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DESCRIPCION
Una formulacién acuosa que comprende una composicion lipéfila que comprende celulosa y arcilla.

La invencion se refiere a una formulacién acuosa que comprende entre 0,1y 50 % en peso de una composicion lipofila,
por ejemplo, un aceite esencial o una mezcla de aceites esenciales.

Se aplica especificamente a una formulacion acuosa para uso cosmético y/o farmacéutico, la composicion lipéfila, por
ejemplo, un aceite esencial o una mezcla de aceites esenciales, presenta asi las propiedades correspondientes al efecto
cosmeético y/o farmacéutico buscado, por ejemplo, una funcién repelente de animales nocivos, funcion terapéutica y/o
profilactica, por ejemplo, una funcién calmante para aliviar las picaduras o mordeduras de animales nocivos, una funcion
antiguemaduras, una funcion cicatrizante, una funcion relajante o una funcién antiinflamatoria, o incluso una funcion de
bienestar como una funcién perfumante, una funcién desodorante, una funcién biocida, una funcién bactericida o una
funcién fungicida.

Tales formulaciones se destinan generalmente a ser usadas por aplicacion directa en la piel de un sujeto, ya sea
indirectamente en el aire o en otras superficies, por ejemplo, mediante un pulverizador, un aplicador de bolas u otros
métodos de aplicacion.

Como el agua y las composiciones lipdfilas son liquidos inmiscibles, se conoce el uso de agentes emulsionantes,
especialmente agentes sintéticos, para asegurar la estabilidad de su mezcla, especialmente cuando la concentracion de
la composicion de lipdfila es importante.

Sin embargo, la naturaleza sintética de estos agentes emulsionantes es problematica, especialmente en el contexto de
un uso cosmeético y/o farmacéutico de la formulacion. En efecto, su presencia en la formulacion puede alterar las
propiedades de la composicion lipofila, especificamente las propiedades perfumantes, pero también causan reacciones
adversas en la piel, como irritacién o alergias, en algunos sujetos.

Para superar estos inconvenientes, se conoce del documento JP-S55/162710 una formulacién acuosa para uso cosmético
que comprende agua y una alta concentracion (hasta 85 % en peso) de aceites, asi como una mezcla homogeneizante
que comprende especialmente celulosa microcristalina, opcionalmente complementada con un polimero soluble en agua,
por ejemplo, basado en carboximetilcelulosa, para limitar lo mas posible el uso de agentes emulsionantes sintéticos.

Sin embargo, esta formulacion no es del todo satisfactoria, ya que no estabiliza completamente la o las mezclas de
agua/aceite. Como resultado, la formulacion puede tener, después de un cierto tiempo, un cambio de fase entre el agua
y €l(los) aceite(s), lo que puede conducir a problemas de distribucién del elemento activo formado por el(los) aceite(s)
dentro del contenedor de dicha formulacién y/o en la parte del cuerpo del sujeto sobre la cual se aplica dicha formulacion
y, por lo tanto, afecta adversamente la efectividad de dicha formulacion.

Para mejorar la estabilidad, especialmente en el tiempo, de una formulacién acuosa que comprende una concentracion
alta en aceite(s), el documento FR-2 974 312 propone adicionar a una formulacién de este tipo nanocristales de celulosa,
pero esta solucion resulta relativamente compleja de implementar.

Por otra parte, del documento EP-1 699 429 se conoce una formulacién acuosa para uso cosmético que comprende agua
y una concentracion alta (al menos 30 % en peso) de la composicién lipdfila a base de aceite(s) perfumado(s),
especificamente un aceite o aceites esenciales, asi como una pequefia cantidad (entre 0,1 y 4 % en peso) un derivado
de celulosa, especificamente carboximetilcelulosa y/o una arcilla, especificamente bentonita.

Sin embargo, en este documento, la adicion de bentonita y/o del derivado de celulosa apunta principalmente al
espesamiento de la formulacién, mientras que la estabilizacion de la formulaciéon acuosa se obtiene mediante la adicién
de un agente emulsionante. Ademas, la cantidad de agente espesante hace que la formulacién sea dificil de aplicar,
especificamente por medio de un pulverizador.

El objetivo de la invencién es mejorar la técnica anterior proponiendo, en particular, una formulacién acuosa que
comprende agua y una alta concentracion de composicion lipdfila, en la que la mezcla de composicion lipofila-agua tiene
una homogeneidad y estabilidad mejoradas en el tiempo mientras que es facil de aplicar especialmente mediante el uso
de un pulverizador o un aplicador de bolas sobre la piel de un sujeto y ademas esta formulacién es facil de preparar.

Con este fin, la invencién propone una formulacidon acuosa que comprende entre 0,1y 50 % en peso de una composicion
lipéfila, dicha formulacion comprende ademas:

. entre 0,1y 10 % en peso de un componente homogeneizante que comprende al menos celulosa microcristalina;
° entre 0,01y 2 % en peso de una arcilla;
. el suplemento es agua.
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Otras particularidades y ventajas de la invencion apareceran en la siguiente descripcion de varias modalidades
particulares.

La invencion se refiere a una formulacion que comprende entre 0,1 % y 50 % en peso de una composicion lipdfila, dicha
composicion lipofila comprende especificamente al menos un aceite y mas particularmente un aceite esencial o una
mezcla de aceites esenciales. En particular, la invencion se refiere a una formulacién que comprende una alta
concentracion, especificamente mas de 20 % en peso, de una composicion lipdfila.

La invencion se aplica especificamente a una formulacion acuosa para uso cosmético y/o farmacéutico, la composicion
lipdfila presenta propiedades que corresponden al efecto cosmético y/o farmacéutico buscado.

En particular, la composicion lipofila puede presentar una funcién repelente para los animales nocivos. Con este fin, la
composicion lipdfila puede comprender, por ejemplo, p-mentano-3,8-diol (PMD), que es un ingrediente natural
particularmente eficaz para repeler los insectos hematéfagos, como los mosquitos o las garrapatas. De acuerdo con una
modalidad, al menos 10 %, y especificamente mas de 40 %, en peso de PMD estan presentes en la composicion lipdfila.

A modo de ejemplo, la composicion lipéfila puede comprender aceite esencial derivado de eucalipto limén o hierba limén,
como por ejemplo los aceites esenciales comercializados con las marcas Citrepel® y Citriodiol®, tales aceites constituyen
fuentes naturales conocidas de p-mentano-3,8-diol.

La composicion lipéfila también puede presentar otras funciones, especificamente funciones terapéuticas y/o profilacticas
como funciones calmantes destinadas a aliviar las picaduras o mordeduras de animales nocivos, funciones
antiguemaduras, cicatrizantes, relajantes o antiinflamatorias, o incluso funciones de bienestar como funciones
perfumantes, desodorantes, biocidas, bactericidas o fungicidas.

La formulacion acuosa comprende ademas entre 0,1y 10 % en peso, y especificamente entre 0,1y 2 % en peso, de un
componente homogeneizante que comprende al menos celulosa microcristalina para mejorar la distribucion de la
composicion lipdfila en el agua.

En particular, la celulosa microcristalina es un ingrediente de origen natural, especificamente obtenido de la madera, que
se organiza en haces a escala macroscopica. Por otro lado, es insoluble en agua y forma un gel que genera enlaces
solido-solido entre el agua y la composicion lipdfila cuando se agrega a la formulacion acuosa.

De acuerdo con una modalidad, el componente homogeneizante comprende ademas carboximetilcelulosa, goma xantana
0 una mezcla de estos compuestos, la goma xantana tiene especificamente propiedades espesantes y gelificantes. En
particular, la celulosa microcristalina se puede procesar en conjunto con la carboximetilcelulosa y/o con la goma xantana
durante la fabricaciéon del componente homogeneizador.

De forma particularmente ventajosa, el componente homogeneizante comprende una mezcla de celulosa microcristalina
con carboximetilcelulosa y/o goma xantana, dicha mezcla comprende especificamente entre 75 y 95 % en peso de
celulosa microcristalina y entre 5y 25 % en peso de carboximetilcelulosa y/o de goma xantana.

Ademas, la formulacion acuosa comprende entre 0,01 y 2 % en peso, especificamente menos de 1 % en peso, y mas
particularmente menos de 0,5 % en peso, de una arcilla para estabilizar en el tiempo la mezcla agua-composicion lipdfila,
y, por lo tanto, para evitar el cambio de fase y los problemas de homogeneidad y distribucidon de la composicion lipdfila
que pueden surgir especificamente durante la aplicacion de dicha formulacion en la piel de un sujeto. Ademas, la pequefia
cantidad de arcilla permite limitar el espesamiento de la formulacion y, por lo tanto, facilitar su aplicacion, especificamente
mediante un pulverizador estandar o un aplicador de bolas.

En particular, la arcilla puede comprender una esmectita, que comprende especialmente bentonita, u otras familias de
arcillas tales como caolinita, ilita, clorita, vermiculita, sepiolita o atapulgita. Ventajosamente, la arcilla puede comprender
bentonita con una pureza cercana a 100 % en masa, y que contiene menos de 10 % en peso de silice cristalina total.

La formulacion acuosa puede comprender ademas otros ingredientes, especificamente para darle propiedades
adicionales.

Asi, la formulacién acuosa puede comprender entre 0,1 y 50 %, especificamente entre 5 y 20 % en peso de una
composicion perfumante. En particular, la composicién perfumante puede comprender un aceite esencial o una mezcla
de aceites esenciales u otros ingredientes, especificamente extractos de aceites esenciales como ésteres o terpenos.

Por ejemplo, la composiciéon perfumante puede ser a base de Iceberg 57656® o RS57656®.

Ademas, la formulacién puede comprender igualmente:
. menos de 20% en peso de un agente conservante, por ejemplo, una cantidad comprendida entre 0,4 a 5 % en
peso de alcohol de fenetilo de origen natural;
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o menos de 10 % en peso de un agente antioxidante, por ejemplo, una cantidad inferior a 1 % en peso de vitamina
E;

. menos de 2 % en peso de un agente rectificador de pH, especificamente a base de acido citrico, para ajustar el
pH de dicha formulacién en un rango de entre 3 y 7, preferentemente cerca del pH de la piel;

° entre 3y 50 %, especificamente menos de 10 %, en peso de uno o de varios disolventes, el o dichos disolventes

no son asimilables a los componentes lipofilos o a los surfactantes y se eligen especialmente entre alcoholes, acidos y/o
sales de acidos. En particular, el o los disolventes pueden seleccionarse entre etanol, isopropanol, metilenodiol,
etilenglicol, propanodiol, glicerol, butanodiol, pentanol, isopentildiol, hexanol, hexanodiol y bencenodiol.

Finalmente, cualquiera que sea la composicion de la formulacién acuosa, especialmente con respecto a las cantidades
de la composicion lipofila, de la mezcla homogeneizadora, de arcilla y de los otros posibles ingredientes, dicha formulacion
comprende el suplemento de agua al 100 %, en particular de agua desmineralizada.

En particular, la formulacién acuosa puede prepararse en un proceso simple, que preveé las siguientes etapas:

° mezclar la composicion lipéfila, el componente homogeneizante, la arcilla y eventuales agentes perfumantes,
conservantes, antioxidantes y/o rectificador de pH;

° agitar mecanicamente dicha mezcla, especificamente mediante un rotor-estator que opera a una velocidad de 3000
rev/min, durante un periodo de aproximadamente 10 minutos;

. dejar la formulacién obtenida en reposo durante un periodo de entre 10 y 30 minutos.

Por otra parte, si la formulacién acuosa que se obtiene también comprende un disolvente, el método de obtencién puede
prever, después del reposo mencionado anteriormente, las siguientes etapas adicionales:

) afadir dicho disolvente a dicha formulacion; y

° agitar mecanicamente dicha formulacion, especificamente mediante un rotor-estator que opera a una velocidad de
3000 rev/min, durante un periodo de aproximadamente 5 minutos.

EJEMPLOS

Durante un procedimiento de prueba de laboratorio, se prepararon nueve muestras de formulaciones acuosas,
especificamente de acuerdo con un método como el descrito anteriormente y dichas muestras incluian agua
desmineralizada, asi como:

. 26 % en peso de un aceite esencial de eucalipto limon de tipo Citrepel® ;
13 % en peso de una composicion perfumante de tipo Iceberg 57656® ;
3,5 % en peso de glicerol;

0,25 % en peso de vitamina E, comercializada bajo la marca Bioxan® ;
hasta 0,02 % en peso de acido citrico.

Ademas, cada una de estas muestras incluia:

° para las muestras 1, que corresponden a muestras de prueba de la formulacion propuesta por la invencion:

o muestra 1a: 1 % en peso de celulosa microcristalina y 0,2 % en peso de bentonita;

o muestra 1b: 1 % en peso de una mezcla homogeneizante a base de celulosa microcristalina procesada en conjunto con
carboximetilcelulosa y 0,2 % en peso de bentonita, dicha mezcla homogeneizante comprende aproximadamente 85 %
en peso de celulosa microcristalina y aproximadamente 15 % en peso de carboximetilcelulosa;

. para la muestra 2: 0,2 % en peso de bentonita;

] para la muestra 3: 1 % en peso de una mezcla homogeneizante a base de celulosa microcristalina y de
carboximetilcelulosa ;

. para la muestra 4: 1 % en peso de goma xantana y 0,2 % en peso de bentonita;

. para la muestra 5: 1 % en peso de carboximetilcelulosa;

. para la muestra 6: 1 % en peso de carboximetilcelulosa y 0,2 % en peso de bentonita;

] para la muestra 7: 1 % en peso de una mezcla homogeneizante a base de celulosa microcristalina y de goma
xantana;

] para la muestra 8: 11 % en peso de una mezcla homogeneizante a base de celulosa microcristalina y de

carboximetilcelulosa y 2,5 % en peso de bentonita, dicha mezcla homogeneizante comprende aproximadamente 85 % en
peso de celulosa microcristalina y aproximadamente 15 % en peso de carboximetilcelulosa.

A continuacion, estas nueve muestras se sometieron a pruebas de efectividad para evaluar respectivamente su estabilidad
en el tiempo, especificamente mediante una prueba de cambio de fase a 54 °C durante 24 h y su distribucién por
pulverizacion.

Como resultado de estas pruebas, los resultados obtenidos fueron los siguientes:

° con respecto a la prueba de cambio de fase, solo las muestras de prueba 1a, 1b mostraron resultados
satisfactorios;
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° Con respecto a la prueba de distribucion por pulverizacion, solo las muestras 1a, 1b, 2 y 3 mostraron resultados
satisfactorios.

Por lo tanto, estas pruebas permitieron demostrar, debido a los buenos resultados obtenidos con las muestras de prueba
1a, 1b, la efectividad de la adicion simultanea de bentonita y una mezcla homogeneizante a base de celulosa
microcristalina y en cantidades apropiadas para asegurar tanto la estabilidad en el tiempo como la buena distribucion por
pulverizacién de una formulacién acuosa que comprende una alta concentracion de composicion lipdfila.

De hecho, los buenos resultados de las muestras de prueba 1a, 1b, tanto en términos de estabilidad a lo largo del tiempo
como de distribucion por pulverizacién, demostraron la efectividad de la presencia combinada de celulosa microcristalina
y bentonita en una formulacién acuosa rica en composicion lipéfila, especificamente en comparacion con los resultados
obtenidos para la muestra 5, que contenia 1 % de carboximetilcelulosa y que estaba especialmente libre de bentonita y
celulosa microcristalina.

Ademas, los resultados obtenidos para la muestra 2, que contenia bentonita en proporciones correspondientes a la de la
invencion (0,2 %), pero que carecia de celulosa microcristalina, mostraron que, si la presencia de bentonita sola en tales
proporciones en una formulacién acuosa rica en aceite(s) esencial(es) permite obtener resultados satisfactorios en
términos de distribucion por pulverizacion, no era suficiente, sin embargo, para garantizar una buena estabilidad en el
tiempo en la medida en que esta formulacién tuvo un cambio de fase agua-composicion lipdfila relativamente grande
después de la prueba de cambio de fase.

De manera similar, los resultados obtenidos por la muestra 3 que contenia una mezcla de celulosa microcristalina y
carboximetilcelulosa en proporciones correspondientes a la de la invencion (1 %), pero sin bentonita, mostraron que, si
bien la presencia de esta mezcla sola en tales proporciones en una formulaciéon acuosa rica en composicién lipdfila al
igual que la muestra 2 que contenia solamente bentonita permitié obtener buenos resultados en términos de distribucion
por pulverizacion, no fue suficiente para garantizar una buena estabilidad en el tiempo.

Ademas, los resultados obtenidos por la muestra de prueba 1b, que contenia 1 % de una mezcla de celulosa
microcristalina/carboximetilcelulosa y 0,2 % de bentonita, en comparacion con los obtenidos por la muestra 6, que también
contenian 0,2 % de bentonita, pero 1 % de una mezcla de homogeneizacion basada Gnicamente en carboximetilcelulosa,
demostraron el aumento de la eficiencia de la adicién de celulosa microcristalina en proporciones cuidadosamente
seleccionadas, tanto en términos de distribucion por pulverizacién como de estabilidad en el tiempo.

Ademas, los resultados obtenidos por la muestra de prueba 1a, que contenia 1 % de una mezcla de homogeneizacion
basada unicamente en celulosa microcristalina y 0,2 % de bentonita, permitieron mostrar, en comparaciéon con los
resultados obtenidos con la muestra 6, la efectividad de la combinacion simple de celulosa microcristalina/bentonita, y en
proporciones cuidadosamente seleccionadas, tanto en términos de distribucion por pulverizacion como de estabilidad en
el tiempo.

Ademas, los resultados obtenidos para la muestra 4, que contenia bentonita combinada con un ingrediente diferente de
la celulosa microcristalina (goma xantana), asi como los resultados obtenidos para la muestra 7, que contenia celulosa
microcristalina combinada con un ingrediente diferente de la bentonita (goma xantana) mostraron la efectividad
aumentada por la presencia combinada de bentonita y de celulosa microcristalina en relacion con la presencia combinada
de cualquiera de estos ingredientes con otros tipos de ingredientes, tanto en términos de estabilidad a lo largo del tiempo
como de distribucion por pulverizacion.

Finalmente, los resultados obtenidos para la muestra 8 que contenia, al igual que las muestras de prueba 1a, 1b, tanto la
bentonita como la mezcla homogeneizante a base de celulosa microcristalina, pero en diferentes proporciones y
especificamente superiores que las de dicha muestra de prueba (11 % para la mezcla a base de celulosa microcristalina
y 2,5 % para la bentonita), demostraron que la sola presencia combinada de esos dos ingredientes en una formulacién
acuosa rica en composicion lipofila no era suficiente para garantizar una buena estabilidad en el tiempo, ni una buena
distribucion por pulverizacion y que la adicion de estos dos ingredientes debe hacerse necesariamente con proporciones
cuidadosamente seleccionadas para garantizar buenos resultados.
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Reivindicaciones

10.

11.

12.

13.

14.

15.

16.

17.

18.

19.

Formulacion acuosa que comprende entre 0,1 y 50 % en peso de una composicion lipéfila, dicha formulacion esta
caracterizada porque comprende ademas:

- entre 0,1y 10 % en peso de un componente homogeneizante que comprende al menos celulosa microcristalina;
- entre 0,01 y 2 % en peso de una arcilla;

- el suplemento es agua.

Formulacion acuosa de acuerdo con la reivindicacion 1, caracterizada porque el componente homogeneizante
comprende ademas de la carboximetilcelulosa, la goma xantana o una mezcla de esos compuestos.

Formulacion acuosa de acuerdo con una de las reivindicaciones 1 o 2, caracterizada porque la arcilla comprende
una esmectita, especificamente bentonita.

Formulacion acuosa de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 1 a 3, caracterizada porque la arcilla
comprende caolinita, ilita, clorita, vermiculita, sepiolita o atapulgita.

Formulacion acuosa de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 1 a 4, caracterizada porque comprende
mas de 20 % en peso de una composicion lipofila.

Formulacion acuosa de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 1 a 5, caracterizada porque la composiciéon
lipéfila comprende al menos un aceite, especificamente un aceite esencial o una mezcla de aceites esenciales.

Formulacion acuosa de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 1 a 6, caracterizada porque la composiciéon
lipéfila presenta una funcion repelente para los animales nocivos.

Formulacion acuosa de acuerdo con la reivindicacion 6, caracterizada porque la composicion lipéfila compende p-
mentano-3,8-diol (PMD).

Formulacion acuosa de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 1 a 8, caracterizada porque la composiciéon
lipdfila presenta al menos una funcién seleccionada entre las funciones terapéuticas y/o profilacticas,
especificamente las funciones calmantes destinadas a aliviar las picaduras o mordeduras de animales nocivos, las
funciones antiquemaduras, cicatrizantes, relajantes y antiinflamatorias, y las funciones de bienestar,
especificamente las funciones perfumantes, desodorantes, biocidas, bactericidas y fungicidas.

Formulacion acuosa de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 1 a 9, caracterizada porque comprende
entre 0,1y 2 % en peso de componente homogeneizante.

Formulacion acuosa de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 1 a 10, caracterizada porque el componente
homogeneizante comprende una mezcla de celulosa microcristalina y carboximetilcelulosa.

Formulacion acuosa de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 1 a 11, caracterizada porque comprende
menos de 1 %, especificamente menos de 0,5 %, en peso de una arcilla.

Formulacion acuosa de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 1 a 12, caracterizada porque comprende
entre 0,1y 50 %, especificamente entre 5y 20 %, en peso de una composicion perfumante.

Formulacion acuosa de acuerdo con la reivindicacion 13, caracterizada porque la composicion perfumante
comprende un aceite esencial o una mezcla de aceites esenciales.

Formulacion acuosa de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 1 a 14, caracterizada porque comprende
ademas menos de 20 % en peso de un agente conservante.

Formulacion acuosa de acuerdo con la reivindicacion 15, caracterizada porque el agente conservante comprende
alcohol de fenetilo de origen natural, especificamente en una cantidad comprendida entre 0,4 a 5 % en peso de
dicha formulacion.

Formulacion acuosa de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 1 a 16, caracterizada porque comprende
ademas menos de 10 % en peso de un agente antioxidante.

Formulacion acuosa de acuerdo con la reivindicacion 17, caracterizada porque el agente antioxidante comprende
vitamina E, especificamente en una cantidad inferior a 1 % en peso de dicha formulacion.

Formulacion acuosa de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 1 a 18, caracterizada porque comprende
ademas menos de 2 % en peso de un agente rectificador de pH, especificamente a base de acido citrico.



20.

21.
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Formulacion acuosa de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 1 a 19, caracterizada porque comprende
ademas entre 3 y 50 %, especificamente menos de 10 % en peso de uno o de varios disolventes, especificamente
seleccionados entre alcoholes, acidos y/o sales de acidos.

Formulacion acuosa de acuerdo con la reivindicacion 20, caracterizada porque el o los disolventes se seleccionan
entre etanol, isopropanol, metilenodiol, etilenglicol, propanodiol, glicerol, butanodiol, pentanol, isopentildiol,
hexanol, hexanodiol y bencenodiol.
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