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(57)【要約】
【課題】一般に、紫外放射線の有害な影響（特に、太陽放射線の影響）に対して保護する
ための、皮膚への塗布のための組成物を提供すること。
【解決手段】遮光組成物中のアボベンゾンの光安定性が、アントラニル酸メンチルを使用
して、光分解に対して安定化される。本発明の１つの例示的な実施形態は、アボベンゾン
およびアントラニル酸メンチルを含有する組成物を包含し、ここでアントラニル酸メンチ
ルは、アボベンゾンを光分解に対して安定化させるために充分な量で存在する。本発明の
別の例示的な実施形態は、紫外放射線に対して皮膚を保護するための方法を包含し、この
方法は、この皮膚に、アボベンゾンおよびアントラニル酸メンチルを含有する有効量の組
成物を塗布する工程を包含し、ここでアントラニル酸メンチルは、アボベンゾンを光分解
に対して安定化させるために充分な量で存在する。
【選択図】なし
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【特許請求の範囲】
【請求項１】
　明細書に記載の発明。
【発明の詳細な説明】
【技術分野】
【０００１】
　（発明の分野）
　本発明のいくつかの例示的な実施形態は、一般に、紫外放射線の有害な影響（特に、太
陽放射線の影響）に対して保護するための、皮膚への塗布のための組成物に関する。
【背景技術】
【０００２】
　（背景）
　アボベンゾン（商標名Ｐａｒｓｏｌ（登録商標）１７８９、Ｅｕｓｏｌｅｘ（登録商標
）９０２０、Ｅｓｃａｌｏｌ（登録商標）５１７など、ＩＮＣＩブチルメトキシジベンゾ
イルメタン）は、ＵＶ－Ａ光線の全スペクトルを吸収するために遮光製品において使用さ
れる、油溶性成分である。これは、ジベンゾイルメタンの誘導体である。多くの有機遮光
剤よりも広い範囲のＵＶＡ波長にわたって紫外光を吸収するその能力は、「広スペクトル
」遮光物質として販売されている、多くの市販の調製物におけるその用途をもたらしてい
る。
【０００３】
　アボベンゾンは、化学名１－（４－メトキシフェニル）－３－（４－ｔｅｒｔ－ブチル
フェニル）プロパン－１，３－ジオン（ＣＡＳ登録番号７０３５６－０９－１）を有する
。アボベンゾンの分子量は、３１０．３９であり、そして以下の化学構造：
【０００４】

【化１】

を有する。
【０００５】
　アボベンゾンは、遮光活性物質として、紫外放射線（ＵＶＲ）に曝露される場合に、長
時間の曝露後に、化学的に分解する（例えば、光不安定になる）可能性を有する。化学分
解は、アボベンゾンがＵＶＲを吸収する能力を奪い、従って、アボベンゾンが遮光製品に
おいて遮光活性物質として使用される場合に、損傷性のＵＶ光線に対して皮膚を保護する
能力を破壊する。アボベンゾンは、アボベンゾンを遮光製品に組み込むための認識された
処方ストラテジーを単に採用することによって、ＵＶＲの吸収剤として化学的にインタク
トに維持され得る。製品に正しく処方される場合、アボベンゾンは、ＵＶＲへの長時間の
曝露にわたってさえも、化学的にインタクトなままである。
【０００６】
　アボベンゾンの光安定性を最適化するための処方ストラテジーとしては、（１）オクチ
ノキサート（ｏｃｔｉｎｏｘａｔｅ）などの非適合性成分の除去；（２）他の遮光活性物
質がアボベンゾンの光安定性を増強する能力について、この他の遮光活性物質に影響を与
えること；および（３）エネルギー移動機構を介してアボベンゾンを光安定化させる能力
を有する非遮光成分（例えば、ジエチルヘキシル－２，６－ナフタレート（Ｃｏｒａｐａ
ｎ（登録商標）ＴＱとして公知）またはマロン酸ジエチルシリンギリデン（Ｏｘｙｎｅｘ
（登録商標）ＳＴとして公知））を使用することが挙げられる。
【０００７】
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　Ｍｅｙｅｒらに対する特許文献１（発明の名称「Ｓｔａｂｉｌｉｚｅｄ　Ｐｈｏｔｏｐ
ｒｏｔｅｃｔｉｖｅ　Ｃｏｍｐｏｓｉｔｉｏｎ」）は、一般に、特に酸化亜鉛と組み合わ
せられる場合のアボベンゾンの光安定性の低下、およびアボベンゾンの光安定性がフェニ
ルベンゾイミダゾールスルホン酸の添加により増強され得ることを記載する。
【先行技術文献】
【特許文献】
【０００８】
【特許文献１】米国特許第７，２４４，４１６号明細書
【発明の概要】
【課題を解決するための手段】
【０００９】
　（要旨）
　本出願人は、遮光活性であるアントラニル酸メンチル（メラジメート（ｍｅｒａｄｉｍ
ａｔｅ）としてもまた公知）が、長時間にわたってＵＶ放射線に曝露された遮光組成物中
のアボベンゾンの光安定性を増強し得ることを見出した。重要なことには、この結果は、
アボベンゾンを光安定化させるために使用される他の薬剤（例えば、フェニルベンゾイミ
ダゾールスルホン酸）の非存在下で実証される。
【００１０】
　本発明の１つの例示的な実施形態は、アボベンゾンおよびアントラニル酸メンチルを含
有する組成物を包含し、ここでアントラニル酸メンチルは、アボベンゾンを光分解に対し
て安定化させるために充分な量で存在する。
【００１１】
　本発明の別の例示的な実施形態は、紫外放射線に対して皮膚を保護するための方法を包
含し、この方法は、この皮膚に、アボベンゾンおよびアントラニル酸メンチルを含有する
有効量の組成物を塗布する工程を包含し、ここでアントラニル酸メンチルは、アボベンゾ
ンを光分解に対して安定化させるために充分な量で存在する。
【００１２】
　本発明のなお別の例示的な実施形態は、アボベンゾンおよびアントラニル酸メンチルを
含有する組成物中のアボベンゾンの光安定性を改善するための方法を包含し、ここでアン
トラニル酸メンチルは、アボベンゾンを光分解に対して安定化させるために充分な量で存
在する。
　例えば、本発明は以下の項目を提供する。
（項目１）
　アボベンゾン、およびアボベンゾンを光分解に対して安定化させる量のアントラニル酸
メンチルを含有する組成物。
（項目２）
　アントラニル酸メンチルが、前記組成物の約１重量％～約６重量％で存在する、項目１
に記載の組成物。
（項目３）
　前記組成物が、アボベンゾンを光安定化させるさらなる非遮光剤を実質的に含まない、
項目２に記載の組成物。
（項目４）
　アントラニル酸メンチルが、前記組成物の少なくとも１重量％の量で存在する、項目１
に記載の組成物。
（項目５）
　アントラニル酸メンチルが、前記組成物の少なくとも３重量％の量で存在する、項目１
に記載の組成物。
（項目６）
　アントラニル酸メンチルが、前記組成物の少なくとも５重量％の量で存在する、項目１
に記載の組成物。
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（項目７）
　前記組成物が、アボベンゾンおよびアントラニル酸メンチルに加えて、少なくとも１つ
のさらなる遮光活性物質をさらに含有する、項目１に記載の組成物。
（項目８）
　前記さらなる遮光活性物質が、オクチサラート、ホモサラート、オクトクリレン、オキ
シベンゾン、およびこれらの組み合わせからなる群より選択される、項目７に記載の組成
物。
（項目９）
　アボベンゾンの濃度が、前記組成物の約１重量％～約３重量％である、項目１に記載の
組成物。
（項目１０）
　アボベンゾンの濃度が、前記組成物の約２重量％である、項目９に記載の組成物。
（項目１１）
　酸化亜鉛をさらに含有する、項目１に記載の組成物。
（項目１２）
　酸化亜鉛の濃度が、前記組成物の約５重量％～約２５重量％である、項目１１に記載の
組成物。
（項目１３）
　酸化亜鉛の濃度が、前記組成物の約５重量％～約１５重量％である、項目１１に記載の
組成物。
（項目１４）
　酸化亜鉛の濃度が、前記組成物の約５重量％～１０重量％である、項目１１に記載の組
成物。
（項目１５）
　酸化亜鉛の濃度が、前記組成物の約５重量％である、項目１１に記載の組成物。
（項目１６）
　前記組成物がエマルジョンの形態である、項目１に記載の組成物。
（項目１７）
　前記エマルジョンが水中油エマルジョンである、項目１６に記載の組成物。
（項目１８）
　前記エマルジョンが油中水エマルジョンである、項目１６に記載の組成物。
（項目１９）
　皮膚を紫外放射線に対して保護するための方法であって、アボベンゾンおよびアントラ
ニル酸メンチルを含有する有効量の組成物を該皮膚に塗布する工程を包含し、該アントラ
ニル酸メンチルが、該アボベンゾンを光分解に対して安定化させるために充分な量で存在
する、方法。
（項目２０）
　前記組成物中のアボベンゾンの濃度が、該組成物の約１重量％～約３重量％である、項
目１９に記載の方法。
（項目２１）
　アントラニル酸メンチルが、前記組成物の約１重量％～約６重量％で存在する、項目１
９に記載の方法。
（項目２２）
　前記組成物が、アボベンゾンを光安定化させるさらなる非遮光剤を実質的に含まない、
項目１９に記載の方法。
（項目２３）
　アントラニル酸メンチルが、前記組成物の少なくとも１重量％の量で存在する、項目１
９に記載の方法。
（項目２４）
　アントラニル酸メンチルが、前記組成物の少なくとも３重量％の量で存在する、項目１
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９に記載の方法。
（項目２５）
　アントラニル酸メンチルが、前記組成物の少なくとも５重量％の量で存在する、項目１
９に記載の方法。
（項目２６）
　アボベンゾンが、少なくとも２時間にわたって光分解に対して安定化される、項目１９
に記載の方法。
（項目２７）
　アボベンゾンが、少なくとも４時間にわたって光分解に対して安定化される、項目１９
に記載の方法。
（項目２８）
　アボベンゾンを含有する組成物中のアボベンゾンの光安定性を改善するための方法であ
って、アントラニル酸メンチルを、該組成物に、該アボベンゾンを光分解に対して安定化
させるために充分な量で添加する工程を包含する、方法。
（項目２９）
　アボベンゾンの濃度が、前記組成物の約１重量％～約３重量％である、項目２８に記載
の方法。
（項目３０）
　アボベンゾンが、少なくとも２時間にわたって光分解に対して安定化される、項目２８
に記載の方法。
（項目３１）
　アボベンゾンが、少なくとも４時間にわたって光分解に対して安定化される、項目２８
に記載の方法。
（項目３２）
　前記組成物が、アボベンゾンを光安定化させるさらなる非遮光剤を実質的に含まない、
項目２８に記載の方法。
【発明を実施するための形態】
【００１３】
　（例示的な実施形態の詳細な説明）
　遮光組成物は、一般に、政府当局により認可された活性成分のみを含有することが許さ
れ、そして頻繁に、これらの当局はまた、各認可された成分の、製品中に存在することが
許される量を特定する。本発明の目的で、「遮光活性剤」または「遮光活性物質」は、Ｕ
Ｖ放射線を吸収および／または消散する能力に基いて、活性遮光成分として使用するため
に受容可能であるとみなされた物質（単一で、または組み合わせで）の全てを包含する。
このような化合物は、一般に、ＵＶ－Ａ活性剤、ＵＶ－Ｂ活性剤、またはＵＶ－Ａ／ＵＶ
－Ｂ活性剤であると記載される。規制機関による認可は、一般に、ヒトでの使用が意図さ
れる処方物における、活性剤の含有について必要とされる。米国において遮光用途のため
に認可されたかまたは現在認可手続き中の活性薬剤は、有機物質および無機物質（パラア
ミノ安息香酸、アボベンゾン、シノキセート、ジオキシベンゾン、ホモサラート、オクト
クリレン（ｏｃｔｏｃｒｙｌｅｎｅ）、メトキシケイ皮酸オクチル、サリチル酸オクチル
、オキシベンゾン、パディメートＯ（ｐａｄｉｍａｔｅ　Ｏ）、フェニルベンゾイミダゾ
ールスルホン酸、スルイソベンゾン、サリチル酸トロラミン、二酸化チタン、酸化亜鉛、
メトキシケイ皮酸ジエタノールアミン、トリオレイン酸ジガロイル（ｄｉｇａｌｌｏｙ　
ｔｒｉｏｌｅａｔｅ）、エチルジヒドロキシプロピルＰＡＢＡ、アミノ安息香酸グリセリ
ル、ローソン（ｌａｗｓｏｎｅ）とジヒドロキシアセトン、赤色ワセリンが挙げられるが
、これらに限定されない）を含む。米国においてはまだ認可されていないが米国外では販
売されている処方物において認容されている、さらなる遮光活性物質の例としては、エチ
ルヘキシルトリアゾン、ジオクチルブタミドトリアゾン、ベンジリデンマロネートポリシ
ロキサン、テトラフタリリデンジカンファースルホン酸、二ナトリウムフェニルジベンゾ
イミダゾールテトラスルホネート、ジエチルアミノヒドロキシベンゾイルヘキシルベンゾ
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ルフェニルエチルヘキシルイミノトリアジン、ドロメトリゾールトリシロキサン、メチレ
ンビス－ベンゾトリアゾリルテトラメチルブチルフェノール、およびビス－エチルヘキシ
ルオキシフェノールメトキシフェニルトリアジン、４－メチルベンジリデンカンファー、
および４－メトキシケイ皮酸イソペンチルが挙げられる。しかし、認可された遮光物質の
リストは、現在拡張中であるので、当業者は、本発明が、ヒトでの使用について現在認可
されている遮光活性剤に限定されず、将来認容され得る遮光活性剤に対して容易に適用可
能であることを認識する。
【００１４】
　同じ表題２１の第３５２．２０節は、成分の許された組み合わせを記載する。一般に、
許された組み合わせの各活性成分は、２のＳＰＦ値に寄与するために充分な量で少なくと
も存在することが必要とされ、従って、この寄与を生じる量は、本明細書中で、活性成分
の最小「遮光効果的」濃度であるとみなされる。規制は、３％のアボベンゾン、および２
５％の酸化亜鉛の最大濃度を規定する。いくつかの国は、上に記載された以外の活性成分
の使用を認めているので、これらの活性成分もまた、本発明の組成物の成分としての含有
に適切である。さらに、活性成分の許される濃度は、国によっていくらか変動する。
【００１５】
　メトキシケイ皮酸オクチルについて、米国において公的に採用されている名称は、「オ
クチノキサート」であり、そしてサリチル酸オクチルについての公的な名称は、「オクチ
サラート（ｏｃｔｉｓａｌａｔｅ）」である。Ｚ－ＣＯＴＥ　ＨＰ１（登録商標）は、ジ
メチコーンでコーティングされた微細な酸化亜鉛の粒子である。あるいは、ＺｉｎＣｌｅ
ａｒ－ＩＭＴＭが使用され得る。ＺｉｎＣｌｅａｒ－ＩＭＴＭは、１．０ミクロンより大
きい平均粒径を有するが、依然として非常に透明である、酸化亜鉛の１種である。Ｚｉｎ
Ｃｌｅａｒ－ＩＭＴＭは、疎水性に修飾されており、そして通常の化粧用皮膚軟化薬（例
えば、安息香酸Ｃ１２～Ｃ１５アルキルまたはカプリル酸／カプリン酸トリグリセリド）
を使用して、分散物の形態で利用可能である。ＫＥＬＴＲＯＬ（登録商標）ＣＧＦは、キ
サンタンガム生体高分子である。ＤＯＷ　ＣＯＲＮＩＮＧ　２００（登録商標）液は、ポ
リジメチルシロキサンである。これは、広範な粘度（すなわち、１０ｃＳｔ～６０，００
０ｃＳｔ）で販売されている。好ましくは、３５０ｃＳｔの粘度を有する。ＶＥＥＧＵＭ
　ＵＬＴＲＡ（登録商標）は、ケイ酸アルミニウムマグネシウムであり、精製されたスメ
クタイト粘土である。
【００１６】
　表題２１は、第３５２．３節において、用語「日光阻止因子」（代表的に、「ＳＰＦ」
と略記される）を定義しており、これは、保護されていない皮膚および遮光保護された皮
膚を、標準的な強度および量の紫外放射線を使用して試験することにより、決定される。
この試験のための保護された皮膚は、２ｍｇ／ｃｍ２の割合で遮光製品を塗布することに
より処理されており、そして本発明の組成物は、等級付けされた保護レベルを達成するた
めに、同じ割合で使用者により塗布されることが意図される。
【００１７】
　（遮光組成物）
　本発明の１つの例示的な実施形態は、アボベンゾンおよびアントラニル酸メンチルを含
有する組成物を包含する。アントラニル酸メンチルは、構造：
【００１８】
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【化２】

（Ｃ１７Ｈ２５ＮＯ２　２７５．３９）を有し、そしてメンチル－Ｏ－アミノベンゾエー
トおよびアントラニル酸、ｐ－メンタ－３－イルエステルともまた称される。
【００１９】
　本発明者らは、驚くべきことに、アントラニル酸メンチルが充分な量で存在する場合、
アボベンゾンの光安定性が、長時間にわたり紫外放射線に曝露してさえも増大することを
発見した。この増大した光安定性の結果は、アントラニル酸メンチルの化学構造（アミノ
安息香酸エステルの誘導体）が、アボベンゾンを不安定化させることが既知である遮蔽活
性物質（例えば、ＰＡＢＡおよびパディメートＯ（これらは、パラ－アミノ安息香酸エス
テルである））と類似であるという事実を考慮すると、予測不可能である。これに対して
、アントラニル酸メンチルは、オルト－アミノ安息香酸エステルである。
【００２０】
　この組成物はまた、乳化剤（代表的に、水素化パームグリセリドまたはＣ８～Ｃ３４脂
肪アルコール）を含有し得る。好ましくは、Ｃ８～Ｃ３４脂肪アルコールは、カプリルア
ルコール（ｃａｐｒｙ　ａｌｃｏｈｏｌ）、カピクアルコール（ｃａｐｉｃ　ａｌｃｏｈ
ｏｌ）、ミリスチルアルコール、セチルアルコール、ステアリルアルコール、アラキジル
アルコール、またはセテアリルアルコールである。乳化剤はまた、ホスフェートベースの
乳化剤（例えば、オクチルリン酸カリウム、ノニルリン酸カリウム、デシルリン酸カリウ
ム、ウンデシルリン酸カリウム、ラウリルリン酸カリウム、ミリスチルリン酸カリウム、
セチルリン酸カリウム、ステアリルリン酸カリウム、リン酸ジセチル、セテス－１０ホス
フェート、セテス－２０ホスフェート、またはセテス－３０ホスフェート）であり得る。
より好ましくは、ホスフェートベースの乳化剤は、セチルリン酸カリウムと水素化パーム
グリセリドとの混合物、またはセテアリルアルコールと、リン酸ジセチルと、セテス－１
０ホスフェートとの混合物である。代表的に、乳化剤（特に、ホスフェートベースの乳化
剤）は、組成物の約１重量％～約６重量％で存在する。好ましくは、組成物の約５重量％
で存在する。
【００２１】
　これらの組成物は、アボベンゾンおよびアントラニル酸メンチルに加えて、少なくとも
１つのさらなる遮光活性物質をさらに含有し得る。代表的な遮光活性物質は、上に列挙さ
れている。代表的に、これらの遮光活性物質は、オクチサラート、ホモサラート、オクト
クリレン、オキシベンゾン、またはこれらの組み合わせである。
【００２２】
　代表的に、アボベンゾンの濃度は、組成物の約１重量％～約３重量％である。好ましく
は、アボベンゾンの濃度は、組成物の約２重量％からである。代表的に、酸化亜鉛の濃度
は、組成物の約５重量％～約２５重量％である。好ましくは、酸化亜鉛の濃度は、組成物
の約５重量％～１５重量％である。より好ましくは、酸化亜鉛の濃度は、組成物の約５重
量％～１０重量％である。最も好ましくは、酸化亜鉛の濃度は、組成物の約５重量％であ
る。
【００２３】
　本発明による有用な遮光組成物は、流体懸濁物、ゲル、スティックなどの形態で、当該
分野において公知である処方パラメータを利用して調製され得る。しかし、本発明の組成
物は、より代表的には、エマルジョン（例えば、ローションおよびクリーム）である。多
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くの例において、水中油型のエマルジョンを調製することが好ましい。なぜなら、これら
は、皮膚に対して性質が水性であるように現れ得、従って、塗布される間により快適な感
覚を与えるからである。しかし、油中水型のエマルジョンもまた有用である。なぜなら、
塗布後に、含有された水が蒸発するからである。両方の型のエマルジョンが、皮膚上に非
水性の残留物を残す。
【００２４】
　本発明のエマルジョン組成物は、一般に、活性遮光剤に加えて、水および少なくとも１
つの乳化剤を含有する。１つ以上の他の型の成分もまた頻繁に存在する（例えば、限定さ
れないが、エマルジョン構築剤、皮膚軟化薬、湿潤剤、乾燥感改質剤（ｄｒｙ－ｆｅｅｌ
　ｍｏｄｉｆｉｅｒ）、防水剤、抗菌防腐剤、酸化防止剤、キレート剤、香料、着色剤お
よび駆虫剤）。
【００２５】
　（エマルジョン／乳化剤）
　安定なエマルジョンは、少なくとも２つの非混和性液体の混合物である。例えば、互い
に可溶性ではない液体であるが、乳化剤の存在下で、一緒に機械的に徹底的に攪拌および
振盪され、これによって、一方の液体が他方の液体中で液滴を形成し、均質な液体の外観
の混合物を与える。これらの液体としては、室温で固体または固体様であるが、処理中の
より高い温度において液化する物質が挙げられ得る。乳化剤の存在は、非混和性液体のう
ちの一方が連続的な形態を維持することを可能にし、一方で、他方の非混和性液体が分散
した液滴形態を維持することを可能にする。従って、乳化剤（安定化化合物）の１つの機
能は、安定なエマルジョンの生成を補助することである。乳化剤の二次的な機能は、エマ
ルジョンに濃厚さまたは「実体」を提供することである。代表的に、乳化剤とは、２つの
非混和性液体の界面に存在し得る、非極性部分および極性部分を有する分子である。油中
水乳化剤に関連して本明細書中で使用される場合、用語「ＨＬＢ値」とは、親水性／親油
性バランスを意味する。ＨＬＢ値は、エマルジョンの分野の当業者によって、とりわけ油
中水エマルジョンを調製するために有用な乳化剤を選択するために使用されている。米国
特許第４，１７７，２５９号およびそれに引用される参考文献を参照のこと。
【００２６】
　水中油（ｏ／ｗ）エマルジョンとは、「油」、すなわち水非混和性液体の液滴（不連続
相）が連続水相中に分散している混合物である。油中水（ｗ／ｏ）エマルジョンとは、水
相液滴（不連続相）が「油」（連続水不溶性相）中に分散している混合物である。好まし
くは、例示的な組成物は、水相との混合前に、油溶性活性物質が一緒になって油相を形成
している、水中油エマルジョンである。形成されるエマルジョンの型（水中油（ｏ／ｗ）
または油中水（ｗ／ｏ））は、時々、２つの液体の体積比によって決定される（ただし、
この比が充分に高い）。例えば、５％の水および９５％の油（１９のｏ／ｗ相比）の場合
、このエマルジョンは、ｗ／ｏになりやすい。中程度の相比（一般に、３未満）について
は、エマルジョンの型は、数個の要因（例えば、添加の順序または乳化剤の型）により決
定される。１つの液体が攪拌しながら第二の液体にゆっくりと添加される場合、通常、第
二の液体が連続相になる。別の要因は、乳化剤の好ましい溶解度である。なぜなら、この
乳化剤がより可溶性である相が連続相になりやすいからである。
【００２７】
　より複雑なエマルジョン（例えば、二重エマルジョン）が、エマルジョンが連続相に分
散される場合に形成される。例えば、油中水中油（ｏ／ｗ／ｏ）エマルジョンにおいて、
分散した油滴を含む連続水相中の水は、それ自体が、連続的な油相中に分散する。同様に
、水中油中水（ｗ／ｏ／ｗ）エマルジョンにおいて、分散した水滴を含む連続相中の油は
、それ自体が、連続的な水相中に分散する。これらのより複雑なエマルジョンは、ゆっく
りとした送達、抽出などのための系として、用途を見出す。
【００２８】
　約１～約７のＨＬＢ値を有する代表的な適切な乳化剤としては、モノオレイン酸ソルビ
タン、セスキオレイン酸ソルビタン、イソステアリン酸ソルビタン、トリオレイン酸ソル
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ビタン、ＰＥＧ－２２／ドデシルグリコールコポリマー、ＰＥＧ－４５／ドデシルグリコ
ールコポリマー、ポリグリセリル－３－ジイソステアレート、オレイン酸／イソステアリ
ン酸のポリグリセロールエステル、ポリグリセリル－６ヘキサリシノレート、ポリグリセ
リル－４オレエート、ポリグリセリル－４オレエート／ＰＥＧ－８プロピレングリコール
ココエート（ｃｏｃｏａｔｅ）、オレアミドＤＥＡ、ナトリウムグリセリルオレエートホ
スフェートおよび水素化植物グリセリドホスフェートが挙げられる。
【００２９】
　エマルジョンの調製中に、酸または塩基が添加されて、１つ以上の成分のｐＨを調整し
得る（例えば、遮光組成物への含有前に、ポリマー増粘剤の粘度を調整するため）。例え
ば、トリエタノールアミン（塩基）が、水相のｐＨを上昇させるために使用され得、そし
て引き続いて、このエマルジョンの所望の粘度を改変し得る。この遮光物質は、約６．５
～約８、好ましくは、約６．５～約７．５のｐＨを有し得、より好ましくは、この遮光物
質のｐＨは、中性（すなわち、約７．０）である。組成物中に一緒に存在する場合、特定
の成分（例えば、トリエタノールアミンおよびステアリン酸）は、乳化剤を形成し得る。
周知であるように、所望の製品安定性および他の物理特性を得るために、無機塩（例えば
、塩化ナトリウム）もまた、頻繁に、エマルジョン組成物に含有される。
【００３０】
　好都合には、１つ以上の乳化剤が、例示的な組成物において、このエマルジョンの約０
．０５重量％～約２０重量％、好ましくは、約０．１重量％～約１５重量％、より好まし
くは、約５重量％～約１０重量％の範囲の量で使用され得る。
【００３１】
　（水）
　水は、エマルジョンを形成するために有効な量で使用される。親水性成分または水を好
む成分については、水の量は、これらの成分を少なくとも可溶化させるために充分である
べきである。疎水性成分または撥水性成分については、水は、水中油エマルジョンの連続
相として働くための量で使用されるべきである。従って、エマルジョンまたは組成物中の
水の量は、約２重量％～９５重量％、好ましくは、５０重量％～８５重量％の範囲であり
得る。製品の特徴の予測可能性を増強するために、精製水を使用することが、頻繁に望ま
しい。
【００３２】
　（皮膚軟化薬）
　皮膚軟化薬とは、皮膚を滑らかに柔軟にすることを補助する、油性物質または油状物質
であり、そしてまた、皮膚の荒さ、ひび割れまたは刺激を低下させ得る。代表的な適切な
皮膚軟化薬としては、鉱油（５０センチポアズ（ｃｐｓ）～５００センチポアズの粘度を
有するもの）、ラノリン油、ヤシ油、ココアバター、オリーブ油、扁桃油、マカダミアナ
ッツ油、アロエ抽出物（例えば、アロエベラリポキノン（ａｌｏｅ　ｖｅｒａ　ｌｉｐｏ
ｑｕｉｎｏｎｅ））、合成ホホバ油、天然ソノラ（ｓｏｎｏｒａ）ホホバ油、ベニバナ油
、トウモロコシ油、液体ラノリン、綿実油および落花生油が挙げられる。
【００３３】
　他の適切な皮膚軟化薬としては、スクアラン、ヒマシ油、ポリブテン、無臭ミネラルス
ピリッツ、スイートアーモンド油、アボカド油、カロフィルム油、リシン油、ビタミンＥ
アセテート、オリーブ油、シリコーン油（例えば、ジメチロポリシロキサン（ｄｉｍｅｔ
ｈｙｌｏｐｏｌｙｓｉｌｏｘａｎｅ）およびシクロメチコーン）、リノレンアルコール、
オレイルアルコール、穀類の胚の油（例えば、コムギ麦芽の油）、パルミチン酸イソプロ
ピル、パルミチン酸オクチル（これは、Ｐｈｉｌａｄｅｌｐｈｉａ，Ｐａ．Ｕ．Ｓ．Ａ．
のＩｎｏｌｅｘ　Ｃｏ．の商標名Ｌｅｘｏｌ　ＥＨＰとして市販されている）、ミリスチ
ン酸イソプロピル、ステアリン酸ヘキサデシル、ステアリン酸ブチル、オレイン酸デシル
、アセチルグリセリド、（Ｃ１２～Ｃ１５）アルコールのオクタン酸エステルおよび安息
香酸エステル、アルコールおよびポリアルコールのオクタン酸エステルおよびデカン酸エ
ステル（例えば、グリコールおよびグリセロールのエステル）、アルコールおよびポリア
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ルコールのリシノール酸エステル（例えば、アジピン酸イソプロピル、ラウリン酸ヘキシ
ルおよびドデカン酸オクチルのエステル）が挙げられる。
【００３４】
　周囲温度で固体または半固体である、他の適切な皮膚軟化薬は、液体局所組成物を提供
するために充分な量で使用され得る。このような固体または半固体の化粧用皮膚軟化薬と
しては、水素化ラノリン、ヒドロキシル化ラノリン、アセチル化ラノリン、ワセリン、ラ
ノリン脂肪酸イソプロピル（ｉｓｏｐｒｏｐｙｌ　ｌａｎｏｌａｔｅ）、ミリスチン酸ブ
チル、ミリスチン酸セチル、ミリスチン酸ミリスチル、乳酸ミリスチル、セチルアルコー
ル、イソステアリルアルコールおよびラノリン脂肪酸イソセチルが挙げられる。１つ以上
の皮膚軟化薬が、必要に応じて、例示的な遮光エマルジョンに、約１０重量％～約５０重
量％、好ましくは、約２０重量％～約４０重量％の範囲の量で含有され得る。
【００３５】
　（湿潤剤）
　湿潤剤とは、その吸湿性の特性に起因して、水の保持を促進する水分付与剤である。適
切な湿潤剤としては、尿素、グリセリン、ポリマーグリコール（例えば、ポリエチレング
リコールおよびポリプロピレングリコール）、ならびにソルビトールが挙げられる。１つ
以上の湿潤剤が、必要に応じて、例示的な遮光物質中に、約１重量％～約１０重量％の量
で含有され得る。
【００３６】
　（乾燥感改質剤）
　乾燥感改質剤とは、エマルジョンに組み込まれる場合に、このエマルジョンが乾燥した
場合に皮膚に「乾燥感」を付与する薬剤である。乾燥感改質剤はまた、皮膚上での遮光物
質の移動を減少させ得る。乾燥感改質剤としては、デンプン、滑石、カオリン、チョーク
、酸化亜鉛、シリコーン流体、無機塩（例えば、硫酸バリウムおよび塩化ナトリウム）、
Ｃ６～Ｃ１２アルコール（例えば、オクタノール）；硫酸化油；表面処理されたシリカ、
沈降シリカ、ヒュームドシリカ（例えば、Ｎｅｗ　Ｙｏｒｋ，Ｎ．Ｙ．Ｕ．Ｓ．Ａ．のＤ
ｅｇｕｓｓａ　Ｉｎｃ．から入手可能なＡｅｒｏｓｉｌ（登録商標）またはその混合物）
；ジメチコーン（メチル化直鎖シロキサンポリマーの混合物であり、Ｄｏｗ　Ｃｏｒｎｉ
ｎｇ，Ｍｉｄｌａｎｄ，Ｍｉｃｈ．Ｕ．Ｓ．Ａ．の商標名であるＤＣ２００液として入手
可能）が挙げられ得る。１つ以上の乾燥感改質剤が、必要に応じて、遮光物質に、０．０
１重量％～約２０重量％、より好ましくは、約０．５重量％～約６重量％の範囲の量で含
有され得る。
【００３７】
　（防水剤）
　防水剤とは、エマルジョンにフィルム形成特性および防水特性を付与する、疎水性物質
である。代表的な適切な防水剤としては、公開された手順（例えば、米国特許第３，８６
０，７００号および再発行第２８，４７５号の手順）に従ってオクタデセン－１と無水マ
レイン酸との重合から誘導されるコポリマーが挙げられる。好ましい防水剤は、ポリ酸無
水物樹脂（Ｃｈｅｖｒｏｎ　Ｃｈｅｍｉｃａｌｓ　Ｃｏ．，Ｓａｎ　Ｆｒａｎｃｉｓｃｏ
，Ｃａｌｉｆ．Ｕ．Ｓ．Ａ．の商標名であるＰＡ－１８としてもまた公知）である。別の
好ましい防水剤は、ビニルピロリドンモノマーとエイコセンモノマーとのコポリマー（例
えば、Ｗａｙｎｅ，Ｎ．Ｊ．Ｕ．Ｓ．Ａ．のＩＳＰ　Ｉｎｃ．の商標名であるＧａｎｅｘ
　Ｐｏｌｙｍｅｒ）である。
【００３８】
　用語「防水有効量の少なくとも１つの防水剤」とは、防水剤が、循環水に少なくとも８
０分間曝露された後（「Ｓｕｎｓｃｒｅｅｎ　Ｄｒｕｇ　Ｐｒｏｄｕｃｔｓ　ｆｏｒ　Ｏ
ＴＣ　Ｈｕｍａｎ　Ｕｓｅ」，Ｆｅｄｅｒａｌ　Ｒｅｇｉｓｔｅｒ，第４３巻，１９７８
年８月２５日，第２部、ｐｐ．３８２０６－３８２６９に記載される手順を使用する）に
、遮光物質を皮膚上に残すために有効な量で使用されることを意味する。１つ以上の防水
剤は、必要に応じて、遮光組成物中に、約０．０１重量％～約１０．０重量％、好ましく
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は、約１．０重量％～約１０．０重量％の範囲の量で含有され得る。
【００３９】
　適切な防水剤の例は、Ｋｅｖｉｎ　Ｃ．Ｆｏｗｌｅｒに対する米国特許出願公開第２０
０５－０２７６８３３号（２００５年１２月１５日公開、発明の名称「Ｓｋｉｎ　ｃａｒ
ｅ　ｃｏｍｐｏｓｉｔｉｏｎｓ」）に見出され得る。
【００４０】
　（抗菌防腐剤）
　抗菌防腐剤とは、遮光組成物中の微生物を破壊するか、増殖／成長を防止または阻害し
、そして酸化に対する保護を与え得る、物質または調製物である。防腐剤は、自己滅菌性
の水ベースの製品（例えば、エマルジョン）を作製するために使用される。このことは、
製造および分配中、ならびに製品を不慮に汚染し得る消費者による使用中に、製品に入り
得る微生物の発育を防止するためになされる。代表的な防腐剤としては、パラ－ヒドロキ
シ安息香酸の低級アルキルエステル（パラベン）（特に、メチルパラベン、プロピルパラ
ベン、イソブチルパラベン、およびこれらの混合物）、ベンジルアルコールならびに安息
香酸が挙げられる。１つ以上の抗菌防腐剤は、必要に応じて、遮光組成物中に、約０．０
０１重量％～約１０重量％、より好ましくは、約０．０５重量％～約２重量％の範囲の量
で含有され得る。
【００４１】
　（酸化防止剤）
　酸化防止剤とは、空気からの酸素の作用に起因する劣化を遅延させるかまたは遮光物質
を保護するため、あるいは紫外放射線の作用に起因して形成されるフリーラジカルからの
損傷に対して皮膚を保護するために、遮光物質に添加される、天然物質または合成物質で
ある。代表的な適切な酸化防止剤としては、没食子酸のプロピルエステル、オクチルエス
テルおよびドデシルエステル、ブチル化ヒドロキシアニソール（ＢＨＡ）（通常、オルト
異性体とメタ異性体との混合物である）、ブチル化ヒドロキシトルエン（ＢＨＴ）、ノル
ジヒドログアイアレチン酸、ビタミンＥ、ビタミンＥアセテート、ビタミンＣならびにア
ルキル化パラベン（例えば、メチルパラベンおよびプロピルパラベン）が挙げられる。１
つ以上の酸化防止剤が、必要に応じて、遮光組成物中に、約０．００１重量％～約５重量
％、好ましくは、約０．０５重量％～約２重量％の範囲の量で含有され得る。
【００４２】
　（キレート剤）
　キレート剤とは、金属イオンを、頻繁には複素環式である環構造に錯化または結合し、
このイオンがこの環の員からの化学結合により保持されるようにするために使用される物
質である。適切なキレート剤としては、エチレンジアミン四酢酸（ＥＤＴＡ）、ＥＤＴＡ
二ナトリウム、エデト酸二ナトリウムカルシウム、ＥＤＴＡ三ナトリウム、ＥＤＴＡ四ナ
トリウムおよびＥＤＴＡ二カリウムが挙げられる。１つ以上のキレート剤が、必要に応じ
て、遮光物質中に、約０．００１重量％～約０．１重量％の範囲の量で含有され得る。
【００４３】
　（芳香剤）
　芳香剤とは、美的に好ましい芳香を遮光組成物に付与し得る、芳香族化合物である。代
表的な芳香剤としては、植物の供給源（バラの花弁、クチナシの花、ジャスミンの花、ａ
ｌｏｅ　ｂａｒｂａｄｅｎｓｉｓ葉抽出物（アロエベラ）など）から抽出された芳香族物
質が挙げられ、これらは、単独でかまたは任意の組み合わせで使用されて、精油を作製し
得る。あるいは、アルコール抽出物が、芳香剤を配合するために調製され得る。１つ以上
の芳香剤が、必要に応じて、遮光組成物中に、約０．００１重量％～約１０重量％、好ま
しくは、約０．０５重量％～約５重量％の範囲の量で含有され得る。
【００４４】
　（駆虫剤）
　噛む昆虫および刺す昆虫に対する保護を提供することは、頻繁に望ましい。なぜなら、
遮光物質は、戸外の環境で使用されるからである。有用な駆虫剤成分としては、合成薬剤
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（例えば、Ｎ，Ｎ－ジエチル－ｍ－トルアミド（「ＤＥＥＴ」としてもまた公知））、お
よび天然植物抽出物（例えば、シトロネラ、ゲラニオールなど）が挙げられる。
【００４５】
　（ディスペンサー）
　本発明の遮光エマルジョンは、便利な送達（例えば、注ぎまたは噴霧）のために適切な
任意の容器内に貯蔵または分配され得る。このような容器としては、内容物を注ぐことを
可能にする瓶およびボトル、ローションポンプを有するボトル、ポンプスプレーボトル、
ならびに加圧エアロゾルキャニスターおよび加圧非エアロゾルキャニスターが挙げられる
が、これらに限定されない。
【００４６】
　本発明を特定の好ましい実施形態を参照しながら記載したが、他の実施形態が、本明細
書の考慮により当業者に明らかになる。任意の改変（材料と方法との両方）が、本発明の
範囲から逸脱することなく実施され得ることが、当業者に明らかである。具体的には、多
くの他のホスフェートベースの乳化剤が、局所スキンケア製品の開発において使用するた
めに存在すること、およびこれらのうちのいくつかは、酸化亜鉛と組み合わせられる場合
に、増強された光安定性をアボベンゾンに与え得ることが、当業者に明らかである。さら
に、類似の技術および組成物が、遮光製品（例えば、日焼けローションおよび種々の型の
スプレー）のためのみでなく、遮光組成物が含有され得る化粧品、駆虫剤および他の製品
のためにもまた使用され得ることが、理解される。
【００４７】
　本明細書において、本発明は、その特定の例示的な実施形態を参照しながら記載された
。従って、本明細書および図面は、限定的な意味よりもむしろ、例示的な意味で考えられ
るべきである。本発明のより広い趣旨および範囲は、本明細書に添付される特許請求の範
囲に記載されている。
【００４８】
　（使用方法）
　ヒトの毛または皮膚への、本明細書に記載の組成物の局所塗布は、紫外放射線（ＵＶＲ
）の有害な影響に対する、増強された保護を提供する。局所塗布は、クリーム、ローショ
ン、スプレーまたは液体を含む種々のアプローチにより得る。したがって、本発明のさら
なる例示的な実施形態は、太陽放射線（より特定すると、ＵＶＲ）の有害な影響に対して
、ヒトの皮膚および／または毛を保護するための方法を包含し、この方法は、皮膚および
／または毛に、有効量の、本明細書に記載の遮光組成物を局所的に塗布することによる。
ＵＶＲ（すなわち、２８０ｎｍ～４００ｎｍの光の波長）への皮膚の曝露の美容的に有益
な結果は、ヒト表皮の日焼けの促進である。日光への曝露の別の利益は、皮膚内のビタミ
ンＤの産生から生じる。ＵＶＲは、代表的に、ＵＶ－Ａ（３２０ｎｍ～４００ｎｍの光の
波長）領域およびＵＶ－Ｂ（２８０ｎｍ～３２０ｎｍの範囲の波長）領域に分けられる。
ＵＶ－Ｂ照射への過剰な曝露は、一般的に、皮膚の熱傷および紅斑をもたらすと理解され
る。加えて、ＵＶ－Ａ放射線への過剰な曝露は、皮膚の弾性の喪失およびしわの出現、早
発の皮膚の老化を促進することを引き起こし得る。このような照射は、特定の個体におい
て、紅斑反応を誘発することを促進するか、またはこの反応を増幅し、そして、さらには
光毒反応または光アレルギー反応の原因になり得る。ＵＶ－Ａへの過剰な曝露がまたメラ
ノーマをもたらし得るとますます考えられている。したがって、本明細書に記載の組成物
を、個体の皮膚および／または毛に塗布することは、個体の皮膚および／または毛の、増
大したＵＶＲ光保護（ｐｈｏｔｏｐｒｏｔｅｃｔｉｏｎ）（ＵＶ－Ａおよび／またはＵＶ
－Ｂ）を提供する。
【００４９】
　本発明の組成物の特定の実施形態は、少なくとも２の日光阻止因子（ＳＰＦ）の格付け
を提供することを意図し、さらなる好ましい実施形態は、少なくとも５の日光阻止因子、
少なくとも１０の日光阻止因子、少なくとも１５の日光阻止因子、少なくとも２０の日光
阻止因子、少なくとも２５の日光阻止因子、少なくとも３０の日光阻止因子、少なくとも
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３５の日光阻止因子、少なくとも４０の日光阻止因子、少なくとも４５の日光阻止因子、
少なくとも５０の日光阻止因子、少なくとも５５の日光阻止因子、少なくとも６０の日光
阻止因子、少なくとも６５の日光阻止因子、少なくとも７０の日光阻止因子、少なくとも
７５の日光阻止因子、少なくとも８０の日光阻止因子および少なくとも８５の日光阻止因
子を有する。本発明の組成物の特定の実施形態はまた、最近ＵＳ　ＦＤＡによって提案さ
れたか、そうでなければ「４つ星」格付けシステムと呼ばれる、最も高いＵＶ－Ａ格付け
を提供することを意図する。
【００５０】
　本明細書に記載の組成物の塗布は、特定の組成ならびに使用者による活動のレベルおよ
び型に依存して、種々の間隔（例えば、１時間ごと、４時間ごと、または８時間ごと）で
あり得、より頻繁な塗布が、より良好な日光阻止（ｓｕｎ　ｐｒｏｔｅｃｔｉｏｎ）のた
めに推奨される。
【実施例】
【００５１】
　アボベンゾンの光安定性に対するアントラニル酸メンチルの安定化効果を調べるために
、アントラニル酸メンチル（メラジメート）を、種々のレベルで固定した遮光組成物に取
り込ませた。以下に詳細に記載されるように、その後、各組成の薄膜ストリップを、太陽
をシミュレートした（ｓｏｌａｒ　ｓｉｍｕｌａｔｅｄ）ＵＶＲで最大４時間照射した。
それから、所定の期間の後、これらの組成物を、アボベンゾンの存在について分析した。
【００５２】
　処方物の組成を、以下のように調製した：
【００５３】
【表１】

　組成物を、パートＡの成分（油相）を、バッチ全体を保持するのに十分に大きな容器に
加え、その後、混合し、５１～５７℃まで加熱して、オキシベンゾンおよびアボベンゾン
を溶解させることによって調製した。油相が均質になった後、熱を取り除くが、混合は続
けた。混合している間、パートＢ（Ｄｅｒｍａｃｒｙｌ　７９）を、それが分散するまで
、油相にそれをゆっくりとまき散らすことによって添加した。その後、パートＣからのア
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ルコールを添加し、続いてパートＣの成分の残りを順番に加え、そして、全ての成分が溶
解するまで混合を続けた。その後、これらの組成物を、室温まで冷却させた。
【００５４】
　アボベンゾンの光安定性の評価を、処方物中で使用されたアントラニル酸メンチルの量
のみ異なった、４つの異なる組成について実施した。光安定性の試験の結果を、以下の表
２に記載する。
【００５５】
【表２】

　各エマルジョン中のアボベンゾンの光安定性を、８０ジュールのＵＶ放射線（これは、
Ｍｅｍｐｈｉｓ、ＴＮにおける６月の真昼に屋外での、４時間の日光への曝露に相当する
）に曝露した後、以下に記載される方法を使用して評価した。表２に示される結果は、遮
光活性物質であるオクチサラート、ホモサラートおよびアボベンゾンを含む組成物への、
全てのレベルでのアントラニル酸メンチルの添加が、最大４時間の紫外放射線（ＵＶＲ）
へのアボベンゾンの光安定性を改善することを明らかに支持する。１％のアントラニル酸
メンチルでさえ、アボベンゾンの光安定性を、２時間の曝露で約６％、そして４時間の曝
露で１７％改善した。５％のレベルで、アントラニル酸メンチルは、アボベンゾンの光安
定性を２５％改善した。
【００５６】
　（光安定性を評価するための方法）
　アボベンゾンの光安定性を、既知の重量（１４～１８ｍｇ）のエマルジョンをガラスの
顕微鏡スライドに約２ｍｇ／ｃｍ２の塗布密度で薄く広げることによって評価した。塗布
後、紫外放射線（ＵＶＲ）での照射の前に、スライドガラスを、少なくとも２０分間、暗
所で空気乾燥させた。照射していないエマルジョン処理スライドガラスを、コントロール
として役立て、抽出まで暗所で保管した。各エマルジョンを、８０ジュール／ｃｍ２のＵ
ＶＲ線量で三連で照射した。これらのスライドガラスをターンテーブル上に配置し、ＷＧ
３２０フィルター（Ｓｏｌａｒ　Ｌｉｇｈｔ　Ｃｏｍｐａｎｙ，Ｉｎｃ．、Ｇｌｅｎｓｉ
ｄｅ、ＰＡ）を通した１０００Ｗ　Ｘｅアークソーラシミュレータ（Ｓｐｅｃｔｒａｌ　
Ｅｎｅｒｇｙ、Ｗａｓｈｉｎｇｔｏｎｖｉｌｌｅ、ＮＹ）を使用して光源から１２０ｃｍ
の距離で照射した。ＵＶＲフラックスを、８インチ積分球を備えるＯＬ　７５４スペクト
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ロラジオメータ（Ｏｐｔｒｏｎｉｃｓ　ｌａｂｏｒａｔｏｒｉｅｓ，Ｉｎｃ．、Ｏｒｌａ
ｎｄｏ、ＦＬ）を使用して測定した。各照射の前に、ソーラシミュレータからのＵＶＲフ
ラックスを、６０分の期間（＋８分間または－８分間）にわたって２０ジュールのＵＶＲ
（２９０ｎｍ～４００ｎｍ）を与えるように調整した。８０ジュール／ｃｍ２（約１４．
４ＭＥＤ）の線量は、Ｍｅｍｐｈｉｓ、ＴＮにおける６月の真昼の約４時間の日光への曝
露に相当する。
【００５７】
　照射の後、生成物で処理した照射したスライドガラスおよび生成物で処理した照射して
いないスライドガラスの両方を、５０ｍｌのイソプロパノールを含む４オンスのガラスの
広口ビンに入れ、これらのスライドを、手袋をはめた指でやさしくこすり、遮光剤の完全
な抽出を確実にした。抽出に続いて、イソプロパノール抽出物のＵＶ吸光度を、Ｌａｍｂ
ｄａ　４０分光光度計（Ｐｅｒｋｉｎ－Ｅｌｍｅｒ、Ｗｅｌｌｅｓｌｅｙ、ＭＡ）を使用
して、２９０ｎｍ～４００ｎｍで記録した。アボベンゾンの損失を、３６０ｎｍでの吸光
度（これは、他の遮光活性物質からのバックグラウンドの寄与について補正された）の損
失を追跡することによってモニターした。その後、アボベンゾンのみに起因する３６０ｎ
ｍでの補正された吸光度を使用して、約１．５ｍｇ～２２ｍｇの重量範囲にわたって各生
成物について調製した標準曲線からローションの計算された重量を取得した。計算された
重量を使用して、以下の式にしたがい照射後に残存する％アボベンゾンを算定した：残存
する％アボベンゾン＝［計算されたエマルジョン重量／実際のエマルジョン重量］×１０
０％。
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