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DESCRIPCION

Formulacién galénica de aplicacién tépica en forma de base anhidra que contiene extracto de acido linoleico y
métodos de preparacion y uso correspondientes.

Campo de la invencién

La presente invencion se refiere a una formulacion galénica en forma de base anhidra estable, que contiene extracto
vegetal rico en 4cido linoleico en una silicona lineal de bajo grado de polimerizacién, un cuerpo graso espesante, un
agente emoliente parafinico, una silicona volétil, un agente antioxidante y otros componentes y al procedimiento para
preparar dicha formulacién. La invencién se refiere también a un uso de la formulacién de acuerdo con la invencién.

Estado de la técnica

Las aplicaciones tdpicas han sido utilizadas durante siglos con fines dermatoldgicos terapéuticos o cosméticos,
tanto para tratar alteraciones de la piel, como para mejorar su aspecto y estado superficial.

Entre las muchas y variadas sustancias activas utilizadas, la bibliografia en general y la de patentes en particular,
muestra cdmo a lo largo de los afios ha habido interés por las formulaciones cosméticas o farmacéuticas conteniendo
cido linoleico, conjugado o no, derivados de éste o extractos vegetales con alto contenido, con el fin de poner de
manifiesto y utilizar las propiedades dermatoldgicas de dicho acido.

Asi por ejemplo, en EP 1.341.517 utilizan conjugados de 4cido linoleico con vitamina A y con quitosana, ésta
ultima contribuye con efecto humectante y antimicrobiano. En WO 00/37040 se describe el uso de monolinoleato de
glicerilo.

En FR 2.845.596, para tratar o prevenir los efectos de las deficiencias de 4cido linoleico, presentan una formulacién
a base de amidas y ésteres de aziicares del dcido linoleico. En ES 2.105.974 se formula el 4cido linoleico encapsulado,
junto con urea, agua y gliceramidas, en liposomas para conseguir una hidratacién intensiva de la piel. En ES 2.136.105
la invencién presentan formulaciones de fosfolipidos acilados con dcido linoleico. En ES 2.253.772 se utilizan sales
de zinc de 4cidos linoleicos conjugados para el tratamiento de afecciones cutdneas. En ES 2.191.979 presenta prepa-
raciones cosméticas de de tipo agua-aceite con dcido linoleico conjugado junto con otros compuestos liposolubles y
con un pH y humectantes concretos. En ES 2.208.377, basdandose en la abundante bibliografia sobre el interés tanto
del 4cido linoleico como del retinol, formulan una composicion a base de dcido linoleico o sus derivados y de dcido
retinoico, retinol o un éster de retinilo, también en emulsiones de base agua-aceite.

Por otra parte, destaca la importancia de las formulaciones como emulsiones principalmente en la forma agua-acei-
te descritas en los documentos anteriores y en otros, mayoritariamente basadas en componentes hidrocarbonados. En
algunas ocasiones, a los componentes hidrocarbonados de la fase grasa se incorporan componentes relativamente bajos
de aceites de siliconas. Tal es el caso de la patente EP 872.244 en la que se formula extracto de Andiroba conteniendo
entre otros dcidos, 4cido linoleico, en emulsiones de base agua-aceite pero conteniendo siliconas en cantidades del
orden del 2%-7%; en ES 2.091.108 asocian ceramidas y una fuente vegetal de acido linoleico, preferiblemente aceite
de germen de trigo, en emulsiones agua-aceite también con bajo contenidos en siliconas. En la patente ES 2.208.377
antes mencionada, también se utilizan fases agua-grasa con contenidos inferiores al 7,5% en siliconas.

En esta linea, para superar problemas de inestabilidad de las emulsiones acuosas de 4cido linoleico conjugado, en
WO 2004/045506 éste es formulado con aminodcidos y/o macromoléculas tipo DNA, RNA y péptidos.

En las patentes ES 2.104.302 y ES 2.105.555 se pone de manifiesto que las formulaciones de aceites vegetales
presentan problemas de estabilidad particularmente en la preparaciéon de emulsiones aceite-agua. Sin embargo, la
invencion descubre que asociando estos aceites vegetales a la composicion autoemulsionable que se describe en la pa-
tente WO 92/06778, en presencia de un coemulsionante y de un agente gelificante, es posible obtener unas emulsiones
finas y estables, es decir que no presentan defasaje después de dos meses a 45°C. Por ello se reivindica una compo-
sicidon dermatoldgica o cosmética en forma de una emulsion de aceite en agua estable, caracterizada porque contiene,
al menos, un aceite vegetal constituido por lo menos por 40% de triglicéridos de 4cido linoleico, una composicidén
autoemulsionable a base un alcohol graso y un alquilpoliosido, asi como un coemulsionante y un gelificante también
de tipo alcohol graso saturado. De los distintos ejemplos presentados en dichas patentes, en algunos casos se formula
con un contenido en siliconas del 10%.

En la patente US 7.175.836 se hace un uso mds amplio de las siliconas para intentar resolver este tipo de problemas.
Asi, la invencién descubre una composicién agua-aceite para mejorar el aspecto de la superficie facial conteniendo,
con el fin de superar problemas de degradacién de componentes y de estabilidad que suelen presentar este tipo de
emulsiones, dcido linoleico conjugado con silicona emulsionante como surfactante tipo copolimero copoliol, elasté-
meros de silicona reticulada conteniendo grupos vinilo y un vehiculo para los elastomeros de silicona también a base
de siliconas. Si bien las formulaciones utilizan un gran nimero de componentes y son bastante complejas.

El progreso tecnoldgico ha aportado a través de nuevos vehiculos y componentes activos ventajas adicionales a las
formulaciones: aumento de eficacia, de estabilidad, reduccién de efectos adversos, facilidad de penetracion, economia

2



10

15

20

25

30

35

40

45

50

55

60

65

ES 2343775 Al

en principios activos a través de una mejor vehiculizacidn, etc. Destaca la obtencién y aplicacién de nuevos excipientes
anhidros como vehiculos de principios activos poco solubles y/o insolubles en agua o inestables en su presencia, asi
como por su contribucién a una mayor estabilizacidn de las composiciones. Asi, es frecuente la utilizacién de mezclas
de siliconas solas 0 asociadas con otros compuestos grasos, para la obtencién de preparaciones semisélidas anhidras
con una alta inercia quimica (compatibles, estables, poco sensibles a la temperatura, etc.), gran extensibilidad y faciles
de aplicar sobre la piel.

Por ejemplo, US 6.103.250 describe formulaciones anhidras antitranpirantes, a base de elastémeros de silicona po-
lares como emulsionantes conteniendo grupos polares o hidroxilicos, con el fin de mejorar las caracteristicas estéticas
de las formulaciones. Son aplicadas a ingredientes sensibles al agua, y en particular se presentan formulaciones con
dcido ascérbico. Normalmente resultan formulaciones muy complejas con un gran nimero de componentes. También,
relacionadas con las siliconas hidroxiladas, las patentes WO 98/10793 y ES 2.190.175 dan a conocer formulaciones
de geles hidrofébicos conteniendo siliconas volatiles y dimeticonol (polimero de silicona hidroxilado, especialmente
apropiado para activos hidréfilos), curiosamente formulando en una base de acetato de vitamina E -de por si es un
activo farmacéutico muy usado en farmacia y en cosmética para el tratamiento de alteraciones cutdneas-, con el fin de
aumentar la estabilidad de la formulacién o la penetracién de los principios activos, principalmente activos lipéfilos, y
en particular el aceite de ricino.

ES 2.093.412 describe la asociacién de aceites de silicona de baja viscosidad con ceras, resinas y gomas de silicona
para mejorar las cualidades cosméticas de las formulaciones que se son obtenidas en forma de polvo.

ES 2.213.215 describe una formulacién sustancialmente anhidra y principalmente sélida, pero sin que contenga
materiales de cera tradicionales, y con diferentes materiales activos: desodorantes, antitranspirantes, repelentes de in-
secto y antifingico. La formulacién se consigue mediante la incorporacién de un gel de silicona compuesto de silicona
volatil y un material de organopolixilosano reticulado o caucho siliconado obtenido por reaccién de un polimero de
siloxano con grupos terminales vinilieos y un agente de reticulacién de hidruro. Relacionada, en parte, con dichas sili-
conas reticuladas, en la patente US 135.379 desarrollan formulaciones con principios activos derivados de la vitamina
D para el tratamiento de la psoriasis mediante composiciones anhidras conteniendo los principios activos solubiliza-
dos. Estas son conseguidas mediante uso de disolventes hidroxilados, particularmente alcoholes alifdticos de hasta
seis carbonos (etanol, etanol, isopropanol, etc.), y agentes siliconados elastémeros reticulados con cadenas diénicas
formulados con siliconas volatiles como vehiculos de éstos.

ES 2.177.098 para resolver problemas técnicos en la incorporacién de las gomas de silicona y su mejoramiento
en la compatibilidad con otros ingredientes de la fase grasa a escala industrial, describe la utilizacién de goma de
silicona, especialmente goma de difenildimeticona, disuelta en silicona no volétil para la obtencién de composiciones
cosméticas o farmacéuticas, en particular dermatoldgicas.

Por consiguiente, es obvio que la investigacién y desarrollo en el campo de las formulaciones farmacéuticas y
cosméticas es actual e intensa con el fin de mejorar las cualidades de dichas formulaciones. Especialmente, el esfuerzo
es importante en la formulacidn a base elastdmeros o polimeros de silicona, es decir de siliconas con grado elevado de
polimerizacién que dan lugar a elastémeros, gomas, resinas, etc., las cuales son obtenidas o formuladas previamente en
siliconas voldtiles antes de su incorporacién a la composicién final. Esto, por otra parte, ha llevado en muchos casos,
tanto a la necesidad de obtener o sintetizar dichos elastomeros, preformularlos con siliconas mds sencillas como a
obtener composiciones complejas.

Asfi pues, la investigacién en los campos mencionados demuestra el interés y necesidad de formulaciones farma-
céuticas y cosméticas efectivas y alternativas para aplicacion tpica sobre a la piel con el fin de tratar, tanto afecciones,
como signos visibles no deseados.

Compendio de la invenciéon

La importancia estructural de los dcidos grasos esenciales en la piel es hoy ampliamente conocida y explicada, asi
como la aplicacién cosmética sobre ésta, puesto que se consideran esenciales en la funcién barrera y reparadora de
ésta (B. Hartel, SQFW-Journal, 124 (13) 889-900, 1998).

El 4cido linoleico (AL) es un 4cido graso insaturado esencial. El organismo no puede sintetizarlo y debe tener un
aporte exdgeno a través de la dieta. El AL pertenece al grupo de los 4cidos omega 6 y es el dcido graso poliinsaturado
mds abundante de la piel. Su déficit, asi como el de otros dcidos grasos esenciales, hace que la piel sufra pérdida
excesiva de agua y se vuelva seca y escamosa, siendo su misién fundamental el mantenimiento de la barrera epidér-
mica, para evitar con ello la pérdida de agua (B. Hirtel, SQFW-Journal, 124 (13) 889-900, 1998). Es particularmente
abundante en los aceites de girasol, el maiz, el cartamo, el germen de trigo, la pepita de uva y el cacahuete.

Segtin algunos estudios, la concentracién en 4cido linoleico o la ausencia de sus metabolitos suele ser inferior en
personas con dermatitis atopica que en sujetos sanos (R. Pelta, E. Vivas, Piel y Alergia, Editorial Diaz de Santos,
1997; A.J. Vasquez, Medunab, vol. 5, 2002; Wolleberg A, et. al. Allergy vol. 55, 2000). También, ha sido descrita
la actividad antipruriginosa del residuo lipidico de cebada rico en 4cido linoleico en pieles resecas (Rojas C. et al.
LFES.C.C. Internacional, p. 127-134, 1999) mediante formulacién y aplicacion en emulsiones agua-aceite.
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Con el fin de conseguir sinergia a través del incremento del efecto barrera que potencialmente es capaz de crear
una formulacién galénica y el aporte de activos basados en elementos estructurales de la piel capaces de equilibrar
la deficiencia en algunos de los componentes de dcidos grasos poliinsaturados de ésta, asi como de minimizar los
sintomas molestos y desagradables en las pieles secas y dermatdsicas los autores han realizados investigaciones para
encontrar una formulacién galénica de base anhidra que potencie el efecto barrera impidiendo de forma eficaz la
pérdida de agua y que sea capaz de incorporar de forma estable extractos ricos en acido linoleico que aporten las
ventajas terapéuticas de éste.

Por otra parte, en relacioén con las cuestiones y complejidades anteriormente expuestas en la bibliografia citada, los
inventores de esta solicitud de patente han descubierto que, sorprendentemente, son posibles formulaciones de aceites
de 4cido linoleico en sistemas anhidros que potencian el efecto barrera, exentas de materiales complejos de siliconas
en forma de ceras, elastomeros, resinas, etc., y en general exentas de polimeros de alto grado de polimerizacién
de siliconas, reticulados o no, con o sin funcionalizacién de éstos, y que presenten buenas cualidades de formulacién
galénica para el extracto de 4cido linoleico: facilidad de aplicacién y extensibilidad, agradable a la piel, estabilidad a la
oxidacion, e industrializacién j manteniendo dichas caracteristicas sin que se vean afectadas las buenas caracteristicas
mencionadas de la composicién y sin que se afecte su estabilidad o la de la formulacién una vez industrializada.

Especialmente, para la incorporacién del extracto activo, ha sido desarrollada una formulacién de base anhidra,
conteniendo siliconas fluidas como las dimeticonas lineales (no reticuladas) con un grado bajo de polimerizacidn, lo
que permite una mejora en las caracteristicas, y sin necesidad de ser previamente formuladas en ninguna otra silicona,
volatil o no, como es lo habitual en las patentes mencionadas, ni en ningtin otro vehiculo de preformulacién.

La buena estabilidad del sistema anhidro segtin la invencién, ha podido obtenerse en particular gracias a una mo-
dificacion sustancial en el tipo de siliconas seleccionadas y combinadas, manteniendo un contenido en éstas superior
al 50%, y a la presencia del agente antioxidante.

La formulacién galénica descrita en esta invencién tiene aplicacién general en la piel del cuerpo humano, pero
especialmente en zonas en las que la piel reseca se presenta con mayor intensidad como es el caso de los pies.

La formulacién también consta de, al menos, un componente graso tipo ésteres de glicerilo o triglicéridos de dcidos
grasos saturados o insaturados, un emoliente de tipo parafinico, un elemento antioxidante a baja concentracién y una
silicona volétil para aumentar las caracteristicas de fluidez y extensibilidad.

La presente invencion se refiere también al proceso o método de obtencion de la formulacién objeto de la patente
y a su uso como preparado dermatolégico para los pies.

Descripcion detallada de la invencion

La presente invencion describe una formulacién galénica en forma de base anhidra con efecto barrera para uso
topico, en la que se formula un extracto de acido linoleico, como agente dermatolégico y antipruriginoso en una
composicion que contiene una silicona de bajo grado de polimerizacion.

Especialmente ha sido desarrollada una formulacién con buenas caracteristicas galenicotécnicas y fisicoquimicas,
conteniendo siliconas fluidas como las dimeticonas lineales (no reticuladas) con un grado bajo de polimerizacién, no
formulada en ninguna otra silicona, voldtil o no, ni en ningtin otro vehiculo de preformulacién. Su uso e incorporacién
se realiza independiente de los demds componentes de la composicién y por tanto sin necesidad de preformulacién
previa.

La formulacién también comprende, al menos, un componente graso espesante tipo ésteres de glicerilo de dcidos
grasos saturados o insaturados y los triglicéridos de dcidos grasos saturado o insaturados, un agente emoliente de tipo
parafina, un elemento antioxidante y una silicona volatil para aumentar las caracteristicas de fluidez, extensibilidad y
agradabilidad.

También pueden estar presentes en la composicién otros componentes minoritarios, como otros emolientes, con-
servantes, perfumes, pigmentos, etc., de uso habitual en este tipo de formulaciones.

Como extractos de 4cido linoleico son preferidos los extractos vegetales a base de 4dcidos grasos contiendo un
porcentaje de dcido linoleico superior al 40%. Particularmente se prefiere el extracto lipidico de cebada agotada,
ademds de por mayor riqueza en 4cido linoleico, por el aporte adicional de vitaminas que contiene como elementos
nutrientes. El contenido preferido en la formulacién es del 1% al 10%, preferiblemente entre el 3 y 7% en peso de
extracto respecto al peso de la férmula.

En el marco de la invencion las dimeticonas utilizadas de férmula (CH3)3-O-((CH3)2Si-O)n-Si(CH3)3 son di-
meticonas de grado farmacéutico y de bajo grado de polimerizacién, con una viscosidad de entre 20 ¢St y 400 cSt,
preferiblemente entre 20 ¢St 'y 200 cST y mads preferiblemente entre 50 ¢St y 150 cSt. El contenido preferido en la
formulacién es del 1% al 5% del peso de la férmula.
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Entre los componentes grasos espesantes son preferidos los ésteres de glicerilo de acidos grasos saturados o in-
saturados y los triglicéridos de dcidos grasos saturados o insaturados. Los 4dcidos grasos pueden ser de C12 a C26 y
preferiblemente de C16 a C24. De entre ambas clases de dcidos son seleccionados los dcidos grasos saturados. Pueden
ser incorporados en unas cantidades de entre el 10% y el 25% y preferentemente inferior al 20%.

Entre los componentes emolientes de base pueden utilizarse parafinas liquidas, sélidas o semisdélidas, preferible-
mente las liquidas o semisdlidas. Entre estas tltimas se escogen particularmente las parafinas liquidas. La concentra-
cion se selecciona entre el 15% y el 25% del peso de la férmula y mas preferiblemente entre 20% y el 25%.

Las siliconas volatiles utilizadas tienen la férmula [-(CH3)2SiO-]n, preferiblemente se seleccionan siliconas volati-
les de grado farmacéutico con n =4, 5 6 6 y més preferiblemente la decametilciclopentasiloxano (n = 5). La cantidad a
utilizar puede estar comprendida entre el 40% y 60%, pero se prefiere entre el 45% y el 55% en peso de la composicién
total.

El contenido total en siliconas segtin la presente invencién es superior al 50%.

Como componente antioxidante se prefiere el acetato de vitamina E a una concentracién de entre el 0,1 y el 2% y
mas preferiblemente de entre el 0,3% y el 1%.

La presente invencion también se refiere al proceso de preparacion de la formulacidn anhidra descrita, caracterizado
por que todos los componentes son incorporados durante el proceso individualmente y mediante un proceso simple.

El proceso se caracteriza por la mezcla y fusion inicial del dcido graso saturado, la parafina y la dimeticona.
Posteriormente se incorpora la silicona voldtil a una temperatura entre 60°C y 95°C, preferiblemente entre 70°C y
90°C. Tras enfriar a una temperatura inferior a la anterior, son incorporados los demds componentes.

Resulta asi una formulacién de composicién simple y estable que tras ser enfriada es envasada directamente.

Los ejemplos 1,2 y 3 ilustran la formulacién de la composicién galénica de acuerdo con la presente invencion, asi
como los resultados obtenidos en los estudios de estabilidad y de eficacia del efecto barrera.

Se aportan resultados de los estudios de estabilidad y eficacia del efecto barrera.
Ejemplos
Ejemplo 1

El procedimiento de preparacion de la formulacion 1y 2 se describe como un ejemplo tipico de las formulaciones
de la invencidn.

En un depdsito de reaccién son adicionados el dibehenato de glicerilo, la parafina liquida y la dimeticona y la
mezcla se calienta hasta fusion.

En otro depdsito de reaccion se funde el extracto de linoleico y se adiciona sobre la mezcla anterior a una tempe-
ratura inferior a 60°C.

Al conjunto final anterior se adicionan los demds componentes, también en caliente y se mantiene una agitacién
superior a las 2.000 rpm. Una vez conseguida la emulsién de todos los componentes se deja enfriar y se envasa.

Formulacién 1:

Dibehenato de glicerol: 0,80 kg
Parafina liquida: 1,30 kg
Dimeticona: 0,29 kg
Ciclometicona; 3,50 kg

Extracto de acido linoleico: 0,45 kg

Escualano: 0,15 kg
Acetato de Vitamina E: 0,030 kg
Total: 6,5 kg



Formulacién 2:
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Dibehenato de glicerol: 0,80 kg
5 Parafina liquida: 1,18 kg
Dimeticona: 0,15 kg
" Ciclometicona; 2,50 kg
Extracto de acido linoleico: 0,25 kg
Escualano: 0,10 kg
15 Acetato de Vitamina E: 0,025 kg
Total: 50 kg
20 Ejemplo 2
Estabilidad
25 En la tabla siguiente se adjuntan los resultados de los ensayos de estabilidad de ambas formulaciones obtenidos a
~ diferentes temperaturas y a los 12 meses de su formulacién.
Tiempo: Producto recién fabricado
* Caracteristicas Galénicas
Formula Organolépticas Fisico-quimicas
35 Sin olores extrafios | No hay separacion de fases ni
ly2 y sin cambios de|exudados.
0 color. Parametros dentro de
especificaciones.
Estabilidad mecénica forzada:
4 estable 30 min a 3000 rpm
50 Tiempo: nevera/12 meses
Caracteristicas Galénicas
55 Formula Organolépticas Fisico-quimicas
Sin olores extrafios | No hay separacion de fases ni
ly2 y sin cambios de|exudados.
60 color. Parametros dentro de

65

especificaciones.
Estabilidad mecéanica forzada:
estable 30 min a 3000 rpm
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Tiempo: 25°C/12 meses

Caracteristicas Galénicas

Formula Organolépticas Fisico-quimicas
Sin olores extrafios | No hay separacidn de fases ni
ly?2 y sin cambios de|exudados.

color. Parametros dentro de
especificaciones.
Estabilidad mecanica forzada:

estable 30 min a 3000 rpm

Los resultados de estabilidad muestran cémo las formulaciones descritas son estables durante un periodo prolon-
gado de tiempo (12 meses) en nevera y a 25°C, en el que se mantienen las caracteristicas galénicas de la formulacién
inicial.

Efecto barrera

El efecto barrera se ha evaluado a partir de la variacion de transpiracion de la piel (transepidermal water lost o
TEWL) antes y después de la aplicacién del producto obtenido segtin la formulacion.

El ensayo se ha efectuado aplicando 2 mg/cm? de producto en la misma zona del antebrazo (unos 50 cm?) de 20
voluntarios durante 15 dias.

Las medidas de la transpiracién cutdnea se realizaron con un Tewameter® en el dia 0 (t0), antes de aplicar el
producto, y en el dia 15 (t15), una hora después de la aplicacién. Los resultados se expresan en g-h™'-m=2.

t0 t15 To-t15 %
Media 9,36 8,31 1,05 9,3
SD 2,25 2,05 1,78 18,35
SEM 0,50 0,46 0,40 4,11

SD: desviacion estandar

SEM: error estandar de la media

En el tiempo 0, antes del tratamiento, el valor de la TEWL ha sido:

9.36 g-h™!-m™ + 2.25. (media, afectada de la desviacién estdndar).

El valor de la TEWL, después de 15 dias de tratamiento ha sido:

8.31 g-h™'-m™ + 2.05.

La disminucidn de la transpiracion ha sido del 9,3%, siendo estadisticamente significativa (t-test, p=0.015).

Por consiguiente, los resultados muestran la existencia de un efecto barrera después de la aplicacion de la formu-
lacién galénica objeto de la presente invencion.
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REIVINDICACIONES

1. Formulacién galénica de aplicacion tépica en forma de base anhidra, que contiene extracto de dcido linoleico y
comprende, al menos, una dimeticona, un componente graso espesante, un agente emoliente, una silicona voldatil y un
agente antioxidante.

2. Formulacién segun la reivindicacion 1, caracterizada porque dicho extracto de dcido linoleico es un extracto
vegetal con un porcentaje de acido linoleico superior al 40%.

3. Formulacién segin la reivindicacion 1, caracterizada porque dicho extracto vegetal es extracto lipidico de
cebada agotada.

4. Formulacién segun la reivindicacién 1, caracterizada porque el contenido de extracto es del 1% al 10%, prefe-
riblemente entre el 3 y 7%, en peso de extracto respecto al peso de la formulacidn.

5. Formulacién segiin cualquiera de las reivindicaciones 1 a 4, caracterizada porque dicha dimeticona es una
dimeticona lineal de bajo grado de polimerizacién.

6. Formulacidn segun la reivindicacién 5, caracterizada porque dicha dimeticona tiene una viscosidad compren-
dida entre 20 ¢St y 400 cSt, preferiblemente entre 20 ¢St y 200 cST y m4s preferiblemente entre 50 ¢Sty 150 cSt.

7. Formulacion seguin una de las reivindicaciones 5 6 6, caracterizada porque la concentracion de dicha dimeticona
en la formulacidn es del 1% al 5% del peso de la formulacién.

8. Formulacion galénica segun la reivindicacion 1, caracterizada porque dicho componente graso espesante es un
compuesto del grupo formado por los ésteres de glicerilo de acidos grasos saturados o insaturados y los triglicéridos
de 4cidos grasos saturados o insaturados.

9. Formulacién segun la reivindicacion 8, caracterizada porque dichos dcidos grasos saturados o insaturados son
de C12 a C26, y preferiblemente de C16 a C24.

10. Formulacién segtin una de las reivindicaciones 8 6 9, caracterizada porque dicho componente graso espesante
es un éster de glicerilo de dcidos grasos saturados, y dicho componente graso espesante estd en una concentracién
comprendida entre el 10% y el 25%, y preferentemente entre el 10% y el 20%, del peso de la formulacién.

11. Formulacién segtn cualquiera de las reivindicaciones 1 a 10, caracterizada porque dicho agente emolien-
te es un compuesto del grupo formado por parafinas liquidas, sélidas o semisélidas, preferiblemente las liquidas o
semisodlidas, y muy preferentemente las parafinas liquidas.

12. Formulacién segun la reivindicacion 11, caracterizada porque dicho agente emoliente es una parafina liquida
y estd a una concentracion entre el 15% y el 25% del peso de la formulacién, y preferiblemente entre 20% y el 25%
del peso de la formulacién.

13. Formulacién segtn cualquiera de las reivindicaciones 1 a 12, caracterizada porque dicha silicona volatil es
una silicona ciclica de férmula [-(CHj3),S10-],, de grado farmacéuticoconn=4,5 6 6.

14. Formulacién segtn la reivindicacién 13, en la que dicha silicona ciclica es decametilciclopentasiloxano.

15. Formulacién segtn la reivindicacién 14, caracterizada porque dicha silicona ciclica estd en una concentracién
comprendida entre el 40% y 60%, y preferentemente entre el 45% y el 55%, en peso de la formulacion.

16. Formulacién segin cualquiera de las reivindicaciones 1 a 15, caracterizada porque dicho agente antioxidante
es acetato de vitamina E con una concentracién entre el 0,1 y el 2%, y mds preferiblemente de entre el 0,3% y el 1%,
en peso de la formulacion.

17. Formulacién segun cualquiera de las reivindicaciones anteriores, caracterizada porque comprende otros com-
ponentes minoritarios del grupo formado por emolientes, conservantes, perfumes, y pigmentos.

18. Método para preparar una formulacién galénica segtin cualquiera de las reivindicaciones 1 a 17, caracterizado
porque se incorpora dicho extracto de dcido linoleico en una composicién conteniendo, al menos, dicha dimeticona de
baja polimerizacion.

19. Método para preparar una formulacién galénica segtin cualquiera de las reivindicaciones 1 a 17, caracterizado
porque se incorpora dicho extracto de 4cido linoleico en una formulacién conteniendo, al menos, dicha dimeticona de
baja polimerizacidn, y al menos dicho componente graso espesante, dicho agente emoliente y dicha silicona volatil.
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20. Método segtin una de las reivindicaciones 18 6 19, caracterizado porque dicho extracto de 4cido linoleico se
incorpora a una concentracién del 1% al 10% en peso de dicha formulacién.

21. Método segtin una de las reivindicaciones 18 6 19, caracterizado porque dicho extracto de 4cido linoleico se
incorpora a una concentracién comprendida entre el 3% y el 7% en peso de dicha formulacion.

22. Método segun cualquiera de las reivindicaciones 18 a 21, caracterizado porque dicha dimeticona se incorpora
a una concentracién del 1 al 5% en peso de dicha formulacién.

23. Método para preparar una formulacién galénica segtin cualquiera de las reivindicaciones 1 a 17, caracterizado
porque dicho agente antioxidante se incorpora a un sistema anhidro que ya contiene dicho extracto de 4cido linoleico.

24. Uso de una formulacién galénica segtin cualquiera de las reivindicaciones 1 a 17, para hacer un preparado
dermatoldgico para los pies.
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OPINION ESCRITA Ne de solicitud: 200803721

1. Documentos considerados:

A continuacién se relacionan los documentos pertenecientes al estado de la técnica tomados en consideracién para la reali-
zacion de esta opinion.

Documento Numero Publicacion o Identificacion Fecha Publicacion
DO1 WO 2007073878 A1 05-07-2007

2. Declaracion motivada segun los articulos 29.6 y 29.7 del Reglamento de ejecucion de la Ley 11/1986, de 20 de marzo,
de patentes sobre la novedad y la actividad inventiva; citas y explicaciones en apoyo de esta declaracion

La invencién se refiere a una formulacion galénica de aplicacion topica en forma de base anhidra, que contiene extracto de
acido linoleico y comprende, al menos, una dimeticona, un componente graso espesante, un agente emoliente, una silicona
volatil y un agente antioxidante. Se refiere también a su método de preparacién y a su uso como preparado dermatolégico para
los pies.

En el documento D01 se describen emulsiones agua en aceite que contienen acido linoleico conjugado, un surfactante tipo
silicona y un elastémero de silicona disuelto en un fluido de dimeticona, asi como otros componentes adicionales como antio-
xidantes, espesantes, etc. En los ejemplos VI a Xl se preparan formulaciones para uso cosmético, aprovechando el efecto de
luminosidad en la piel proporcionado por el acido linoleico.

No se han encontrado en el estado de la técnica documentos que divulguen formulaciones de aplicacion topica en forma
de base anhidra que contengan un extracto de &cido linoleico y el resto de los componentes detallados en la reivindicacion
1 de la solicitud. Ademas, no se considera obvio que un experto en la materia conciba una formulacién galénica con esas
caracteristicas a partir de lo divulgado en el estado de la técnica.

En consecuencia, la invencion recogida en las reivindicaciones 1-24 de la solicitud cumple los requisitos de novedad y actividad
inventiva establecidos en los Articulos 6.1 y 8.1 de la Ley de Patentes.
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