren in einem Weillmacher/Bleichmittel zur Verwendung auf Zahnen kénnte ein Vorteil sein.

[0003] Es ist ein Ziel der vorliegenden Erfindung eine effektivere Bleichzusammensetzung als in WO
96/05802 gelehrt, bereitzustellen.

[0004] Wir haben Gberraschend herausgefunden, dalk die Verwendung von Wasserstoffperoxid in Verbindung
mit einer Persaure ein effektiveres Zahnweilimach-/-bleichmittel gegentiber der Lehren der Technik von WO
96/05802 liefert.

[0005] WO 96/05802 (Unilever) offenbart eine orale Pflegezusammensetzung, umfassend Persauren. PAP
wird exemplarisch dargestellt. Es gibt keine Offenbarung einer Kombination von PAP und Wasserstoffperoxid.

[0006] US 5616 335 (Nicolle) offenbart eine organische Peroxysaure in einem Desinfektions- und/oder Rei-
nigungsmittel. Es gibt keine Offenbarung einer Kombination von PAP und Wasserstoffperoxid.

[0007] US 6 136 297 (Sagel) offenbart einen flexiblen Streifen zur Auftragung eines Bleichmittels auf die
Zahnoberflache. Spezielle Bleichmittel umfassen Peroxide, Metallchlorite, Percarbonate, Perborate, Peroxy-
sauren und Kombinationen davon. Es gibt keine Offenbarung einer Kombination von PAP und Wasserstoffper-
oxid.

[0008] WO 00/59461 (Unilever) offenbart eine Peroxyverbindung und einen fiinfzahligen Stickstoff-enthalten-
den Liganden wie FeMeN4Py. Es gibt keine Offenbarung einer Kombination von PAP und Wasserstoffperoxid.

[0009] Die vorliegende Erfindung liefert eine orale Zahnreinigungszusammensetzung nach Anspruch 1.

[0010] Die Persaure mul so wie sie verwendet wird fiir die zu behandelnde Person und die Uberwachungs-
behodrde akzeptabel sein. Eine solche Annehmbarkeit wird einem Fachmann ersichtlich sein. Die Gesetze je-
der Uberwachungsbehérde werden von der Zusténdigkeit und dem zu behandelnden S&uger abhéngen. Fir
die Behandlung von Menschen ist offensichtlich ein héherer Standard festgelegt. Der Ausdruck ,akzeptabel fur
Koérperkontakt" muf® im Umfang der hierin zu finden Lehren ausgelegt werden.

[0011] Die Persaure zur Verwendung in der Zusammensetzung ist ein Peroxyamidophthalamid mit der fol-
genden Formel:

X
"N—(CHR)n—CO,H

O

worin R = Wasserstoff oder C,-C,-Alkyl; n = 1 bis 8 und X = C=0 oder SO,. Eine am starksten bevorzugte Per-
saure ist N,N-Phthaloylaminoperoxyhexansaure (PAP).

[0012] Bevorzugt ist die Persaure in der Zusammensetzung mit einer Menge im Bereich von 0,01 bis 5
Gew.-%, starker bevorzugt 0,05 bis 4 Gew.-%, genauer gesagt 0,1 bis 2 Gew.-% und am starksten bevorzugt
0,5 bis 1.5 Gew.-% der Zusammensetzung vorhanden.

[0013] Bevorzugt ist die Peroxidquelle in einer Menge im Bereich von 0,05 bis 4 Gew.-%, starker bevorzugt
0,1 bis 2 Gew.-% der Zusammensetzung vorhanden.

[0014] Die Peroxidquelle ist bevorzugt Wasserstoffperoxid, kann aber auch eine andere Quelle sein, die zur
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Verwendung in oralen Pflegezusammensetzungen geeignet ist, z. B. Carbamidperoxid. Die vorliegende Erfin-
dung erstreckt sich auf die Verwendung der Zusammensetzung zum Weilmachen/Bleichen/Reinigen von Zah-
nen.

[0015] Uberdies erstreckt sich die vorliegende Erfindung auch auf eine kommerzielle Verpackung, umfassend
eine Reinigungszusammensetzung der vorliegenden Erfindung zusammen mit Anweisungen fir ihre Verwen-
dung.

[0016] Im Gegensatz zur oralen Verwendung kann sich die vorliegende Erfindung auch auf die Reinigung von
Zahnersatz erstrecken.

[0017] Die orale Zusammensetzung gemal der Erfindung kann auch weitere Inhaltstoffe umfassen, die in der
Technik Ublich sind, wie: antimikrobielle Mittel, z. B. Triclosan, Chlorhexidin, Kupfer-, Zink- und Zinn(ll)salze
wie Zinkcitrat, Zinksulfat, Zinkglycinat, Natriumzinkcitrat und Zinn(ll)pyrophosphat, Sanguinarinextrakt, Metro-
nidazol, quartare Ammoniumverbindungen, wie Cetylpyridiniumchlorid; Bisguanide, wie Chlorhexidindigluco-
nat, Hexetidin, Octenidin, Alexidin und halogenierte Bisphenolverbindungen, wie 2,2'-Methylen-
bis-(4-chlor-6-bromphenol);

entzindungshemmende Mittel wie Ibuprofen, Flurbiprofen, Aspirin, Indomethacin usw.;

Antikariesmittel wie Natrium- und Zinn(ll)fluorid, Aminfluoride, Natriummonofluorphosphat, Natriumtrimeta-
phosphat und Kasein;

Plaquepuffer wie Harnstoff, Calciumlactat, Calciumglycerophosphat und Strontiumpolyacrylate;

Vitamine wie Vitamine A, C und E;

Pflanzenextrakte;

Desensibilatoren, z. B. Kaliumcitrat, Kaliumchlorid, Kaliumtartrat, Kaliumbicarbonat, Kaliumoxalat, Kaliumnitrat
und Strontiumsalze;

Antizahnsteinmittel, z. B. Alkalimetallpyrophosphate, Hypophosphit-enthaltende Polymere, organische Phos-
phonate und Phosphocitrate usw.;

Biomolekiile, z. B. Bakteriozide, Antikorper, Enzyme usw.;

Aromastoffe, z. B. Pfefferminz und Pfefferminzole;

proteinhaltige Materialien wie Kollagen; Keratin;

Konservierungsstoffe;

Tribungsmittel;

Farbemittel; pH-Einstellungsmittel; StRungsmittel;

pharmazeutisch akzeptable Trager, z. B. Starke, Saccharose, Wasser oder Wasser/Alkoholsysteme usw.;
oberflachenaktive Mittel, wie anionische, nicht-ionische, kationische und zwitterionische oder amphotere ober-
flachenaktive Mittel,

partikulare Abriebmaterialien wie Siliciumdioxide, Aluminiumoxide, Calciumcarbonate, Dicalciumphosphate,
Calciumpyrophosphate, Hydroxyapatite, Trimetaphosphate, unldsliche Hexametaphosphate usw., einschlief3-
lich agglomerierte partikulare Abriebmaterialien, fir gewdhnlich in Mengen zwischen 3 und 60 Gew.-% der ora-
len Pflegezusammensetzung;

Feuchthaltemittel wie Glycerol, Sorbitol, Propylenglykol, Xylitol, Lactitol usw.;

Bindemittel und Verdickungsmittel wie Natriumcarboxymethylcellulose, Xanthangummi, Gummi arabikum usw.
sowie synthetische Polymere wie Polyacrylate und Carboxyvinylpolymere wie Carbopol®;

polymere Verbindungen, die die Abgabe von Wirkstoffen, wie antimikrobiellen Mitteln verbessern kénnen, sind
ebenso enthalten. Beispiele flr solche Polymere sind Copolymere von Polyvinylmethylether mit Maleinsaure-
anhydrid und andere ahnliche die Abgabe verbessernde Polymere, z. B. die, die in DE-A-3,942,643 (Colgate)
beschrieben sind;

Puffer und Salze zum Puffern des pHs und der lonenstérke der oralen Pflegezusammensetzung; und

andere optionale Inhaltsstoffe, die enthalten sein kdnnen, sind z. B. Bleichmittel wie Peroxyverbindungen, z.
B. Kaliumperoxydiphosphat, Schaumungssysteme wie Natriumbicarbonat/Zitronensauresysteme, Farbande-
rungssysteme und so weiter.

[0018] Liposome kénnen auch verwendet werden, um die Abgabe oder die Stabilitat von Wirkstoffen zu ver-
bessern.

[0019] Die oralen Zusammensetzungen kénnen in irgendeiner Form, die in der Technik Ublich ist, vorliegen,
z. B. als Zahnpasta, Gel, Mousse, Biohaftpflaster/-streifen, Aerosol, Gummi, Tablette, Zahnlack, Mundwasser,
Pulver, Creme usw. und kénnen auch zu Systemen zur Verwendung in Doppelkammer-Spendern formuliert
werden.
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Experimenteller Teil

[0020] Die Bleichmittel wurden wie folgt bewertet:
(1) Synthetische Hydroxyapatitscheiben wurden poliert und bei 37°C Uber Nacht in sterilem Salbei plaziert,
um einen Bakterienfilm zu bilden.
(2) Die Scheiben wurden mit einer Teelésung sieben Tage bei 37°C gefarbt.
(3) Die Scheiben wurden fir eine vorgegebene Zeit in Bleichlésungen eingetaucht.
(4) Die Farbanderung der Scheiben wurde unter Verwendung eines Minolta-Chromameters CR-300 im
L*a*b*-Modus gemessen. Unter Verwendung von L* (zu Beginn), L* (verschmutzt) und L* (gereinigt) wurde
die entfernte Farbe in Prozent berechnet. Ein negativer Wert zeigt eine Verdunklung an und ein positiver
Wert zeigt eine Bleichwirkung (WeilRwerden) an.

[0021] Ein negativer Wert zeigt eine Verdunklung an.

[0022] Tabelle 1 unten zeigt die Verwendung von PAP allein in einer wasserigen 0,5 M NaHCO,-Lésung zu-
sammen mit 0,1% H,0,.

% Farbentfernung
15 min
0,5 M NaHCO; -13
0,5 M NaHCO0s/0,1 % H,0, -11
0,5 M NaHCO5/0,1 % PAP 11
0,5 M NaHCO5/0,1 % H,0./1 Gew.-% PAP 16

[0023] Die Ergebnisse in Tabelle 1 zeigen, dal} die Zugabe von Wasserstoffperoxid zu der Persaure eine ef-
fektivere Bleichzusammensetzung im Gegensatz zu PAP allein liefert.

[0024] Tabelle 2 zeigt Daten aus einem PAP-Bleichexperiment, in dem kommerzielle Produkte zur Herstellung
der Formulierungen verwendet wurden.

% Farbentfernung
o 1 min 5 min 10 min
0,5 M NaHCO; (Kontrolle) -28 -30 -31
Eureco™ HCP-11 (1 Gew.-% PAP) -4 32 45
Eureco™ HCL-17 (1 Gew.-% PAP) 4 47 63
0,1 % H,0, -30 -31 -25
0,1 % H,0,/ Eureco™ HCL-17 (1 Gew.-% PAP) 7 60 86

[0025] Eureco HCP-11 ist eine kommerzielle Formulierung, die ein PAP/Cyclodextrin-Komplexmaterial ent-
halt.

[0026] Eureco HCL-17 ist eine kommerzielle Formulierung, die eine wasserige Dispersion aus PAP enthalt.
Die zuvor genannten kommerziellen Formulierungen sind von Ausimont erhaltlich: Gber S. Pietro, 50/A
1-20021 Bollate, Milano, ltalien.

[0027] Die in Tabelle 2 oben gezeigten Ergebnisse zeigen: DalR HCL-17 auf einer gleichen Gew.-%-Basis von
PAP wirksamer bleicht als HCP-11. Die Gegenwart von 0,1% H,O, in HCL-17 ergibt eine tGberraschende Ver-
starkung der Bleichwirkung.

Patentanspriiche
1. Orale Zahnreinigungszusammensetzung, umfassend:

eine Persaure, die fir den Kérperkontakt mit der Innenseite des Mundes eines Saugers akzeptabel ist, wobei
die Zusammensetzung auRerdem entweder 0,01 bis 5,0 Gew.-% Wasserstoffperoxid, unabhangig von jegli-
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chem Wasserstoffperoxid, das aus der Hydrolyse der Persaure erzeugt wird, oder eine Quelle davon umfalt,
wobei die Quelle Wasserstoffperoxid im Bereich von 0,01 bis 5,0 Gew.-% der Zusammensetzung erzeugt, da-
durch gekennzeichnet, dal} die Persaure ein Peroxyaminophthalamid mit der folgenden Formel:

X
"N—(CHR)n—CO,H

O

ist, worin R = Wasserstoff oder C,-C,-Alkyl; n = 1 bis 8 und x = C=0 oder SO,

2. Orale Zahnreinigungszusammensetzung nach Anspruch 1, wobei das Wasserstoffperoxid in Form von
Carbamidperoxid vorliegt.

3. Orale Zahnreinigungszusammensetzung nach Anspruch 1, wobei die Persaure im Bereich von 0,01 bis
5 Gew.-% der Zusammensetzung vorliegt.

4. Orale Zahnreinigungszusammensetzung nach einem der vorhergehenden Anspriiche, wobei die Per-
saure N,N-Phthaloylaminoperoxyhexansaure (PAP) ist.

5. Orale Zahnreinigungszusammensetzung nach einem der vorhergehenden Anspriiche, wobei die Per-
saure in Form eines Cyclodextrinkomplexes vorliegt.

6. Orale Zahnreinigungszusammensetzung nach einem der vorhergehenden Anspriiche, wobei die Zu-
sammensetzung in einer Form, ausgewahlt aus der Gruppe, bestehend aus einem Gel, einem Biohaftpflas-
ter/-streifen, einem Zahnlack und einer Zahnpasta, bereitgestellt wird.

7. Verwendung einer oralen Zahnreinigungszusammensetzung wie in einem der vorhergehenden Anspru-
che definiert zur Reinigung der Zahne.

8. Kommerzielle Verpackung, umfassend eine orale Zahnreinigungszusammensetzung wie in einem der
vorhergehenden Anspriiche definiert, zusammen mit Anweisungen fiir deren Verwendung beim Weilten der
Zahne.

Es folgt kein Blatt Zeichnungen
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