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DESCRIPCION
Tratamiento tépico del hirsutismo

La presente invencion se refiere a composiciones dermatolégicas disefiadas para inhibir el crecimiento de vello no
deseado; en particular, en los rostros de mujeres.

Técnica antecedente

El "hirsutismo" se define como el crecimiento de vello en partes del cuerpo femenino en las que normalmente esta
ausente. Dicha afeccion puede tener varias causas que, ademas de las predisposiciones genéticas, incluyen
tumores endocrinos, sindrome de ovario poliquistico, hiperplasia suprarrenal congénita y el uso de medicamentos
como corticosteroides, progestagenos, minoxidil, diazéxido y fenitoina.

Las mujeres que padecen este problema, que implica problemas estéticos y psicolégicos obvios, utilizan
principalmente procedimientos de depilacion convencionales, tales como ceras depilatorias calientes o frias,
cremas blanqueadoras, cremas depilatorias, remocién mecanica por afeitado o roscado, y tratamientos con laser.
Dichos procedimientos obviamente se deben repetir a intervalos variables y no resuelven el problema de forma
permanente.

Se han propuesto también remedios farmacolégicos basados en inhibidores de 5-alfa-reductasa, ornitina
descarboxilasa, S-adenosilmetionina descarboxilasa, gamma-glutamil transpeptidasa y transglutaminasa.
Consulte, en particular, los documentos US 4.885.289, US 4.720.489, US 5.095.007, US 5.096.911 y US 5.132.293.

El documento US 5648394 divulga una formulacion en crema de un inhibidor de la ornitina descarboxilasa, alfa-
difluoroornitina o eflornitina, que se usa actualmente, bajo el nombre comercial Vaniqa®, para el tratamiento del
hirsutismo.

Otras formulaciones de eflornitina se describen en los documentos US 2003/0523973 y WO 2007/031950.

Aunque es eficaz, la eflornitina presenta algunos inconvenientes asociados con su alto costo y las dificultades de
formulacion, que se ilustran, por ejemplo, en el documento US 2003/0523973.

También debe tenerse en cuenta que la eflornitina, propuesta previamente para el tratamiento de tumores cutaneos
y queratosis actinica, es un medicamento bastante potente y puede requerir la prescripcion de un médico.

Por consiguiente, existe la necesidad de formulaciones que inhiban el crecimiento superfluo del vello que contienen
ingredientes activos baratos formulados facilmente sin necesidad de usar excipientes especiales o promotores de
absorcion, y que sean seguros de usar, y que tengan poco o ningun riesgo de efectos secundarios.

Descripcion de la invenciéon

Se ha encontrado ahora que la capriloil glicina, un lipoaminoacido usado convencionalmente en diversas
composiciones cosméticas por sus propiedades antimicrobianas y de regulacion del pH, combate eficazmente el
hirsutismo cuando se aplica topicamente.

Por lo tanto, la presente invencion se refiere a composiciones tdpicas para el tratamiento del hirsutismo que
comprenden capriloil glicina como ingrediente activo, mezclado con vehiculos dermatolégicamente aceptables.

La invencion también se refiere al uso cosmético de capriloil glicina para inhibir el crecimiento de vello en el cuerpo,
especialmente en la cara.

Las formulaciones de acuerdo con la invencién pueden tomar cualquier forma adecuada para administracion
topica, tal como gel, crema, espuma, pomada, locién, aerosol o liquido.

La capriloil glicina esta usualmente presente en las formulaciones de acuerdo con la invencidon en concentraciones
que varian del 1 al 20% en peso, y preferentemente del 2,5 al 15% en peso.

La eficacia de las formulaciones puede incrementarse adicionalmente agregando otros ingredientes activos,
preferentemente seleccionados de extractos de Curcuma longa, extractos de soja en general y extractos de
Gymnema sylvestre.

Las concentraciones de dichos extractos pueden variar del 0,1 al 5% en peso para Curcuma longa, del 1 al 20%

en peso para extractos de soja y del 1 al 10% en peso para extractos de Gymnema sylvestre. Las formulaciones
contendran preferentemente extractos de soja en porcentajes que varian de 5 a 15% en peso.
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Los vehiculos dermatolégicos adecuados incluyen emulsiones de aceite en agua o de agua en aceite, agentes
espesantes, agentes antiespumantes, emulsionantes, tensioactivos, perfumes, éteres de polietilenglicol de
alcoholes alquilicos y copolimeros de 6xido de etileno/6xido de propileno.

Si se desea, también se pueden agregar otros inhibidores de la ornitina descarboxilasa, inhibidores de la S-
adenosilmetionina descarboxilasa, inhibidores de la gamma-glutamil transpeptidasa o inhibidores de la
transglutaminasa a las formulaciones. Por ejemplo, las formulaciones pueden incluir eflornitina, opcionalmente en
concentraciones mas bajas que las utilizadas hasta la fecha y actualmente comercializadas. Sin embargo, la
presencia de eflornitina no es necesaria para producir los efectos contra el hirsutismo debido a la capriloil glicina,
que ha demostrado ser completamente eficaz incluso cuando no se combina con otros ingredientes activos.

Dichos efectos se deben probablemente a propiedades que implican la inhibicion de la enzima ornitina
descarboxilasa. Sin embargo, la utilidad de la invencion no depende en modo alguno de la verificacién de dicho
mecanismo de accion hipotético.

La invencion se ilustra con mayor detalle en los ejemplos a continuacion.
Ejemplo 1

agua purificada 49,7%
lipacida 5% (capriloil glicina)
propilenglicol 33%

sepigel 3%
ciclopentasiloxano 4%

propil parabeno 0,1%

metil parabeno 0,1%

hidrato de sodio a pH de 5/5,5
extractos de soja titulados 5%

Ejemplo 2

lipacida 10% (capriloil glicina)
propilenglicol 30%

sepigel 3%
ciclopentasiloxano 4%

propil parabeno 0,1%

metil parabeno 0,1%

hidrato de sodio a pH de 5/5,5
extractos de soja titulados 5%
agua c.s.

Ejemplo 3

Lipacida C8G (capriloil glicina) 4%

Palmatina soportada en microperlas de nylon de 5 micrémetros y suspendida en un vehiculo aceitoso
(Depiline®) 2%

Isoflavonas de soja 1,5%

Vitamina PP 1,5%

Ejemplo 4

La capacidad de la capriloil glicina para inhibir el crecimiento de vello superfluo se evalué mediante el procedimiento
Trichoscan® (http://trichoscan.com/pages/english/professional-info/reference-values.php). Una crema de capriloil
glicina al 10% mostroé tener una eficacia comparable a la de eflornitina, como se reporta en Eur. J Dermatol 2008;
18(1):65-70.
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REIVINDICACIONES

Capriloil glicina para su uso en la inhibicién del crecimiento de vello en el cuerpo en el tratamiento del
hirsutismo.

Capriloil glicina para su uso de acuerdo con la reivindicacion 1 para inhibir el crecimiento de vello en la cara.

Capriloil glicina para su uso de acuerdo con la reivindicacion 1 o 2 en combinacién con uno o mas ingredientes
activos seleccionados de extractos de Curcuma longa, soja, Gymnema sylvestre, eflornitina.

Capriloil glicina para su uso de acuerdo con la reivindicacién 3 en combinacion con extractos de soja.

Capriloil glicina para uso de acuerdo con una cualquiera de las reivindicaciones 1-4 administrada topicamente
en concentraciones de 1 a 20% en peso.
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