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DESCRIPCION
Eficiencia mejorada de composiciones de proteccion solar

Campo de la invencién

Esta invencion se refiere en general a composiciones aplicadas topicamente a superficies, por ejemplo piel y cabello,
para la proteccion contra la radiacion ultravioleta. La invencion en particular se refiere a procedimientos para mejorar
la sensacion de la piel y la capacidad de proteccion solar de tales composiciones.

Antecedentes de la invencion

Las composiciones de proteccién solar se clasifican tipicamente como composiciones acuosas o no acuosas, es
decir, anhidras. Las composiciones de proteccién solar acuosas son tipicamente cremas formadas como emulsiones
que contienen los compuestos absorbentes de UV activos e ingredientes adicionales, tales como agentes
impermeabilizantes, fragancias, emolientes y otros ingredientes para el cuidado de la piel. Las composiciones de
proteccion solar no acuosas son aquellas que son composiciones tipicamente basadas en disolventes que pueden
formarse como geles para aplicacion tépica o pulverizarse, por ejemplo, a partir de una soluciéon basada en alcohol
de los ingredientes.

Las composiciones de proteccion solar rociable se han hecho populares en los ultimos afios como un medio para
transportar y aplicar protector solar. Se sabe que los polimeros formadores de pelicula se afiaden a las
composiciones de filtro solar no acuosas para proporcionar resistencia al agua a estas composiciones después de la
aplicaciéon a una superficie como la piel o el cabello. Sin embargo, se ha determinado que la adiciéon de polimeros
formadores de pelicula mas alla de cierta cantidad puede tener un efecto perjudicial sobre la sensacién de la
composicion sobre la piel, en particular proporcionando una sensacion de apelmazamiento. Se han usado agentes
neutralizantes en relacion con agentes formadores de pelicula contenidos en formulaciones acuosas de emulsion de
proteccion solar. Véase, por ejemplo, el documento WO 2004/071749 (Connetics Australia Pty. Ltd.) discute la
limitacion de la cantidad de agente neutralizante afadido a las formulaciones acuosas para preservar las
propiedades de formacién de pelicula.

En un esfuerzo por mejorar la sensacion de la piel de las composiciones de filtro solar anhidras de aplicacion tépica
que emplean polimeros formadores de pelicula como agentes impermeabilizantes, los inventores han descubierto
que ciertos agentes neutralizantes proporcionan no solo la sensacion de piel mejorada deseada, sino que también
proporcionan un impulso sustancial inesperado en los valores de SPF. Por lo tanto, serian utiles los procedimientos
que emplean tales agentes neutralizantes para proporcionar una proteccion solar mejorada. Estos y otros objetivos
son proporcionados por la invenciéon descrita en el presente documento.

Todas las referencias de patentes y no patentes citadas en este documento se incorporan en el presente documento
en su totalidad en esta memoria descriptiva por referencia a las mismas. La identificacion o discusion de cualquier
referencia en esta seccién o cualquier parte de esta especificacion no debe interpretarse como una admision de que
dicha referencia esta disponible como técnica anterior a la presente solicitud.

Sumario de la invencién

La invencién proporciona un procedimiento para aumentar el SPF de una composicién anhidra que comprende al
menos un agente activo de proteccion solar y al menos un polimero formador de pelicula, en el que el polimero
formador de pelicula comprende una pluralidad de grupos acidos, el procedimiento comprende afadir un agente
neutralizante basado en amina a la composicién en una cantidad eficaz para neutralizar al menos una porcién de los
grupos acidos en dicho polimero formador de pelicula, en el que el polimero formador de pelicula esta presente en
una cantidad superior al 1 % en peso de la composicion final; y dicho agente neutralizante a base de amina es:

CHy—— CHy——0~—1R,

X
Ry— N

CH;——CH,——O0—}R,
y

en el que Rg es un grupo alquilo, alquenilo, alquinilo, arilo, aralquenilo o aralquinilo de cadena lineal, ramificada o
ciclica, de C; a aproximadamente Css y Ro se selecciona entre H o CHs, o un grupo alquilo, alquenilo, alquinilo,
arilo, aralquilo, aralquenilo o aralquinilo de cadena lineal, ramificada o ciclica de C, a Css, y en el que x e y son
independientemente de 0 a 100; o que tiene la estructura:
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Rﬂ

Ry Ryz

=z

n

en la que Rig, R11, y R12 se seleccionan independientemente entre H, CHs o un grupo alquilo, alquenilo, alquinilo,
arilo, aralquilo, aralquenilo o aralquinilo de cadena lineal, ramificada o ciclica de C, a aproximadamente Css, y €n
el que nes de 0 a 100;

0 se selecciona entre alquilaminas; alquenilaminas; dialquilaminas; dialquenilaminas; dimetilalquilaminas, en el
que alquilo es estearilo o cocoilo; metildialquilaminas, en el que el alquilo es estearilo o hexadecilo; y
dimetilalquenilaminas, en el que el alquenilo es oleico, linoleico o linolenico;

en el que al menos el 10 % de los grupos acidos del polimero que forma peliculas se neutralizan mediante el agente
de neutralizaciéon basado en amina.

Descripcion detallada de la invenciéon

La invencién proporciona un procedimiento para aumentar el SPF para una composicién anhidra que comprende al
menos un agente activo de proteccion solar y al menos un polimero formador de pelicula, en el que el polimero
formador de pelicula comprende una pluralidad de grupos acidos, el procedimiento comprende afadir un agente
neutralizante basado en amina a la composicién en una cantidad eficaz para neutralizar al menos una porcién de los
grupos acidos en dicho polimero formador de pelicula, en el que el polimero formador de pelicula esta presente en
una cantidad superior al 1 % en peso de la composicion final; en el que al menos el 10 % de los grupos acidos del
polimero que forma peliculas se neutralizan mediante el agente de neutralizacion basado en amina. Si bien hay
muchos agentes neutralizantes cosméticamente aceptables disponibles y funcionaran en esta solicitud, los agentes
neutralizantes basados en aminas sorprendentemente proporcionan un aumento sinérgico en los niveles de SPF.

El agente neutralizante basado en aminas se selecciona de uno o mas compuestos de las estructuras Il y/o lII:

CHZ OH2 0 Rg
X

CHy™CHy,——O0—TRs
- "y
3

en el que Rs es un grupo alquilo, alquenilo, alquinilo, arilo, aralquenilo o aralquinilo de cadena lineal, ramificada o
ciclica, de C, a aproximadamente Css ¥ Rg se selecciona entre H o CHs, o un grupo alquilo, alquenilo, alquinilo, arilo,
aralquilo, aralquenilo o aralquinilo de cadena lineal, ramificada o ciclica de C, a Css, ¥ en el que x e y son
independientemente de 0 a 100; o que tiene la estructura:

F{11

111

en la que Rio, R11 ¥y Rq2 se seleccionan independientemente entre H, CHs o un grupo alquilo, alquenilo, alquinilo,
arilo, aralquilo, aralquenilo o aralquinilo de cadena lineal, ramificada o ciclica de C, a aproximadamente Csg, ¥ en €l
que n es de 0 a 100.

En ciertas realizaciones de ejemplo, como se muestra estructuralmente anteriormente, cada uno de n, x, y y z, son
independientemente hasta 90, hasta 80, hasta 70, hasta 60, hasta 50, hasta 40, hasta 30, hasta 20 o hasta 10. En
ciertas realizaciones de ejemplo, Rs-R12 comprendera independientemente restos que tengan hasta 40 atomos de
carbono. En ciertas realizaciones de ejemplo, Rs-R12 comprendera independientemente restos que tengan hasta 30
atomos de carbono. En ciertas realizaciones de ejemplo, Rs-R12 comprendera independientemente restos que
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tengan hasta 20 atomos de carbono. Algunos ejemplos no limitantes de agentes neutralizantes de aminas
apropiados para esta invencién son dimetil alquenil aminas, en el que el alquenilo es oleico, linoleico o linolenico,
alquilaminas, alquenilaminas, dialquilaminas, dialquenilaminas, dimetilalquilaminas, en el que alquilo es estearilo o
cocoilo, metildialquilaminas en el que alquilo es estearilo o hexadecilo, y dimetilalquenilaminas, en el que el alquenilo
es oleico, linoleico y linolenico.

En la practica de la invencion, el agente neutralizante de amina actua para neutralizar al menos una porcién de los
grupos acidos, por ejemplo, carboxilico, sulfénico, fosforico o grupos acidos similares, en el polimero formador de
pelicula. Por lo tanto, el polimero formador de pelicula puede estar neutralizado parcialmente o completamente
neutralizado por el agente neutralizante. En ciertas formas de realizacion de ejemplo, entre aproximadamente el 10 %
y aproximadamente el 100 % de los grupos acidos en el polimero formador de pelicula se neutralizaran. En otras
realizaciones de ejemplo hasta aproximadamente el 90 %, hasta aproximadamente el 80 %, hasta aproximadamente
el 70 %, hasta aproximadamente el 60 %, hasta aproximadamente el 50 %, hasta aproximadamente el 40 %, hasta
aproximadamente el 30 %, hasta aproximadamente el 25 %, hasta aproximadamente el 20 %, hasta
aproximadamente el 15 % de los grupos acidos en el polimero formador de pelicula estaran neutralizados.

En la practica de la invencion, la cantidad de agente neutralizante de amina que se afiade para obtener el porcentaje
deseado de neutralizacion del agente formador de pelicula polimérica puede determinarse en funcién de la acidez
del polimero y el equivalente de neutralizacion del agente neutralizante de amina. Por ejemplo, la siguiente ecuacion
puede usarse para determinar la cantidad precisa de agente neutralizante:

Cantidad de agente neutalizante (g) =W * A * N * E
100.000

W = peso del polimero formador de pelicula en gramos
A = acidez del polimero formador de pelicula (mequiv./g)
N = % de neutralizacién deseada

E = neutralizacion equivalente de amina (g/equiv.)

La acidez de agentes formadores de pelicula particulares esta facilmente disponible. Por ejemplo, la acidez del
polimero formador de pelicula DERMACRYL® 79 es 2,27 mequiv./g. El equivalente de neutralizacion (E) para varios
agentes neutralizantes de aminas también esta facilmente disponible. En la Tabla 1 a continuacién, se muestran
ejemplos de algunos agentes neutralizantes de aminas Armeen® y Ethomeen®.

Tabla 1
Nombre del producto Nombre INCI Equivalente de neutralizacion (g/equiv.)

Armeen® M2C Metildicocamina 398
Armeen® DMSVD Dimetilsoyamina 306
Armeen® DMCD Dimetilcocamina 240
Ethomeen® SV12 PEG-2 Soyamina 357
Ethomeen® C12 PEG-2 Cocamina 292
Ethomeen® SV15 PEG-5 Soyamina 474
Ethomeen® C15 PEG-5 Cocamina 413
Ethomeen® SV25 PEG-15 Soyamina 935
Ethomeen® C25A PEG-15 Cocamina 848

En la practica de la invencion, el agente neutralizante de amina puede combinarse con el polimero formador de
pelicula para proporcionar un polimero parcial o totalmente neutralizado que se afade mas adelante al resto de la
composicion. Como alternativa, el agente neutralizante de amina puede afadirse con el polimero formador de
pelicula como parte de la composicion, logrando la neutralizacion parcial o completa in situ.

En una realizacion de ejemplo de la invencion, el polimero formador de pelicula comprende al menos el 5 % en peso
de un mondémero que contiene acido. Ademas de realizaciones de ejemplo, el polimero formador de pelicula
comprende al menos el 5% en peso de un monémero que contiene acido carboxilico. Ejemplos no limitantes de
estos mondémeros son acido acrilico, acido croténico, acido metacrilico, acido maleico, acido itaconico y
combinaciones y mezclas de los mismos. Pueden usarse polimeros formadores de pelicula adicionales, ya sea
sintéticos o naturales, con los polimeros que contienen acido descritos anteriormente. Los ejemplos no limitantes de
estos polimeros formadores de pelicula son: de National Starch and Chemical Company, polimeros AMPHOMER® y
AMPHOMER® LV-71 (copolimero de octilacrilamida/acrilatos/metacrilato de butilaminoetilo), polimero AMPHOMER
HC® (copolimero de acrilatos/octilacrilamida) BALANCE® 0/55 y polimeros BALANCE CR® (copolimero de
acrilatos), polimero BALANCE® 47 (copolimero de octilacrilamida/metacrilato de butilaminoetilo), polimero RESYN®
28-2930 (copolimero de VA/crotonatos/neodecanoato de vinilo), polimero RESYN® 28-1310 (copolimero de
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VA/Crotonatos), polimeros FLEXAN® (sulfonato de poliestireno sédico), polimero DynamX (poliuretano-14 (y)
copolimero de acrilatos AMP), polimero RESYN XP® (copolimero de acrilatos/octilacrilamida), STRUCTURE 2001
(copolimero de acrilatos/esteareth-20 itaconato) y STRUCTURE® 3001 (copolimeros de acrilatos/ceteth-20 de
itaconato); de ISP, OMNIREZ-2000® (copolimero de medio éster etilico de PVM/MA), GANEX P-904® (PVP
butilado), GANEX V-216® (copolimero de PVP/hexadeceno) GANEX® V-220 (copolimero de PVP/eicoseno),
GANEX® WP-660 (PVP tricontanilo), GANTREZ® A425 (éster butilico de copolimero de PVM/MA), GANTREZ® AN-
119 copolimero de PVM/MA, GANTREZ ES 225® (éster etilico de copolimero de PVM/MA), GANTREZ ES425 (éster
butilico de PVM/MA), GAFFIX VC-713® (copolimero de vinil caprolactama/PVP/metacrilato de dimetilaminoetilo),
GAFQUAT 755® (policuaternio-11), GAFQUAT HS-100® (policuaternio-28) AQUAFLEX XL-30® (Poliimida-1),
AQUAFLEX SF-40® (Copolimero de acrilatos de PVP/Vinilcaprolactama/DMAPA), AQUAFLEX FX-64® (Copolimero
de Isobutileno/Etilmaleimida/Hidroxietiimaleimida), =~ ALLIANZ LT-120® (Copolimero de Acrilatos/C1-2
Succinatos/Hidroxiacrilatos), STYLEZE CC-10® (Copolimero de acrilatos de PVP/DMAPA), STYLEZE 2000®
(Copolimero de VP/Acrilatos/Metacrilato de laurilo), STYLEZE W-20® (Policuaternio-55), Copolimer Series
(Copolimero de PVP/Dimetilaminoetilimetacrilato), ADVANTAGE S® y ADVANTAGE LCA® (Copolimero de
VinilcaprolactamaNP/Metacrilato de dimetilaminoetilo), ADVANTAGE PLUS (Copolimero de VA/Maleato de
butilo/Acrilato de isobornilo); de BASF, LTLTRAHOLD STRONG (acido acrilico/acrilato de etilo/acrilamida de t-butilo),
LUVIMER 100P® (acrilato de t-butilo/acrilato de etilo/acido metacrilico), LUVIMER 36D (acrilato de etilo/acrilato de t-
butilo/acido metacrilico), LUVIQUAT HM-552® (policuaternio-16), LUVIQUAT HOLD® (policuaternio-16), LUVISKOL
K30 (PVP) LUVISKOL K90® (PVP), LUVISKOL VA 64® (copolimero de PVP/VA) LUVISKOL VA73W® (copolimero
de PVPNA), LUVISKOL VA®, LUVISET PUR® (Poliuretano-1), LUVISET® Clear (Copolimero de
VP/MetacrilamidaNinil Imidazol), LUVIFLEX SOFT® (Copolimero de acrilatos), ULTRAHOLD 8® (Copolimero de
Acrilatos/Acrilamida), LUVISKOL® Plus (Polivinilcaprolactama), LUVIFLEX® Silk (Copolimero de PEG/PPG-25/25
Dimeticona/Acrilatos); de Amerchol, AMERHOLD® DR-25 (acido acrilico/acido metacrilico/acrilatos/metacrilatos); de
Rohm&Haas, ACUDYNE 258® (acido acrilico/acido metacrilico/acrilatos/metacrilatos/acrilatos de hidroxi éster; de
Mitsubishi y distribuido por Clariant, DIAFORMER Z-301®, DIAFORMER Z-SM®, y DIAFORMER Z-400®
(copolimero de metacrililetil betaina/acrilatos), ACUDYNE 180® (Copolimero de Acrilatos/Hidroxiésteres Acrilatos),
ACUDYNE SCP® (Copolimero de Etilencarboxiamida/AMPSA/Metacrilatos), y los modificadores reolégicos
ACCULYN®; de ONDEO Nalco, FIXOMER A-30® y FIXOMER N-28 ® (nombres INCI: copolimero de acido
metacrilico/acrilamidometilpropano sulfonato soédico); de Noveon, FIXATE G-100® (Copolimero de AMP-
Acrilatos/Metacrilato de alilo), FIXATE PLUS® (Poliacrilatos-X), CARBOPOL® Ultrez 10 (Carbémero), CARBOPOL
Ultrez 20® (Copolimero de Acrilatos/Alquilacrilatos C10-30), AVALURE AC® series (Copolimero de Acrilatos),
AVALURE UR® series (Poliuretano-2, Poliuretano-4, Copolimero de PPG-17/IPDI/DMPA); polietilenglicol; acrilicos
solubles en agua; poliésteres solubles en agua; poliacrilamidas; poliaminas; aminas policuaternarias; resina de
anhidrido maleico estireno (SMA); polietilenamina; y otros polimeros convencionales que son solubles en disolventes
polares o que pueden hacerse solubles a través de la neutralizacién con la base apropiada.

Polimeros formadores de pelicula naturales adicionales son almidén nativo como se usa en el presente documento,
también almidones obtenidos de una planta obtenida mediante técnicas de reproducciéon convencionales que
incluyen cruzamiento, translocacion, inversion, transformacion o cualquier otro procedimiento de ingenieria genética
0 cromosomica para incluir variaciones de los mismos. Ademas, el almidén obtenido de una planta cultivada a partir
de mutaciones artificiales y variaciones de la composicidon genérica anterior, que pueden producirse mediante
procedimientos convencionales conocidos de reproduccion por mutacion, también son adecuados en el presente
documento. Un experto en la materia reconoceria que el polimero formador de pelicula puede comprender una
mezcla de dos o mas polimeros. En una realizacion de ejemplo de la invencion, puede usarse una mezcla de
polimeros, en la que al menos uno de los polimeros contiene un monémero de acido carboxilico y el nivel de
monomero de acido carboxilico no es inferior al 5 % del polimero total (en peso base seca del polimero formador de
pelicula total).

Las composiciones de proteccién solar se preparan como composiciones no acuosas, basadas en disolventes
volatiles. Las expresiones "no acuoso" y "anhidro" se usan de manera intercambiable en este documento y se
refieren a composiciones que contienen menos de aproximadamente 10 % en peso de agua. Por lo tanto, las
composiciones comprenden una Unica fase liquida que puede comprender ademas particulas dispersas. En ciertas
realizaciones, las composiciones contendran menos de aproximadamente el 5 % en peso de agua o menos del 1 %
en peso de agua. Ejemplos de disolventes volatiles incluyen uno o mas de los alcoholes, tales como metanol, etanol
e isopropanol, hidrocarburos volatiles, tales como isooctano, isododecano e isohexadecano, aldehidos y siliconas
volatiles que también incluyen cetonas volatiles tales como acetona y metil etil cetona. En una realizacion el
disolvente volatil se elige entre el grupo que consiste en etanol, metanol, isopropanol y acetona. Las composiciones
de proteccion solar que contienen sistemas de disolventes a base de alcohol se caracterizan como soluciones no
acuosas. Sin embargo, puede ser deseable tener una pequefia cantidad de agua en la composicién, por ejemplo,
como ayuda de procesamiento o codisolvente. En ciertas realizaciones de ejemplo, el contenido de agua de las
composiciones no sera mayor que aproximadamente el 9 % de agua para evitar que la sustancia activa se separe o
precipite de la solucion. Los expertos en la materia reconoceran que diferentes activos tienen diferentes tolerancias
para el agua en solucion y ajustaran el contenido de agua en consecuencia. Ademas, el disolvente puede incluir un
aceite tal como aceite mineral o vegetal. El aceite puede ser el Unico disolvente o puede usarse en cantidades
variables como codisolvente o como se describe en el presente documento como "emolientes".
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Para los fines de la presente invencion, un "agente activo de proteccion solar" o "protector solar activo” incluira todos
esos materiales, individualmente o en combinacion, que se consideran aceptables para su uso como ingredientes
activos de proteccion solar en funcién de su capacidad para absorber la radiacion UV. Tales compuestos se
describen generalmente como agentes activos UV-A, UV-B o UV-A/UV-B. La aprobacion por parte de una agencia
reguladora generalmente se requiere para la inclusion de agentes activos en formulaciones destinadas al uso
humano. Aquellos agentes activos que han sido o estan actualmente aprobados para su uso con protector solar en
los Estados Unidos incluyen sustancias organicas e inorganicas, incluyendo, sin limitacion, acido para
aminobenzoico, avobenzona, cinoxato, dioxibenzona, homosalato, antranilato de metilo, salicilato de octilo,
oxibenzona, padimato O, acido fenilbenzoimidazolsulfénico, sulisobenzona, salicilato de trolamina, diéxido de titanio,
oxido de zinc, metoxicinnamato de dietanolamina, trioleato de digaloilo, etil dihidroxipropil PABA, aminobenzoato de
glicerilo, lawsona con dihidroxiacetona, vaselina roja. Ejemplos de activos de proteccion solar adicionales que adn
no han sido aprobados en los EE. UU. pero que estan permitidos en formulaciones vendidas fuera de los EE. UU.
incluyen etilhexil triazona, dioctii butamido triazona, polisiioxano de malonato de bencilideno, acido
tereftalilidendialcanforsulfénico, tetrasulfonato de fenil dibenzimidazol disédico, hexil benzoato de dietilamino
hidroxibenzoilo, benzoato de bis dietilamino hidroxibenzoilo, bis benzoxazoilfenil etilhexilimino triazina, drometrizol
trisiloxano, metilen  bis-benzotriazolil  tetrametilbutilfenol y  bis-etilhexiloxifenol = metoxifeniltriazina, 4-
metilbencilidenoalcanfor y 4-metoxicinnamato de isopentilo. Sin embargo, como la lista de protectores solares
aprobados se esta ampliando, los expertos en la materia reconoceran que la invencion no esta limitada a los
agentes activos de proteccion solar actualmente aprobados para uso humano, sino que es facilmente aplicable a
aquellos que puedan permitirse en el futuro.

En una realizacion de la invencién, el agente activo de proteccion solar comprende una cantidad eficaz de
fotoproteccion de particulas de al menos un pigmento o nanopigmento inorganico, ejemplos no limitativos de los
cuales incluyen dioxido de titanio, 6xido de zinc, 6xido de hierro, 6xido de circonio, 6xido de cerio o mezcla de los
mismos.

Las composiciones se pueden aplicar a la piel como un roce liquido, pero se aplican mas cominmente como un
pulverizador. Sin embargo, las composiciones no se limitan a aquellas composiciones aplicadas a la piel
principalmente como un agente de proteccion solar. Las composiciones también incorporan aquellas formulaciones
en las que el agente activo de proteccion solar es un ingrediente en otra composicion de aplicacion tépica. Algunos
ejemplos no limitativos son el lapiz labial, el maquillaje, el balsamo labial, la sombra de ojos, los tintes para el cabello
y los acondicionadores, o cualquier aplicacion en la que la proteccion solar pueda considerarse beneficiosa.

En ciertas realizaciones, las composiciones pueden almacenarse en recipientes a presion mediante combinacion
con un propelente. Las composiciones asi almacenadas pueden aplicarse abriendo una valvula en el contenedor
que libera el propelente y la composicion, tipicamente en una pulverizacion o neblina. El propulsor usado en la
composicion puede ser cualquier gas adecuado, o una combinacion de gases, que puedan comprimirse o licuarse
dentro de un bote de rociado dispensador, que se expanda o volatilice en forma de vapor o gas tras la exposicion a
la temperatura ambiente y las condiciones de presion para entregar la composicién. en forma de aerosol. Los
propulsores adecuados incluyen hidrocarburos que tienen de 1 a 5 atomos de carbono, que incluyen pero sin
limitacion metano, etano, propano, isopropano, butano, isobutano, buteno, pentano, isopentano, neopentano,
penteno, hidrofluorocarbonos (HFC), clorofluorocarbonos (CFC), nitrogeno, éteres que incluyen dimetil éter, y
cualquiera de sus mezclas. Los expertos en la materia reconocen que en un recipiente cerrado, como una lata de
aluminio o una botella de vidrio, propulsores como el dimetil éter se condensan al estado liquido a temperatura
ambiente. Por lo tanto, la composicion en el recipiente de aerosol es una formulacion liquida que puede contener
propelente disuelto, propelente liquido no disuelto y propelente gaseoso. Todo esto esta bajo presion debido a la
presion de vapor del propelente. En la practica de este aspecto de la presente invencién, el propelente puede estar
presente en una cantidad de hasta aproximadamente 90 por ciento en peso, preferentemente de aproximadamente
2 por ciento en peso a aproximadamente 50 por ciento en peso, y mas preferentemente de aproximadamente 5 por
ciento en peso a aproximadamente 40 por ciento en peso, mas preferentemente a aproximadamente el 30 por ciento
en peso, basado en el peso total de la composicion de aerosol.

Las composiciones pueden contener una amplia gama de componentes opcionales adicionales a los que se hace
referencia en el presente documento como "componentes cosméticos"”, pero que también pueden incluir
componentes generalmente conocidos como agentes farmacéuticamente activos. EI CTFA Cosmetic Ingredient
Handbook, Séptima edicion, 1997 y la Octava edicion, 2000, que se incorpora en el presente documento como
referencia en su totalidad, describe una amplia variedad de ingredientes cosméticos y farmacéuticos cominmente
utilizados en composiciones para el cuidado de la piel, que son adecuados para uso en las composiciones de la
presente invencion. Ejemplos de estas clases funcionales desveladas en esta referencia incluyen: absorbentes,
abrasivos, agentes antiaglomerantes, agentes antiespumantes, antioxidantes, aglutinantes, aditivos bioldgicos,
agentes tamponantes, agentes de carga, agentes quelantes, aditivos quimicos, colorantes, astringentes cosméticos,
biocidas cosmeéticos, desnaturalizantes, farmacos astringentes, analgésicos externos, formadores de pelicula,
componentes de fragancia, humectantes, agentes opacificantes, ajustantes de pH, plastificantes, agentes reductores,
agentes blanqueadores de la piel, agentes acondicionadores de la piel (emolientes, humectantes, miscelaneo y
oclusivo), protectores de la piel, disolventes, refuerzos de espuma, hidrotropos, agentes solubilizantes, agentes de
suspension (no tensioactivo), agentes de proteccion solar, absorbentes de luz ultravioleta, refuerzos de SPF,
agentes impermeabilizantes y agentes que aumentan la viscosidad (acuosos y no acuosos).
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Las composiciones también pueden incluir materiales que también aumentan el SPF de la composicion final
mediante mecanismos tales como dispersion y dispersion de la radiacion UV. Tales materiales se denominan en el
presente documento "agentes dispersantes de radiacion UV" y comprenden materiales que exhiben actividad
absorbente de UV o que no muestran actividad absorbente de UV. Un ejemplo de tales agentes dispersadores de
radiacion UV incluyen materiales poliméricos, como el producto conocido como Sun Spheres ™ (Rohm and Haas;
Filadelfia, PA), que se describen por su fabricante como esferas de copolimero de estireno/acrilato huecas
fabricadas mediante polimerizaciéon en emulsion. Se dice que las esferas de polimero elevan los valores de SPF a
través de la region UVA y UVB dispersando y/o dispersando la radiacion UV incidente a lo largo de la pelicula de
protector solar presente en una superficie, como la piel humana. Se entiende que las esferas causan que la
radiacion UV penetre en la piel redirigiendo la radiacion hacia los activos de pantalla solar absorbentes de luz UV en
la formulacién de la pantalla solar, donde la radiacién reacciona con las moléculas activas de la pantalla solar y la
energia se disipa en forma de calor. Como se usa en el presente documento, los términos "esferas" o "agentes
dispersantes” no estan limitados por la composicién o la forma quimica, sino que comprenden cualquier agente que
produzca el efecto de alargar la trayectoria de la radiacion UV incidente, aumentando la probabilidad estadistica de
que la radiacion se ponga en contacto con una molécula activa de filtro solar, es decir, un agente activo absorbente
de UV. Estos materiales también pueden incluir materiales absorbentes de UV que también exhiben propiedades de
dispersion tales como ZnO (los ejemplos incluyen productos Z-Cote™ disponibles en BASF), TiO» (los ejemplos
incluyen los productos de Sola veil™ disponibles de Unigema (New Castle, DE, Estados Unidos)), compuestos, tales
como metilen bis-benzotriazolil tetrametilbutilfenol, ("Tinosorb™ M" disponible de Ciba Specialty Chemicals, Inc.
(Basilea, Suiza). Los agentes dispersantes de la radiacion UV estan tipicamente presentes en la formulacién en
cantidades de hasta aproximadamente el 25 % en peso. Ciertas formas de realizacion de ejemplo pueden
comprender hasta aproximadamente el 10 % en peso, preferentemente en intervalos de aproximadamente el 0,5 %
a aproximadamente el 7,0 % en peso, en intervalos particularmente preferidos del 3 % a aproximadamente el 5 % en
peso.

Como se usa en el presente documento, las expresiones "agente de bronceado sin sol" o "composiciones de
autobronceado" se refieren a composiciones que, cuando se aplican a la piel humana, le confieren un aspecto
similar al que se obtiene al exponer la piel a la luz solar natural o artificial. Ejemplos de agentes activos de
bronceado sin sol se describen en las patentes de EE. UU. n.° 6.482.397, 6.261.541 y 6.231.837. Tales
composiciones de bronceado sin sol comprenden tipicamente, ademas de una cantidad efectiva de bronceado
artificial de un agente de auto bronceado, cantidades efectivas de un agente colorante de composicion y un vehiculo
cosméticamente aceptable adaptado para aplicacion tépica a la piel humana. Los agentes de autobronceado
también pueden incluir aquellas composiciones generalmente aceptadas en la técnica para aplicacion a la piel
humana, y que, cuando se aplican, reaccionan con aminodacidos para formar productos pigmentados. Tales
reacciones dan a la piel un aspecto marrén similar al color obtenido al exponerla a la luz solar durante periodos de
tiempo suficientes para broncear la piel. Agentes de autobronceado adecuados incluyen, sin limitacion, alfa-hidroxi
aldehidos y cetonas, gliceraldehido y alcoholes aldehidos relacionados, diversos indoles, imidazoles y derivados de
los mismos, y diversos agentes de pigmentacion aprobados. Actualmente se prefieren en el presente documento
como agentes de autobronceado los alfa-hidroxi aldehidos y cetonas. Lo mas preferentemente, el agente de
autobronceado es dihidroxiacetona ("DHA"). Otros agentes adecuados de autobronceado incluyen, sin limitacion,
metil glioxal, glicerol aldehido, eritrulosa, alloxan, 2,3-dihidroxisuccindialdehido, 2,3-dimetoxisuccindialdehido, 2-
amino-3-hidroxi-succindialdehido y 2-bencilamino-3-hidroxisuccindialdehido.

Un emoliente es una sustancia oleaginosa o aceitosa que ayuda a suavizar y suavizar la piel, y también puede
reducir su rugosidad, agrietamiento o irritacién. Los emolientes adecuados tipicos incluyen aceite mineral que tiene
una viscosidad en el intervalo de 50 a 500 centipoises (cps), aceite de lanolina, aceite de coco, manteca de cacao,
aceite de oliva, aceite de almendra, aceite de nuez de macadamia, extractos de aloe como la lipoquinona aloe vera,
aceites de jojoba sintéticos, aceites naturales de sonora jojoba, aceite de cartamo, aceite de maiz, lanolina liquida,
aceite de semilla de algodon, aceite de semilla de uva, aceite de almendras dulces y aceite de cacahuete.
Preferentemente, el emoliente es un cocoglicérido, que es una mezcla de mono, di y triglicéridos de aceite de cacao,
que se vende bajo el nombre comercial de Myritol 331 de Henkel KGaA, o éter de dicaprililo disponible bajo el
nombre comercial Cetiol OE de Henkel KGaA o benzoato de alquilo C1,-C15 se vende con el nombre comercial
Finsolv. TN de Finetex. Pueden estar presentes uno o mas emolientes que varian en cantidades desde
aproximadamente 1 por ciento a aproximadamente 10 por ciento en peso, de manera preferente de
aproximadamente el 5 por ciento en peso. Otro emoliente adecuado es DC 200 Fluid 350, un fluido de silicona,
disponible de Dow Corning Corp.

Otros emolientes adecuados incluyen escualano, aceite de ricino, polibuteno, aceite de almendra dulce, aceite de
aguacate, aceite de caldfilo, aceite de ricino, acetato de vitamina E, aceite de oliva, aceites de silicona tales como
dimetilopolisiloxano y ciclometicona, alcohol linolénico, alcohol oleilico, el aceite de germen de cereales como el
aceite de germen de trigo, palmitato de isopropilo, palmitato de octilo, miristato de isopropilo, estearato de
hexadecilo, estearato de butilo, oleato de decilo, acetil glicéridos, los octanoatos y benzoatos de los alcoholes (C12 -
C1s), los octanoatos y decanoatos de alcoholes y polialcoholes como los de glicol y glicerilo, ésteres de ricinoleatos,
tales como adipato de isopropilo, hexil laurato y dodecanoato de octilo, maleato de dicaprililo, aceite vegetal
hidrogenado, feniltrimeticona, aceite de jojoba y extracto de aloe vera.
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Pueden usarse otros emolientes adecuados que son sélidos o semisdlidos a temperatura ambiente. Tales
emolientes cosmeéticos solidos o semisolidos incluyen dilaurato de glicerilo, lanolina hidrogenada, lanolina hidroxilada,
lanolina acetilada, vaselina, lanolato de isopropilo, miristato de butilo, miristato de cetilo, miristato de miristilo, lactato
de miristilo, alcohol cetilico, alcohol de isostearilo y lanolato de isocetilo. Uno o mas emolientes pueden incluirse
opcionalmente en la formulacién.

Un humectante es un agente humectante que promueve la retencion de agua debido a sus propiedades
higroscopicas. Los humectantes adecuados incluyen glicerina, glicoles poliméricos tales como polietilenglicol y
polipropilenglicol, manitol y sorbitol. Preferentemente, el humectante es sorbitol, USP al 70 % o polietilenglicol 400,
NF. Uno o mas humectantes pueden incluirse opcionalmente en la formulacién en cantidades de aproximadamente
el 1 por ciento a aproximadamente el 10 por ciento en peso, de manera preferente aproximadamente el 5 por ciento
€en peso.

Un modificador de sensacion de sequedad es un agente que, cuando se agrega a una emulsion, imparte una
"sensacion de sequedad" a la piel cuando se seca la emulsion. Los modificadores del tacto seco pueden incluir talco,
caolin, tiza, 6xido de zinc, fluidos de silicona, sales inorganicas como sulfato de bario, silice tratada en la superficie,
silice precipitada, silice ahumada tal como un Aerosil disponible en Degussa Inc. de Nueva York, N.Y. Estados
Unidos. Otro modificador de la sensacion de sequedad es un almidon de glicerilo reticulado con epiclorhidrina del
tipo que se describe en la patente de EE.UU. n.° 6.488.916.

Puede ser ventajoso incorporar agentes espesantes adicionales, tal como, por ejemplo, diversos carbopoles
disponibles de Noveon Co. Son particularmente preferidos aquellos agentes que no alterarian la estructura laminar
en la formulacién del producto final, tales como agentes espesantes no idnicos. La seleccidon de agentes espesantes
adicionales esta bien dentro de la habilidad de un experto en la materia.

También pueden afiadirse sustancias naturales o sintéticas adicionales a las composiciones para proteger o retrasar
su deterioro debido a la accion del oxigeno en el aire (oxidacion). También pueden reducir las reacciones de
oxidacion en el tejido de la piel. Tales sustancias evitan el deterioro oxidativo que puede conducir a la generacién de
productos de reaccion de pardeamiento rancio y no enzimatico. Las sustancias adecuadas tipicas incluyen propilo,
ésteres octilicos y dodecilicos del acido galico, hidroxianisol butilado (BHA, generalmente adquirido como una
mezcla de orto y meta isdbmeros), hidroxitolueno butilado (BHT), extracto de té verde, acido Urico, cisteina, piruvato,
acido nordihidroguaiarético, Vitamina A, Vitamina E y Vitamina C y sus derivados. Una o mas de tales sustancias
pueden incluirse opcionalmente en la composicién en una cantidad que oscila entre aproximadamente 0,001 y
aproximadamente 5 por ciento en peso, de manera preferente de aproximadamente el 0,01 a aproximadamente el
0,5 por ciento. Los agentes quelantes son sustancias que se usan para quelar o unir iones metalicos, como en el
caso de una estructura de anillo heterociclico, de modo que el ion se mantiene mediante enlaces quimicos de cada
uno de los anillos participantes. Los agentes quelantes adecuados incluyen acido etilen diaminotetraacético (EDTA),
EDTA disédico, edetato calcico disédico, EDTA trisédico, albumina, transferina, desferoxamina, desferal, mesilato de
desferoxamina, EDTA tetrasddico y EDTA dipotasico o combinaciones de cualquiera de estos.

Las fragancias son sustancias aromaticas que pueden impartir un aroma estéticamente agradable a la composicion
de proteccion solar. Las fragancias tipicas incluyen materiales aromaticos extraidos de fuentes botanicas (es decir,
pétalos de rosa, flores de gardenia, flores de jazmin, etc.) que se pueden usar solas o en cualquier combinacion
para crear aceites esenciales. Como alternativa, los extractos alcohdlicos pueden prepararse para fragancias de
composicion. Sin embargo, debido a los costos relativamente altos de obtener fragancias a partir de sustancias
naturales, la tendencia moderna es usar fragancias preparadas sintéticamente, particularmente en productos de alto
volumen. Una o mas fragancias pueden incluirse opcionalmente en la composicion de filtro solar en una cantidad
que varia de aproximadamente el 0,001 a aproximadamente el 5 por ciento en peso, de manera preferente de
aproximadamente el 0,01 a aproximadamente el 0,5 por ciento en peso. También pueden usarse conservantes
adicionales si se desea e incluyen composiciones conservantes bien conocidas tales como alcohol bencilico, alcohol
feniletilico y acido benzoico, diazolidinilo, urea, clorfenesina, yodopropinilo y carbamato de butilo, entre otros. Las
composiciones pueden comprender ademas agentes activos protectores de la piel. Los ejemplos adecuados
incluyen (con intervalos de porcentaje en peso preferidos), Alantoina (0,5 a 2 por ciento); Gel de hidroxido de
aluminio (0,15 a 5 por ciento); Calamina (1 a 25 por ciento); Manteca de cacao (mas de 50); Aceite de higado de
bacalao (5 a 14 por ciento); Avena coloidal; Dimeticona (1 a 30 por ciento); Glicerina (20 a 45 por ciento); Grasa dura
(mas de 50); Caolina (4 a 20 por ciento); Lanolina (12.5 a 50 por ciento); Aceite mineral (superior al 50 por ciento);
Vaselina (mas del 30 por ciento); Bicarbonato sédico; Almidon tépico (10 a 98 por ciento); Vaselina blanca (mas del
30 por ciento); Acetato de zinc (0.1 a 2 por ciento); Carbonato de zinc (0.2 a 2 por ciento); y éxido de zinc (1 a 25 por
ciento).

Las composiciones pueden incluir ademas componentes repelentes de insectos. El agente activo repelente de
insectos mas utilizado para productos de cuidado personal es N,N-dietil-m-toluamida, con frecuencia llamado
"DEET" y disponible en forma de un concentrado que contiene al menos aproximadamente el 95 por ciento de DEET.
Otros repelentes quimicos sintéticos incluyen etilbutilacetilaminopropionato (también conocido como IR 3535), ftalato
de dimetilo, etil hexanodiol, indalona, di-n-propilisocincoronato, biciclohepteno, dicarboximida y tetrahidrofuraldehido.
Ciertos materiales derivados de plantas también tienen actividad repelente de insectos, incluido el aceite de citronela
y otras fuentes de citronela (incluido el aceite de hierba de limén), limoneno, aceite de romero y aceite de eucalipto.
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La eleccién de un repelente de insectos para su incorporacion a la emulsién de proteccién solar sera frecuentemente
influenciada por el olor del repelente. La cantidad de agente repelente usado dependera de la eleccion del agente;
DEET es util en altas concentraciones, tal como hasta aproximadamente el 15 por ciento o mas, mientras que
algunas de las sustancias derivadas de las plantas se usan tipicamente en cantidades mucho mas bajas, tal como el
0,1 por ciento o menos. La aplicacion tépica de las composiciones descritas en el presente documento al cabello o la
piel de un ser humano proporcionara una proteccion mejorada contra los efectos perjudiciales de la radiacion
ultravioleta (UVR). Por lo tanto, el sujeto proporciona ademas un procedimiento para proteger la piel y/o el cabello
humano contra los efectos nocivos de la radiacién solar, mas particularmente UVR, procedimiento que comprende
aplicar topicamente una cantidad eficaz de las composiciones como se describe en el presente documento. Un
resultado estéticamente beneficioso de la exposicion de la piel a UVR (es decir, longitudes de onda de radiacion de
luz de 280 nm a 400 nm) es la promocion del bronceado de la epidermis humana. Otro beneficio de la exposicion al
sol proviene de la producciéon de vitamina D dentro de la piel. La UVR se divide tipicamente en regiones UV-A
(longitudes de onda de luz de 320 a 400 nm) y UV-B (longitudes de onda que van de 280 a 320 nm). En general, se
considera que la sobreexposicion a la radiaciéon UV-B conduce a quemaduras de la piel y eritema. Ademas, la
sobreexposicion a la radiacion UV-A puede causar una pérdida de elasticidad de la piel y la aparicion de arrugas, lo
que promueve el envejecimiento prematuro de la piel. Tal irradiacion promueve la activacion de la reaccion
eritematica o amplifica esta reaccion en ciertos individuos e incluso puede ser la fuente de reacciones fototdxicas o
fotoalérgicas. Se cree cada vez mas que la sobreexposicion a los rayos UV-A también puede conducir a un
melanoma. Por lo tanto, la aplicacion de las composiciones a la piel y/o el cabello de un individuo proporcionara una
fotoproteccion UVR mejorada (UV-A y/o UV-B) de la piel y/o el cabello del individuo.

Las composiciones que contienen protector solar estan destinadas a proporcionar una calificacion de factor de
proteccion solar (SPF) de al menos 2, con realizaciones preferibles adicionales que tienen un factor de proteccion
solar de al menos 5, en otra realizacion al menos 10, en otra realizacion al menos 15, en otra realizacion al menos
20, en ofra realizacion al menos 25, en otra realizacion al menos 30, en otra realizacion al menos 35, en otra
realizacion al menos 40, en otra realizacion al menos 45, en otra realizacion al menos 50, en otra realizacién al
menos 55, en otra realizacién al menos 60, en otra realizacion al menos 65, en otra realizacion al menos 70, en otra
realizacion al menos 75, en otra realizacion al menos 80, en otra realizacion al menos 85, en otra realizacion al
menos 90, ofra realizacion al menos 95 y en otra realizacion al menos 100. Las composiciones que contienen
protector solar también estan destinadas a proporcionar "clasificaciones de estrellas" de la FDA-UV de los EE. UU.
de al menos una estrella, al menos dos estrellas, al menos tres estrellas y hasta cuatro estrellas. Como se
demuestra en el presente documento, al neutralizar los grupos acidos del polimero formador de pelicula, se puede
obtener un aumento de SPF mientras se mantiene la cantidad de carga de agente activo de proteccion solar en la
composicion. Por lo tanto, en una realizacion de ejemplo, para dos composiciones que contienen cantidades iguales
de agentes activos de proteccién solar, el SPF para la composicion que contiene el agente formador de pelicula
parcial o totalmente neutralizado puede ser mayor que 125 por ciento de la composicidon que contiene agentes
formadores de pelicula no neutralizados. En realizaciones de ejemplo alternativas, el SPF para la composicion que
contiene el agente formador de pelicula parcial o totalmente neutralizado puede ser mayor que el 150 por ciento de
la formulaciéon no neutralizada, mayor que el 200 por ciento de la formulacién no neutralizada, o mayor que el 300
por ciento de la formulacién no neutralizada. De forma alternativa, un SPF mayor que el 125 por ciento de SPF no
neutralizado es equivalente a decir que el SPF para una composicién que contiene el polimero parcial o totalmente
neutralizado es mayor que 1,25 veces el que se lograria usando una formulacién no neutralizada.

La invencion se describira adicionalmente por medio de los siguientes ejemplos, que no pretenden limitar la
invencion, como se define en las reivindicaciones adjuntas, de ninguna manera.

Ejemplo 1 - Composicion de proteccion solar

Se prepard una composicion de protector solar que contenia agentes neutralizantes de amina y polimero formador
de pelicula de la siguiente manera. A un vaso de precipitados de 250 ml se le afiadieron 3,0 g de Avobenzona,, 5,0 g
de Octisalato, 6,0 g de Oxibenzona, 15,0 g de Homosalato y 1.0 g de Glicerina a una soluciéon en agitacion que
contenia 0,51 g de Dimetilstearilamina y 3,0 g de Dermacril 79 (un copolimero de acrilato que contiene acido acrilico
al 14 %, disponible de National Starch and Chemical Co. Bridgeagua, Nueva Jersey) en 66,49 g de Etanol. La
composicion se agitd hasta que todos los componentes se disolvieron. Se pueden calentar ligeramente
composiciones similares para ayudar en la disolucion.

Ejemplo 2 - Evaluacion del efecto de la neutralizacion en SPF de formulaciones de proteccion solar

Las composiciones de protector solar se prepararon como se ha descrito anteriormente con niveles y tipos variables
de agentes neutralizantes de amina. Todas las composiciones en este ejemplo contenian Avobenzona (3,0 g),
Salicilato de octilo (5,0 g), Oxibenzona (6,0 g), Homosalato (15,0 g), glicerina (1,0 g) y Dermacril 79 (3,0 g) mas
etanol para llevar el peso a 100 gramos.

Todas las mediciones de SPF se realizaron usando placas de poli(metacrilato de metilo) (PMMA) (Schonberg GMBH
& Co KG., 22457 Hamburgo-Schnelsen, Alemania) como sustrato al que se aplicaron las férmulas de protector solar.
Las formulaciones de prueba se aplicaron a los sustratos a 1 mg/cm? y se dejaron secar durante 20 minutos. Una
placa de PMMA tratada con glicerina a 1 mg/cm? sirvié como referencia y blanco. El SPF in vitro de cada formula se
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determiné usando un analizador Optometrics SPF 290S (Optometrics LLC, Ayer, MA; EE. UU.) equipado con una
etapa de muestreo X-Y controlada por ordenador y funcionando de acuerdo con las instrucciones del fabricante. Se
obtuvieron un total de 12 valores de SPF in vitro para cada férmula utilizando una posicién diferente, no superpuesta,
en cada sustrato montado. Todos los valores de SPF indicados son el promedio de 12 valores medidos para cada
formulacion.

Los resultados se muestran en la Tabla 2.

Tabla 2
SPF en funcion de la neutralizacion.
Muestra EtOH al 25 % / T:::ltiann:l Dirnetil etearil Porcentaje de neutraliza'c'ién SP_F in-
KOH (gramos) (gramos) amina (gramos) de grupos acido carboxilico vitro
1 0 0 0 0 31
2 0,38 10 27
3 0,95 25 33
4 1,90 50 28
5 0,10 10 37
6 0,25 25 14
7 0,50 50 21
8 0,20 10 51
9 0,51 25 56
10 1,01 50 141

Los resultados en la Tabla 2 muestran la mejora significativa en el SPF in vitro medido con tan solo un 10 por ciento
de neutralizacion del polimero formador de pelicula (muestra 8) y que es posible alcanzar niveles mas altos de
protecciones con una mayor neutralizaciéon (muestra 9 y 10). No se encuentran resultados similares con otros
agentes neutralizantes comunes que no poseen los grupos de cadena larga.

Ejemplo 3 - Diversas aminas usadas para refuerzo de SPF

Los protectores solares se prepararon como se describe en el ejemplo 2 y se neutralizaron con la amina indicada
para neutralizar el 25 por ciento de los grupos de acido carboxilico en el Dermacril 79. Las formulaciones de prueba
se aplicaron al sustrato de PMMA a 2 mg/cm?. Los resultados se muestran en la Tabla 3

Tabla 3
Muestran.® Amina SPF
11 Propilamina 45
12 Butilamina 53
13 Hexilamina 82
14 Octilamina 102
15 Decilamina 93
16 Dodecilamina 76
17 Dietilamina 63
18 Dihexilamina 81
19 Trietilamina 54
20 Tributilamina 25
21 Dimetilaminopropilcocamida 69
22 Cocamina 83
23 Dimetilcocamina 52
24 Dimetilstearilamina 65
25 Soyamina 64
26 Dimetilsoyamina 63
27 Dimetilerucilamina 83
28 Dimetilbehenilamina 62
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29 PEG-15 Cocamina 56
30 PEG-15 Soyamina 63
31 PEG-2 Behenilamina 71
32 Jeffamina M-1000 57
33 Jeffamina M-2070 34
34 Control sin neutralizador 39

La muestra 34 representa el control sin neutralizacién. Estos experimentos muestran que, aunque las composiciones
que contienen ciertas aminas no demuestran un aumento sustancial de SPF, las composiciones que contienen
ejemplos de una amplia variedad de aminas proporcionan un gran aumento de SPF sobre el control.

Ejemplo 4 - Ensayos in Vivo de SPF y muy resistentes al agua

Se prepararon tres formulaciones de proteccion solar y se probaron su eficacia en un ensayo SPF humano y en un
ensayo muy resistente al agua (FDA Final Monograph Protocol 7.22). Las tres formulaciones son las Muestras 1, 9y
10 de la Tabla 2 anterior. Las tres formulaciones eran composiciones a base de etanol que contenian, Avobenzona
al 3 %, Salicilato de octilo al 5 %, Oxibenzona al 6 %, Homosalato al 15 %, glicerina al 1,0 %, Dermacril 79 al 3 %
(todos los porcentajes en peso de formulacion final). Las tres formulaciones diferian con respecto al porcentaje de
neutralizacion de los grupos de acido carboxilico del agente formador de pelicula. La muestra 1 tuvo una
neutralizacion del 0 %, la muestra 9 tuvo una neutralizacion del 25 % y la muestra 10 tuvo una neutralizacion del
50 %. El agente neutralizante de amina usado para las muestras 9 y 10 fue dimetilestearilamina, que se afadi6é en
una cantidad para lograr el nivel de neutralizaciéon deseado.

La prueba de SPF en cada muestra se realizd (de acuerdo con el Protocolo 7.22) midiendo primero el SPF promedio
antes de la inmersion (estatica), realizando el procedimiento de inmersion, y después una segunda medicion de
inmersion para calcular el SPF promedio muy resistente al agua. Se evaluaron cinco sujetos para cada muestra. Los
resultados se muestran en la tabla 4.

Tabla 4
Muestra Avg SPF preinmersion Avg SPF posinmersion
1 31,8 29,2
9 56,5 55,8
10 78,3 78,3*

* N = 4 para Muestra 10 posinmersion. Uno de los cinco sujetos mostré eritema en todos los subsitios a los
que se aplicé la composicion de prueba después de la inmersiébn en agua. De acuerdo con los
procedimientos convencionales, este tema no se uso6 para calcular el valor promedio de SPF posterior a la
inmersion para la muestra 10.

Los datos en la Tabla 4 prueban que las composiciones proporcionan un SPF in vivo sustancialmente aumentado en
base a la presencia del agente formador de pelicula neutralizado con amina y las formulaciones soportadas en las
pruebas de ensayo de resistencia al agua. La muestra 9 (que comprendia un 25 % de neutralizacion) mostré un SPF
de 178 % (preinmersion) y 191 % (posinmersion) del SPF de la muestra 1. La muestra 10 (que comprendia un 50 %
de neutralizacion) mostré un SPF de 246 % (preinmersion) y un SPF de 268 % (posinmersion) del SPF de la
muestra 1. Los datos demuestran que las composiciones de la invencion son composiciones de pantalla solar muy
resistentes al agua basadas en las diferencias insignificantes entre los valores de SPF antes y después de la
inmersion.
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REIVINDICACIONES

1. Un procedimiento para aumentar el SPF para una composicion anhidra que comprende al menos un agente activo
de proteccion solar y al menos un polimero formador de pelicula, en el que el polimero formador de pelicula
comprende una pluralidad de grupos acidos, el procedimiento comprende afiadir un agente neutralizante basado en
amina a la composicién en una cantidad eficaz para neutralizar al menos una porcién de los grupos acidos en dicho
polimero formador de pelicula, en el que el polimero formador de pelicula esta presente en una cantidad superior al
1 % en peso de la composicion final;

y dicho agente neutralizante a base de amina es:

CH,—— CH,—— 0 Rg

Rg— N,

CH;™CH,——O0—TRy
- Yy

en el que Rs es un grupo alquilo, alquenilo, alquinilo, arilo, aralquenilo o aralquinilo de cadena lineal, ramificada o
ciclica, de C, a aproximadamente Css ¥ Rg se selecciona entre H o CHs, o un grupo alquilo, alquenilo, alquinilo, arilo,
aralquilo, aralquenilo o aralquinilo de cadena lineal, ramificada o ciclica de C, a Css, ¥ en el que x e y son
independientemente de 0 a 100; o que tiene la estructura:

Ryq

‘ N
R N R
10 H/H/ 12
n

en la que Ry, R11, y R12 se seleccionan independientemente entre H, CHs o un grupo alquilo, alquenilo, alquinilo,
arilo, aralquilo, aralquenilo o aralquinilo de cadena lineal, ramificada o ciclica de C, a aproximadamente Css, y €n
el que nes de 0 a 100;

0 se selecciona entre alquilaminas; alquenilaminas; dialquilaminas; dialquenilaminas; dimetilalquilaminas, en el
que alquilo es estearilo o cocoilo; metildialquilaminas, en el que el alquilo es estearilo o hexadecilo; y
dimetilalquenilaminas, en el que el alquenilo es oleico, linoleico o linolenico;

en el que al menos el 10 % de los grupos acidos del polimero que forma peliculas se neutralizan mediante el
agente de neutralizaciéon basado en amina.

2. El procedimiento de la reivindicacion 1, en el que el polimero formador de pelicula esta presente en una cantidad
de mas del 1 % al 10 % en peso de la composicion final.

3. El procedimiento de la reivindicacion 1, en el que el polimero formador de pelicula esta presente en una cantidad
de mas del 1 % al 5 % en peso de la composicion final.

4. El procedimiento de la reivindicacion 1, en el que el polimero formador de pelicula esta presente en una cantidad
de mas del 1 % al 3 % en peso de la composicion final.

5. El procedimiento de la reivindicacion 1, en el que al menos el 25 % de los grupos acidos del polimero que forma
peliculas se neutralizan mediante el agente de neutralizacion basado en amina.

6. El procedimiento de la reivindicacion 1, en el que al menos el 50 % de los grupos acidos del polimero que forma
peliculas se neutralizan mediante el agente de neutralizacion basado en amina.

7. El procedimiento de la reivindicacion 1, en el que dichos grupos acidos en el polimero formador de pelicula
comprenden grupos de acido carboxilico, grupos de acido sulfénico, grupos de acido fosférico o una combinacién de
los mismos.

8. El procedimiento de la reivindicacion 1, en el que el agente neutralizante a base de amina es dimetilestearilamina.

9. El procedimiento de la reivindicacion 1, en el que el agente neutralizante basado en amina se selecciona entre:
metil dicocamina, dimetil soyamina, dimetil cocamina, PEG-2 soyamina, PEG-2 cocamina, PEG-5 soyamina, PEG-5
cocamina, PEG-15 soyamina y PEG-15 cocamina.

10. El procedimiento de la reivindicacién 1, en el que el polimero formador de pelicula es un copolimero de
acrilatos/octilacrilamida.
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