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DESCRIPCION
Composiciones de proteccion solar

La presente invencion se refiere a composiciones tépicas que comprenden al menos 3% en peso de polisiliconas-15,
al menos 4,5% en peso de butil-metoxidibenzoilmetano y al menos 3% en peso de acido fenilbencimidazol-sulfénico
en combinacion con al menos 10% en peso, preferiblemente al menos 12% en peso de al menos otra sustancia de
filtro de UVB y/o de banda ancha, seleccionada del grupo que consiste en octocrileno, hexilsalicilato de etilo,
homosalato, derivados de s-triazina asimétricos, 2-hidroxi-4-metoxi-benzofenona, 2,2’-metilen-bis-(6-(2H-
benzotriazol-2-il)-4-(1,1,3,3-tetrametil-butil}-fenol) y didéxido de titanio.

Productos de proteccién solar han evolucionado considerablemente en los Ultimos afos. Formulaciones anteriores
estaban destinados a proteger al usuario frente a la radiacion UV-B (UVB), ya que se pensaba que los rayos UV-B
eran los contribuyentes mas importantes a la formacion de arrugas, enfermedades de la piel y cancer de piel. Sin
embargo, estudios mas recientes han demostrado que la radiacion UV-A (UVA) es igual o incluso mas importante en
el desarrollo de lesiones solares y las enfermedades de la piel tal como lupus eritematoso y melanoma y canceres
de piel no melanoma. Por lo tanto, el enfoque de hoy en dia es hacia eliminar la mayor cantidad posible de luz UVA
(320-400 nm) y/o UVB (280-320 nm). Por consiguiente, hay una constante necesidad creciente de productos de
proteccion solar que exhiban altos SPFs de hasta mas de 50 y una alta proteccion UVA en una poblacién que esta
expuesta a una cantidad cada vez mayor de la luz solar perjudicial.

El sistema de clasificacion de SPF (siglas inglesas de “Factor de Proteccion Solar”) ha sido desarrollado para
proporcionar una orientacion al consumidor en la seleccién de los productos de proteccion solar. EI SPF se mide en
el laboratorio con un simulador solar que induce eritema UV. Sin embargo, el eritema es causado principalmente por
UVB, haciendo que las pruebas de SPF sean principalmente una medida de la proteccién frente a UVB - no UVA -.

Colipa ha desarrollado un método para someter a ensayo el rendimiento UVA de productos de proteccién solar que
cumplan con la Recomendacion de la Comision Europea de 22 de septiembre de 2006 sobre la eficacia de los
productos de proteccion solar. El rendimiento de la protecciéon UVA de acuerdo con la invencion se determina de
acuerdo con el "Método para la determinacion in vitro de la proteccion UVA suministrada por productos de proteccion
solar” (COLIPA Directriz 2007) que se etiqueta como un UVAPF (factor de proteccion UVA).

Otro sistema de clasificacion internacional de proteccién UVA es la longitud de onda critica. Productos de proteccion
solar con una longitud de onda critica superior a 370 nm son considerados por la FDA que proporcionan una
excelente proteccion frente a UVA.

En el pasado se han desarrollado muchas sustancias de filtro UV que protegen frente al efecto dafiino de la
radiacion UVA y / o UVB y radiacion aun mas corta (UVC). Estas sustancias se incorporan habitualmente ya sea
solas 0 en combinacion una con otra en preparados cosméticos o farmacéuticos que son ampliamente conocidos y
utilizados.

Debido a la creciente demanda de productos de proteccién solar con un alto SPF de mas de 50 con una proteccion
UVA que cumpla las normas antes mencionadas, se han de incorporar mas sustancias de filtro UV a niveles
elevados en los productos de proteccion solar; esto, sin embargo, no siempre es factible, ya que altas
concentraciones de sustancias de filtro UV afiaden un costo considerable a la formulacién y, a menudo conducen a
un desagradable tacto de la piel y/o aspecto estético. Ademas, los niveles elevados de proteccion solar pueden
fomentar una irritacion incrementada. Ademas no todas las sustancias de filtro UVA son adecuadas de igual manera
para lograr la proteccion UVA recomendada a un nivel razonable de concentracion. Por lo tanto, existe una
necesidad continua de productos de proteccion solar estables que exhiban un alto SPF, en particular un SPF de mas
de 50 y una proteccion de UVA que cumple las normas mencionadas anteriormente en concentraciones
relativamente bajas de filtro UV. Una demanda adicional es que el producto de proteccion solar, a pesar de utilizar
butil-metoxidibenzoilmetano, exhiba una fotoestabilidad suficiente, no muestre irritacion alguna y presente un tacto
en la piel agradable y aspecto estético.

El documento WO 2005/048960 A1 describe, por ejemplo, composiciones protectoras frente a la luz que contienen al
menos un filtro UV basado en polisiloxano con una relaciéon incrementada del factor de proteccion solar a la cantidad
total de filtro UV.

Sorprendentemente, se ha encontrado que es posible formular productos de proteccion solar estables, de alto SPF,
en particular, SPF 50 e incluso SPF 50+ con una proteccion UVA que cumple con las normas anteriormente
mencionadas a concentraciones relativamente bajas de sustancias de filtro UV (ilustradas por una relacién de la
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concentracion de SPF / filtro UV in vivo de aproximadamente 2 a 3) utilizando una combinacion especifica de
polisiliconas-15, acido fenilbencimidazol-sulfonico y butil-metoxidibenzoilmetano.

Por lo tanto, la invencion se refiere a composiciones topicas que comprenden al menos 3% en peso de polisiliconas-
15, al menos 3% en peso de acido fenilbencimidazol-sulfénico, al menos 4,5% en peso de butil-
metoxidibenzoilmetano y al menos 10% en peso, preferiblemente al menos 12% en peso de al menos otra sustancia
de filtro de UVB y/o de banda ancha en un soporte cosméticamente aceptable, caracterizadas por que la al menos
otra sustancia de filtro de UVB y/o de banda ancha se selecciona del grupo que consiste en octocrileno,
hexilsalicilato de etilo, homosalato, derivados de s-triazina asimétricos, 2-hidroxi-4-metoxi-benzofenona, 2,2’-metilen-
bis-(6-(2H-benzotriazol-2-il)-4-(1,1,3,3-tetrametil-butil)-fenol) y didxido de titanio. Preferiblemente, en las
composiciones tépicas de acuerdo con la invencion se utilizan al menos otras dos sustancias de filtro de UVB y/o de
banda ancha.

En otro aspecto, la invencién se refiere a composiciones tépicas que comprenden 3% en peso de polisiliconas-15,
4% en peso de acido fenilbencimidazol-sulfénico, 5% en peso de butil-metoxidibenzoilmetano y al menos 10% en
peso, preferiblemente al menos 12% en peso de al menos otra, preferiblemente al menos otras dos sustancias de
filtro de UVB y/o de banda ancha en un soporte cosméticamente aceptable, caracterizadas por que la al menos otra
sustancia de filtro de UVB y/o de banda ancha se selecciona del grupo que consiste en octocrileno, hexilsalicilato de
etilo, homosalato, derivados de s-triazina asimétricos, 2-hidroxi-4-metoxi-benzofenona, 2,2’-metilen-bis-(6-(2H-
benzotriazol-2-il)-4-(1,1,3,3-tetrametil-butil}-fenol) y didéxido de titanio.

Las composiciones tdpicas de acuerdo con la invencién superar los inconvenientes de la técnica anterior como se
esboza anteriormente. En particular, las composiciones son faciles de aplicar sobre la piel, son pequefias,
respectivamente, no son pegajosas y exhiben un buen tacto en la piel, al tiempo que cumplen con las normas de
proteccion UV recomendadas.

La al menos otra sustancia de filtro de UVB y/o de banda ancha se selecciona de sustancias de filtro de UVB y/o de
UV de banda ancha convencionales del grupo que consiste en octocrileno, hexilsalicilato de etilo, homosalato,
derivados de s-triazina asimétricos, 2-hidroxi-4-metoxi-benzofenona, 2,2’-metilen-bis-(6-(2H-benzotriazol-2-il)-4-
(1,1,3,3-tetrametil-butil)-fenol) y diéxido de titanio, que se saben se afiaden en composiciones topicas tales como
productos de proteccion solar cosméticos o dermatoldgicos. Sustancias de filtro UV de este tipo se seleccionan
ventajosamente de entre los compuestos enumerados a continuacion sin limitarse a los mismos:

Ejemplos de sustancias de filtro de UVB y/o de UV de banda ancha, es decir, sustancias que tienen maximos de
absorcién entre aproximadamente 290 nm y 340 nm pueden ser compuestos organicos o inorganicos. Sustancias de
filtro de UVB y/o de UV de espectro ancho organicas son, p. €j., acrilatos tales como 2-ciano-3,3-difenilacrilato de 2-
etilhexilo (octocrileno, PARSOL® 340), 2-ciano-3,3-difenilacrilato de etilo y similares; derivados de alcanfor tales
como 4-metil-bencilidenalcanfor (PARSOL® 5000), 3-bencilidenalcanfor, metosulfato de alcanfor benzalconio,
poliacrilamidometil-benciliden-alcanfor, sulfo-benciliden-alcanfor, sulfometil-benciliden-alcanfor, acido tereftalideno-
dialcanfor-sulfénico y similares; derivados de cinamato tales como metoxicinamato de etilhexilo (PARSOL® MCX),
metoxicinamato de etoxietilo, metoxicinamato de isoamilo y similares, asi como derivados del acido cinamico unidos
a siloxanos; derivados del acido p-aminobenzoico tales como acido p-aminobenzoico, p-dimetilaminobenzoato de 2-
etilhexilo, p-aminobenzoato de etilo N-oxipropilenado, p-aminobenzoato de glicerilo; benzofenonas tales como
benzofenona-3, benzofenona-4,2,2' 4,4'-tetrahidroxi-benzofenona, 2,2'-dihidroxi-4,4'-dimetoxibenzofenona vy
similares; ésteres del acido benzalmalonico, tales como 4-metoxibenzalmalonato de di-(2-etilhexilo); drometrizol-
trisiloxano (Mexoryl XL); derivados de imidazol; derivados de salicilato tales como salicilato de isopropilbencilo,
salicilato de bencilo, salicilato de butilo, salicilato de etilhexilo (PARSOL® EHS, Neo Heliopan OS), salicilato de
isooctilo o salicilato de homomentilo (homosalato, PARSOL® HMS, Neo Heliopan HMS) y similares; derivados de
triazina tales como, p. €j., etilhexil-triazona (Uvinul® T-150), dietilhexil-butamido-triazona (Uvasorb® HEB), bis-
etilhexiloxifenol-metoxifenil-triazina (Tinosorb® S); derivados de benzotriazol tales como, p. €j., 2,2"-metilen-bis-(6-
(2H-benzotriazol-2-il)-4-(1,1,3,3-tetrametilbutil)fenol (Tinosorb® M); sustancias de filtro de UVB y/o de UV de banda
ancha encapsuladas tales como, p. e€j., metoxicinamato de etilhexilo encapsulado (Eusolex® perlas UV) o
microcapsulas cargadas con filtros UV tal como se describen, p. €j., en el documento EP 1471995; sustancias de
filtro de UVB o de UV de amplio espectro inorganicas utiles en esta memoria incluyen 6xidos metalicos, en particular
diéxido de titanio que tiene un tamafio medio de particula primaria de aproximadamente 15 nm a aproximadamente
100 nm y/u é6xido de zinc que tiene un tamafo medio de particula primaria de aproximadamente 15 nm a
aproximadamente 150 nm. Las particulas también pueden estar recubiertas por otros 6xidos metalicos tales como,
p. €j., 6xidos de aluminio o circonio o por revestimientos organicos tales como, p. €j., polioles, meticona, estearato
de aluminio, alquil-silano. Tales revestimientos son bien conocidos en la técnica. Didxido de titanio preferido en
particular es un dioxido de titanio revestido doble tal como, p. €., silice y dimeticona revestida con didxido de titanio
que tiene una estructura de cristal de rutilo, p. €j., disponible como PARSOL TX en DSM Nutritional Products.

Generalmente, la cantidad de cada una de las sustancias de filtro de UVB o de UV de amplio espectro en las
composiciones tépicas de acuerdo con la invencion se selecciona en el intervalo de aproximadamente 0,1 a 15% en
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peso, preferiblemente en el intervalo de aproximadamente 0,2 a 10% en peso, mas preferiblemente en el intervalo
de aproximadamente 0,5 a 8% en peso, con respecto al peso total de la composicién tépica.

La cantidad total de sustancias de filtro de UV en las composiciones tépicas de acuerdo con la invencion esta
preferiblemente en el intervalo de aproximadamente 20 a 30% en peso, con respecto al peso total de la composicion
topica.

Sustancias de filtro de UVB preferidas de acuerdo con la invencién abarcan octocrileno, hexilsalicilato de etilo y/u
homosalato.

Sustancias de filtro de UV de banda ancha preferidas de acuerdo con la invenciéon abarcan derivados de s-triazina
asimétricos tales como 2,4-bis-{[4-(2-etil-hexiloxi)-2-hidroxi]-fenil}-6-(4-metoxifenil)-1,3,5-triazina, determinadas
benzofenonas tales como, p. e€j., 2-hidroxi-4- metoxi-benzofenona, 2,2-metilen-bis-(6-(2H-benzotriazol-2-il)-4-
(1,1,3,3-tetrametilbutil)-fenol), y/o diéxido de titanio.

En una realizacion preferida particular, la al menos una sustancia adicional de filtro de UVB y/o de banda ancha es
octocrileno. Preferiblemente, las composiciones tdpicas de acuerdo con la invencién que comprenden octocrileno
comprenden, ademas, al menos una sustancia de filtro de UVB o de amplio espectro adicional que se selecciona
preferiblemente de didxido de titanio, salicilato de etilhexilo y/u homosalato. Lo mas preferiblemente, las
composiciones tépicas de acuerdo con la invencion comprenden 1 a 10% en peso, en particular 3 a 10% en peso,
preferiblemente 3,6 a 8% en peso de octocrileno y al menos otra sustancia de filiro de UVB o de banda ancha,
seleccionada preferiblemente de didxido de titanio, salicilato de etilhexilo y/u homosalato.

En una realizacion preferida, la cantidad total de las sustancias de filtro UV en las composiciones tépicas de acuerdo
con la invencion esta en el intervalo de 20 a 35% en peso, en particular en el intervalo de 22 a 30% en peso, con
respecto al peso total de la composicion topica y la relacion del SPF in vivo a la concentracion de filtro UV esta en el
intervalo de aproximadamente 2 a 3.

En otra realizacion preferida, las composiciones tépicas de acuerdo con la invencién presentan un SPF in vivo de
mas de 40, en particular de mas de 50. Mas preferidas son composiciones tdpicas de acuerdo con la invencién que
exhiben un SPF in vivo de mas de 40, en particular de mas de 50, que muestran un factor de proteccion UVA de al
menos un 1/3 del SPF (determinado de acuerdo con el "Método para la determinacion in vitro de la proteccion UVA
proporcionada por productos de proteccion solar '(COLIPA Directriz 2007)) y que tiene una longitud de onda critica
de mas de 370 nm.

Sorprendentemente, se ha encontrado, ademas, que el SPF puede incrementarse ain mas mediante el uso de un
tensioactivo de éster de fosfato. Asi, en una realizacién particular, la invencion se refiere a composiciones tépicas de
acuerdo con la invencion que comprenden, ademas, un tensioactivo de éster de fosfato. Tensioactivos de ésteres de
fosfato adecuados tienen la formula |

i
RO—P—OR

| 4
R

El tensioactivo de éster de fosfato tiene la estructura general, en donde R, R’ y R? pueden ser hidrégeno, un alquilo
de 1 a aproximadamente 22 carbonos, preferiblemente de aproximadamente 12 a 18 carbonos, o un alquilo
alcoxilado de 1 a aproximadamente 22 carbonos, preferiblemente de aproximadamente 12 a 18 carbonos, y que
tiene 1 o mas, preferiblemente de aproximadamente 2 a aproximadamente 25, mas preferiblemente de 2 a 12 moles
de 6xido de etileno, con la condicion de que al menos uno de R, R y R? sea un alquilo o alquilo alcoxilado segun se
define previamente, pero que tiene al menos 6 carbonos alquilo en dicho grupo alquilo o alquilo alcoxilado.

Se prefieren monoésteres en que R' y R? son hidrogeno y R se selecciona entre alquilos de 10 a 18 carbonos y
alcoholes grasos alcoxilados de 10 a 18 carbonos y de 2 a 12 moles de 6xido de etileno. Entre los tensioactivos de
ésteres de fosfato preferidos, puede hacerse mencion a C12-16 Pareth-6 fosfato, alquilo C8-10-etil-fosfato, alquilo
C9-15-fosfato, Ceteareth-2 fosfato, Ceteareth-4 fosfato, Ceteareth-5 fosfato, Ceteareth-10 fosfato, Ceteth-8 fosfato,
Ceteth-10 fosfato, cetil fosfato, C6-10 Pareth-4 fosfato, C12-13 Pareth-10 fosfato, C12-15 Pareth-2 fosfato, C12-15
Pareth-3 fosfato, C12 15 Pareth-6 fosfato, C12-15 Pareth-8 fosfato, C12-15 Pareth-10 fosfato, C12-16 Pareth-6
fosfato, DEA-Ceteareth-2 fosfato, DEA-cetil fosfato, DEA-Oleth-3 fosfato, DEA-Oleth-5 fosfato, DEA Oleth-10-fosfato,
DEA Oleth-20 fosfato, cetil-fosfato de potasio, Deceth-9 fosfato, Deceth-4 fosfato y Deceth-6 fosfato. Tensioactivos
de ésteres de fosfato particularmente preferidos segun la invencion son cetil fosfato, cetil fosfato de potasio y/o cetil
fosfato de DEA.
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El tensioactivo de éster de fosfato esta presente generalmente en las composiciones tdpicas de acuerdo con la
invencion en proporciones que oscilan entre 0,1 y 5% en peso, preferiblemente entre 0,5 y 5% en peso, lo mas
preferiblemente entre 2 y 3% en peso, con respecto al peso total de la composicion tépica.

En una realizacion preferida particular, la invencién se refiere a una composicion tépica que comprende en peso 3%
en peso de polisiliconas-15, 4% en peso de acido fenilbencimidazol-sulfénico, 5% en peso de butil-
metoxidibenzoilmetano, al menos 10% en peso, preferiblemente al menos 12% en peso de al menos una,
preferiblemente al menos dos sustancias adicionales de filtro de UVB y/o de banda ancha y un tensioactivo de éster
de fosfato en un soporte cosméticamente aceptable. Preferiblemente, la al menos una sustancia adicional de filtro de
UVB y/o de banda ancha es octocrileno, utilizado en una concentracion de aproximadamente 3 a 10% en peso,
preferiblemente de aproximadamente 3,6 a 8% en peso y el tensioactivo de éster de fosfato es cetil fosfato, cetil
fosfato de potasio y/o cetil-fosfato de DEA utilizado en una concentracion de aproximadamente 2 a 3% en peso con
respecto al peso total de la composicion tépica y las sustancias adicionales de filtro de UVB y/o de banda ancha se
seleccionan de diéxido de titanio, salicilato de etilhexilo y/u homosalato.

En una realizacioén particular, todas las composiciones topicas de acuerdo con la invencion comprenden, ademas, un
co-tensioactivo en una cantidad de 1 a 4% en peso, en particular aproximadamente 2% en peso, con el fin de
mejorar adicionalmente la estabilidad de la formulacion. Preferiblemente, el co-tensioactivo se selecciona de Lanette
O (alcohol cetearilico (mezcla de alcohol C16 y C18)), Lanette 16 / Lorol C 16 (alcohol cetilico) y/o Estol 3650
(Miristato de Glicerilo).

La expresién "composicién topica", tal como se utiliza en esta memoria, se refiere, en particular, a composiciones
cosméticas que se pueden aplicar por via topica a tejido queratinoso de mamiferos tal como, p. €j., la piel o el
cabello humano, particularmente la piel humana.

La expresion "composicion cosmética", tal como se utiliza en la presente solicitud, se refiere a composiciones
cosméticas segun se definen en el apartado "Kosmetika" en Rompp Lexikon Chemie, 102 edicién de 1997, editorial
Georg Thieme Stuttgart, Nueva York, asi como a preparados cosméticos segun se describen en A. Domsch,
"Cosmetic Preparations ", Verlag fiir chemische Industrie (comp.H. Ziolkowsky), 42 edicion, 1992.

La expresion soporte cosméticamente aceptable se refiere a todos los soportes y/o excipientes y/o diluyentes
utilizados convencionalmente en preparados tépicos.

Preferiblemente, los preparados tépicos de acuerdo con la presente invencién son en forma de una suspensién o
dispersion en disolventes o sustancias grasas o, alternativamente, en forma de una emulsiéon o microemulsion (en
particular de tipo de aceite en agua o de agua en aceite), emulsion PIT, emulsién multiple (p. gj. del tipo de aceite en
agua en aceite o de agua en aceite en agua), emulsion de Pickering, hidrogel, gel alcohdlico, lipogel, disolucion
monofase o multifase o dispersion vesicular u otras formas usuales, que también pueden ser aplicada mediante
plumas, como mascaras o como sprays. Si el preparado tépico es o comprende una emulsion, también puede
contener uno o mas tensioactivos aniénicos, no idnicos, catidonicos o anféteros.

En una realizacién particular, las composiciones topicas de acuerdo con la invencién son emulsiones de aceite en
agua. Preferiblemente, el tensioactivo de la emulsion de aceite en agua se selecciona entre el grupo de estearato de
glicerilo en combinacion con ceteareth-20 y/o ceteareth-25, ceteareth-6 en combinacion con alcohol estearilico,
alcohol cetilestearilico en combinacién con PEG-40-aceite de ricino y cetilestearil-sulfato de sodio, triceteareth-4
fosfato, estearato de glicerilo, cetilestearil-sulfato de sodio, lecitina trilaureth-4 fosfato, laureth-4 fosfato, acido
estearico, estearato de propilenglicol SE, PEG-25-aceite de ricino hidratado, PEG-54- aceite de ricino hidratado y/o
glicéridos de PEG-6 acido caprilico/acido caprinico, oleato de glicerilo en combinacién con propilenglicol, estearato
de PEG-9, estearato de PEG-20, estearato de PEG-30, estearato de PEG-40, estearato de PEG-100, ceteth-2,
ceteth-20, polisorbato-20, polisorbato-60, polisorbato-65 y/o polisorbato-100, estearato de glicerilo en combinacion
con estearato de PEG-100, miristato de glicerilo, laurato de glicerilo, peroleato de PEG-40-sorbitan, Laureth-4,
Ceteareth-3 y/o isostearilgliceriléter, alcohol cetilestearilico en combinacion con cetilestearilsulfato de sodio, laureth-
23 ylo esteareth-2, estearato de glicerilo en combinacion con estearato de PEG-30, estearato de PEG-40,
diestearato de glicol, copolimero de PEG-22-dodecilglicol, estearato de poliglicerilo-2-PEG-4, ceteareth-12,
ceteareth-20, ceteareth-30, glucosasesquiestearato de metilo, steareth-10 y/o estearato de PEG-20, steareth-2 en
combinacién con diestearato de PEG-8, esteareth-21, esteareth-20, isoesteareth-20, copolimero de PEG-
45/dodecilglicol, copolimero de metoxi-PEG-22/dodecilglicol, peroleato de PEG-40-sorbitan, perisoestearato de
PEG-40-sorbitan, glicerilestearato de PEG-20, glicerilestearato de PEG-20, PEG-8-cera de abeja, 2-laurato de
poliglicerilo, diglicerilsuccinato de isoestearilo, estearamidopropil-PG-dimoniocloruro-fosfato, ceteth-20, estearato de
glicerilo SE, citrato de trietilo, sesquiestearato de PEG-20-metilglucosa, cetilfosfato, estearato-citrato de glicerilo,
cetearil sulfato, sesquioleato de sorbitan, triceteareth-4-fosfatos, trilaureth-4-fosfato, diestearato de
poliglicerilmetilglucosa, cetilfosfato de potasio, diesteartao de poligliceril-3 metilglucosa, isoesteareth-10, 2-
sesquiisoestearato de poliglicerilo, ceteth-10, oleth-20 y/o isoceteth-20, estearato de glicerilo en combinacion con
ceteareth-20, ceteareth-12, alcohol cetilestearilico y/o palmitato de cetilo, alcohol cetilestearilico en combinacion con
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estearato de PEG-20, estearato de PEG-30, estearato de PEG-40 y/o estearato de PEG-100. Tensioactivos de
aceite en agua particularmente preferidos son los tensioactivos de ésteres de fosfato tales como cetil fosfato, cetil
fosfato de potasio y/o cetil fosfato de DEA, estearato de glicerilo, estearato de PEG-40, estearato de PEG-100 en
combinacion con estearato de dlicerilo, diestearato de ftriglicerolmetilglucosa, diestearato de poligliceril-3
metilglucosa, cetearilglucésido, polietilenglicol(21)esteariléter, polietilenglicol(2)esteariléter, estearato-citrato de
glicerilo, cetearil-sulfato de sodio, alcohol setearilico, acido estearico y/o estearato de sorbitan.

Tensioactivos de aceite en agua particularmente preferidos segun la invencién son tensioactivos de éster de fosfato,
en particular seleccionado a partir de cetil fosfato, cetil fosfato de potasio y/o cetil fosfato de DEA y/o estearato de
PEG-100 en combinacion con estearato de glicerilo. Los tensioactivos de aceite en agua mas preferidos de acuerdo
con la invencion son los tensioactivos de ésteres de fosfato cetil fosfato, cetil fosfato de potasio y/o cetil fosfato de
DEA.

La fase oleosa de las emulsiones de aceite en agua de acuerdo con la invencion comprende preferiblemente aceites
seleccionado de dicaprilato/dicaprato de butilenglicol, dicaprililéter, benzoato de alquilo C12.15, triglicérido de acidos
grasos Cis.3s, adipato de dibutilo, ciclometicona, benzoato de 2-feniletilo, lauroil-sarcosinato de isopropilo, sebacato
de diisopropilo, asi como mezclas de los mismos. La cantidad de aceite (uno o varios) en la emulsion de aciete en
agua de acuerdo con la invencion se selecciona generalmente en el intervalo de aproximadamente 0,1 bis 40% en
peso, en particular en el intervalo de aproximadamente 1,0 a 30% en peso, mas en particular en el intervalo de
aproximadamente 5% a 20% en peso, con respecto al peso total de la composicion topica.

Composiciones tépicas preferidas de acuerdo con la invencion son preparados de proteccion solar.

Composiciones tépicas de acuerdo con la invencion pueden estar en forma de un liquido, locién, una locién espesa,
un gel, una crema, una leche, una pomada, una pasta, un polvo, un maquillaje, o una barra tubular sélida y pueden
estar opcionalmente envasadas en forma de un aerosol y se pueden proporcionar en forma de un mousse tal como
un mouse de aerosol, una espuma o0 una espuma en spray, un spray, una barra.

Las composiciones cosméticas topicas de la invencion también pueden contener adyuvantes cosméticos y aditivos
usuales tales como, p. €j., sustancias de filtro UVA adicionales, conservantes, antioxidantes, sustancias grasas,
aceites, agua, alcoholes, polioles, disolventes organicos, electrolitos, siliconas, espesantes, agentes formadores de
pelicula, suavizantes, emulsionantes, agentes complejantes, agentes antiespumantes, humectantes, componentes
estéticos tales como fragancias, tensioactivos, cargas, agentes secuestrantes, polimeros anionicos, catidnicos, no
ibnicos o anféteros o mezclas de los mismos, propelentes, agentes acidificantes o alcalinizantes, tintes,
colores/colorantes, abrasivos, absorbentes, aceites esenciales, sensibilizadores de la piel, astringentes, agentes
antiespumantes, pigmentos o nanopigmentos, ingredientes cosméticamente activos o cualesquiera otros
ingredientes, soportes y/o excipientes o diluyentes convencionalmente formulados en composiciones cosméticas.
Tales ingredientes cosméticos utilizados comunmente en la industria del cuidado de la piel, que son adecuados para
su uso en las composiciones de la presente invencion se describen, por ejemplo, en el CTFA Cosmetic Ingredient
Handbook, Segunda Edicion (1992), sin limitarse a los mismos.

Las cantidades necesarias de los adyuvantes y aditivos cosméticos y dermatolégicos pueden - basado en el
producto deseado — elegirse facilimente por una persona experta en este campo y se ilustran en los ejemplos, sin
estar limitadas a ellas.

Sustancias preferidas de filtro UVA, es decir, sustancias que tienen maximos de absorcién entre aproximadamente
340 nm y 400 nm adecuadas para la incorporacién en composiciones topicas de acuerdo con la invencion pueden
ser compuestos organicos o inorganicos tales como, p. €j., acidos fenileno-1,4-bis-bencimidazolsulfénicos tales
como 2,2-(1,4-fenileno)bis-(acido 1H-bencimidazol-4,6-disulfénico) (Neoheliopan AP); hidroxibenzofenonas amino-
sustituidas tal como éster hexilico del acido 2-(4-dietilamino-2-hidroxi-benzoil)-benzoico (Uvinul A Plus) tal como se
describe en la Publicacion de Patente Europea EP 1046391; pigmentos tales como ZnO en microparticulas y
similares. El término "microparticulas" se refiere a un tamafio de particula de aproximadamente 5 nm a
aproximadamente 200 nm, particularmente de aproximadamente 15 nm a aproximadamente 100 nm. Las particulas
también pueden estar revestidas por otros 6xidos metalicos tales como, p. €j., 6xidos de aluminio o circonio, o por
revestimientos organicos tales como, p. €j., polioles, meticona, estearato de aluminio, alquil silano. Revestimientos
de este tipo son bien conocidos en la técnica.

Composiciones topicas preferidas de acuerdo con la invencion comprenden, ademas, uno o varios antioxidantes.
Antioxidantes adecuados para la incorporacién en las composiciones tépicas de acuerdo con la invencién son todos
los antioxidantes adecuados para aplicaciones cosméticas. Particularmente preferidos son antioxidantes solubles en
agua tales como vitaminas tales como, p. e€j., acido ascérbico, asi como sus derivados tales como, p. €j., fosfato de
ascorbilo tal como Stay C (ascorbil monofosfato de sodio) de DSM Nutritional Products Ltd.

Antioxidantes preferidos adicionales son BHT, vitamina E y sus derivados, asi como la vitamina A y sus derivados.
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La cantidad de antioxidante (uno o varios) en las composiciones tdpicas de acuerdo con la invencion se selecciona
preferiblemente en el intervalo de aproximadamente 0,001 a 30% en peso, en particular en el intervalo de
aproximadamente 0,05 a 20% en peso, mas en particular en el intervalo de aproximadamente 0,1 a 10% en peso,
con respecto a la cantidad total de la composicién tépica.

Si un derivado de la vitamina E se utiliza en las composiciones tépicas de acuerdo con la invencion, se utiliza
preferiblemente acetato de tocoferol. El acetato de tocoferol puede estar presente en los preparados topicos en una
cantidad de aproximadamente 0,05 a 25% en peso, en particular de 0,5 a 5% en peso. Otro derivado de la vitamina
E de interés es linoleato de tocoferilo. El linoleato de tocoferilo puede estar presente en la composicién para el
cuidado de la piel en una cantidad de aproximadamente 0,05 a 25% en peso, en particular 0,5 a 5% en peso.

La vitamina A y/o sus derivados, en particular derivados retinoides tales como palmitato de retinol o propionato de
retinilo se utiliza preferiblemente en los preparados topicos de acuerdo con la invencion en una cantidad de 0,01 a
5% en peso, en particular de 0,01 a 0,3% en peso.

Preferiblemente, las composiciones topicas de acuerdo con la invencion comprenden, ademas, un alcohol graso tal
como, en particular, alcohol cetilico, alcohol cetearilico y/o alcohol behenilico. La cantidad total de uno o varios
alcoholes grasos en las composiciones topicas de acuerdo con la invencion se selecciona preferiblemente en el
intervalo de aproximadamente 0,1 a 10,0% en peso, en particular en el intervalo de aproximadamente 0,5 a 6,0% en
peso, con respecto al peso total de la composicion tépica.

Ingredientes cosméticamente activos adecuados de acuerdo con la invencidon abarcan agentes adecuados para
aclarar la piel; prevencion del bronceado; auto-bronceado; tratamiento de la hiperpigmentacion; prevenir o reducir el
acné; tratamiento de las arrugas, lineas, la atrofia y/o inflamacién; tratamiento de la celulitis (p. €j., acido fitanico),
reafirmante, energizante, calmante de la piel, asi como agentes para mejorar la elasticidad de la piel y la barrera de
la piel.

Ingredientes activos en cosmética utiles en esta memoria pueden en algunos casos proporcionar mas de un
beneficio u operar a través de mas de un modo de accién.

Ejemplos preferidos de ingredientes cosméticamente activos para la incorporacion en composiciones tépicas de
acuerdo con la invencién abarcan vitamina Bg, vitamina B12, biotina, co-enzima Q10, EGCG, acido alfa-lipénico,
fitoeno, hidroxitirosol y/o extracto de oliva, manteca de karité, extracto de algas, manteca de cacao, extracto de aloe,
aceite de jojoba, extracto de quinaceos, extracto de manzanilla, alfa-glucosilrutina, carnitina, carnosina,
isoflavonoides naturales y/o sintéticos, creatina, taurina, alanina, acido glicirretinico, Glycyrrhiza glabra y/o
Glycyrrhiza inflata.

El ingrediente cosméticamente activo tipicamente se incluye en una cantidad de al menos 0,001% en peso, basado
en el peso total del preparado topico. Generalmente, se utiliza una cantidad de aproximadamente 0,001% en peso a
aproximadamente 30% en peso, preferiblemente de aproximadamente 0,001% en peso a aproximadamente 10% en
peso de un agente cosméticamente activo adicional.

De manera adicionalmente preferida, las composiciones tépicas de acuerdo con la invenciéon comprenden ademas
un humectante. Las cremas hidratantes son agentes quimicos especialmente disefiados para hacer las capas
externas de la piel (epidermis) mas suaves y mas flexibles, aumentando su hidratacion (contenido de agua) que se
pueden determinar, p. €j., midiendo la pérdida de agua transepidérmica (TEWL — siglas en inglés). Humectantes
adecuados de acuerdo con la invencién son, por ejemplo, glicerol, acido lactico y/o lactato tal como, en particular,
lactato de sodio, butilenglicol, propilenglicol, biosacarido de goma 1, glicina de soja, etilhexiloxiglicerol, acido
pirrolidoncarbonico y/o urea.

Conservantes adecuados de acuerdo con la invencidon abarcan por ejemplo, productos quimicos que liberan
formaldehido tales como, p. ej., DMDM hidantoina (p. €j. tal como Glydant de Lonza), butilcarbamato de yodopropilo
(p. €j. tal como Glycacil-L, Glycacil-S de Lonza y/o Dekaben LMB de Jan Dekker), parabenos (p. €j., éster alquilico
del acido p-hidroxibenzoico tal como metil-, etil-, propil- y/o butil-parabeno), fenoxietanol, etanol, acido benzoico, sin
limitarse a los mismos.

Agentes complejantes preferidos incluyen EDTA, disuccinato de [S,S]-etilendiamina (EDDS) (p. ej. tal como
Octaquest de Octel), tetrametilenfosfonato de etilendiamina pentasadico (p. €j. tal como Dequest 2046 de Monsanto)
y/o iminodisuccinatos (p. €j. tal como Iminodisuccinat VP OC 370 o Baypure CX 100 de Bayer).

Preferiblemente, las composiciones tdpicas de acuerdo con la invencion comprenden un espesante, en particular, si
la composicion topica estd en forma de una emulsién, para ayudar a adquirir la consistencia de un producto
adecuado. Espesantes preferidos son silicatos de aluminio, goma xantano, hidroxipropilmetilcelulosa, poliacrilatos
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tales como Carbopole® (p. €j., Carbopole 980, 981, 1382, 2984, 5984) o mezclas de los mismos. Espesantes
preferidos comprenden copolimeros de acrilato/acrilato de alquilo C1o.30 (tales como, p. €j. Pemulen TR 1, Pemulen
TR 2, Carbopol 1328 de NOVEON) asi como Aristoflex AVC (INCI: copolimero de acriloildimetiltaurato de
amonio/VP).

Por supuesto, un experto en esta técnica velara por seleccionar el compuesto o los compuestos adicionales
opcionales mencionados anteriormente y/o sus cantidades de tal manera que las propiedades ventajosas asociadas
intrinsecamente con la combinaciéon de acuerdo con la invencién no son, o no son sustancialmente afectadas de
manera perjudicial por la o las adiciones previstas.

Las composiciones cosméticas y/o dermatoldgicas de acuerdo con la invencion tienen un pH en el intervalo de 3-10,
preferiblemente en el intervalo de pH de 4-8, mas preferiblemente en el intervalo de pH 6- 8.

Los siguientes ejemplos se proporcionan para ilustrar adicionalmente las composiciones y los efectos de la presente
invencion. Estos ejemplos son solo ilustrativos y no pretenden limitar el alcance de la invencion de modo alguno.

Ejemplo 1

Diversas emulsiones de aceite en agua de acuerdo con la tabla 1 se prepararon y sometieron a ensayo. Los
resultados también se presentan en la Tabla 1.

Tabla 1:
N°. 1 [ 2] 3 ] 4] 5 ] 6
INCI % en peso

A | Butil-metoxi-dibenzoilmetano 5 5 5 5 5 5
Polisilicona-15 3 3 3 3 3 3
Octocrileno 8 8 45 45 45 45
Dioxido de titanio 6 6 3 3
Salicilato de etilhexilo 5 5 5 5
Homosalato 7,5 7,5
Cetil fosfato de potasio 2 2,5 2
Estearato de glicerilo & Estearato de PEG-100 3,5 3,5 3,5
Acetato de tocoferilo 0,5 0,5 0,5 0,5 0,5 0,5
Dimeticona 200/100 cs o Dimeticona 200/350 cs 0,3 0,3 1 0,3 0,3 0,3
BHT 0,05
Alcohol behenilico, alcohol cetilico o alcohol cetearilico 1,5 2 2 2 2 2
Fenoxietanol y metilparabeno y etilparabeno y butilparabeno y 0,8 0,8 0,8 0,8 0,8 0,8
propilparabeno e isobutilparabeno
Ciclopentasiloxano y ciclohexasiloxano 1,5 1,5 2 1,5 1,5 1,5
Sebacato de diisopropilo 12 12 10 12 10 12
Benzoato de alquilo C12-15 12 10 10 10 10 10
Dicaprilato/dicaprato de butilenglicol 5 5
Copolimero de VP/eicoseno 2 2 2

B | Trietanolamina C.S.
Glicerol 3 3 3 3 3 3
Goma xantano 0,2 0,3 0,2 0,2 0,2 0,3
EDTA disédico o tetrametilenfosfonato de etilendiamina 0,1 0,5 0,1 0,5 0,1 0,5
pentasédico
Agua hasta 100

C | Acido fenilbencimidazol sulfénico 4 4 4 4 4 4
Agua 10 10 10 10 10 10
Trietanolamina (TEA) C.S.
SPF in vivo 46 53 41 76 45 49
UVA/UVB = 1/3* Si Si Si Si Si Si
Longitud de onda critica 377 377 | 377 376 376 | 376
Fotoestable si si si si si si
Cantidad total de sustancias del filtro UV 26 26 24,5 | 24,5 29 29

* Recomendaciéon de la UE cumplida, determinado de acuerdo con el ‘Método para la determinacion in vitro de
proteccion UVA suministrada por productos de proteccion solar' (COLIPA directriz 2007).




10

ES 2531631713

Proceso para la preparacion de las formulaciones: calentar la parte A a 85°C y agitar hasta que se homogeneice,
después calentar la parte B a 75°C y afiadir a la parte A bajo agitacion, luego enfriar a 55°C y afiadir TEA. Cuando
todo se ha homogeneizado por completo, afiadir la parte C pre-calentada a 50°C. Asegurarse de que el pH de la
disolucion de acido fenilbencimidazol-sulfonico es 7,0 (ajustado con TEA). Si quedan restos, afadir pequefas
cantidades de la base neutralizante utilizada hasta que se disuelven las particulas. Homogeneizar a fondo y después
enfriar con mezcladura continuo a temperatura ambiente. En general, se recomienda el uso de vacio mientras que
se produce la emulsion.

Como puede verse en la Tabla 1 composiciones estables, de alto SPF in vivo se pueden obtener satisfaciendo las
recomendaciones UVA de Colipa, asi como la longitud de onda critica siempre utilizando una combinacion de
polisiliconas-15, butil-metoxidibenzoilmetano y acido fenilbencimidazol-sulfénico en combinacion con otros filtros de
UVB y/o de banda ancha en las concentraciones totales de filtro de UV relativamente bajas.
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REIVINDICACIONES

1. Composicién topica que comprende al menos 3% en peso de polisilicona-15, al menos 3% en peso de acido
fenilbencimidazol-sulfénico, al menos 4,5% en peso de butil-metoxidibenzoilmetano y al menos 10% en peso de al
menos otra sustancia de filtro de UVB y/o de banda ancha en un soporte cosméticamente aceptable, caracterizada
por que la al menos otra sustancia de filtro de UVB y/o de banda ancha se selecciona del grupo que consiste en
octocrileno, hexilsalicilato de etilo, homosalato, derivados de s-triazina asimétricos, 2-hidroxi-4-metoxi-benzofenona,
2,2’-metilen-bis-(6-(2H-benzotriazol-2-il)-4-(1,1,3,3-tetrametil-butil)-fenol) y diéxido de titanio.

2. Composicion topica de acuerdo con la reivindicacion 1, que comprende al menos 12% en peso de la al menos
otra sustancia de filtro de UVB y/o de banda ancha.

3. Composicion tépica de acuerdo con la reivindicaciéon 1 6 2, en donde estan presentes al menos dos sustancias de
filtro de UVB y/o de banda ancha adicionales.

4. Composicion tépica de acuerdo con una cualquiera de las reivindicaciones 1 a 3, en donde una de las sustancias
de filtro de UVB y/o de banda ancha es octocrileno.

5. Composicioén tépica de acuerdo con la reivindicacién 4, en donde esta presente una de las sustancias de filtro de
UVB y/o de banda ancha seleccionada de diéxido de titanio, salicilato de etilhexilo y/u homosalato.

6. Composicién tépica de acuerdo con una cualquiera de las reivindicaciones 1 a 5, que es una emulsion de aceite
en agua.

7. Composicién tépica de acuerdo con una cualquiera de las reivindicaciones 1 a 6, en donde esta presente un
tensioactivo de éster de fosfato.

8. Composicion tdpica de acuerdo con la reivindicacion 7, en donde el éster de fosfato se selecciona de cetil fosfato,
cetil fosfato de potasio y/o cetil fosfato de DEA.

9. Composicion tépica de acuerdo con una cualquiera de las reivindicaciones 1 a 8, en donde la cantidad total de
sustancias de filtro de UV esta en el intervalo de aproximadamente 20 a 35% en peso, con respecto al peso total de
la composicion tépica, y la relacion de la concentracion de SPF al filtro UV in vivo esta en el intervalo de
aproximadamente 2 a 3.
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