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(57) Hauptanspruch: Wasser-in-Ol-Emulsionen

(a) einer Viskositat von héchstens 5.000 mPa-s

(b) eines Gehaltes an Wasser und wasserloslichen Sub-
stanzen von insgesamt mindestens 75 Gew.%, und eines
Gehaltes an Lipiden, Emulgatoren und lipophilen Bestand-
teilen von insgesamt mindestens 15%, jeweils bezogen auf
das Gesamtgewicht der Zubereitungen,

(c) deren Olphase wenigstens 75 Gew.% einer oder meh-
rerer Substanzen umfalt, gewahlt aus der Gruppe der

— bei Raumtemperatur flissigen, unpolaren Lipide, welche
eine Polaritat groRBer als 30 mN/m aufweisen besteht,
und/oder

— der Silicondle beliebiger Polaritat

wobei dieser Gewichtsanteil bezogen ist auf das Gesamt-
gewicht der Olphase,

(d) enthaltend wenigstens eine grenzflachenaktive Sub-
stanz, gewahlt aus der Gruppe der Substanzen der allge-
meinen Formel (1)

A—O (,3H—X—(l3H—-O A
Ry R2
a
— wobei A und A' gleiche oder verschiedene organische
Reste, gewahlt aus der Gruppe der verzweigten und unver-
zweigten, gesattigten und ungesattigten Alkyl- und Acylres-
te und Hydroxyacylreste mit 10-30 Kohlenstoffatomen so-

wie ferner aus der Gruppe der tber Esterfunktionen mitein-
ander verbundenen...
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Beschreibung

[0001] Die vorliegende Erfindung betrifft kosmetische und dermatologische Zubereitungen, insbesondere sol-
che vom Typ Wasser-in-Ol, Verfahren zu ihrer Herstellung sowie ihre Verwendung fiir kosmetische und medi-
zinische Zwecke.

Stand der Technik

[0002] Die menschliche Haut (bt als groRtes Organ des Menschen zahlreiche lebenswichtige Funktionen
aus. Mit durchschittlich etwa 2 m? Oberflaiche beim Erwachsenen kommt ihr eine herausragende Rolle als
Schutz- und Sinnesorgan zu. Aufgabe dieses Organs ist es, mechanische, thermische, aktinische, chemische
und biologische Reize zu vermitteln und abzuwehren. AuRerdem kommt ihr eine bedeutende Rolle als Regu-
lations- und Zielorgan im menschlichen Stoffwechsel zu.

[0003] Unter kosmetischer Hautpflege ist in erster Linie zu verstehen, die naturliche Funktion der Haut als
Barriere gegen Umwelteinflisse (z.B. Schmutz, Chemikalien, Mikroorganismen) und gegen den Verlust von
kdrpereigenen Stoffen (z.B. Wasser, natirliche Fette, Elektrolyte) zu stérken oder wiederherzustellen sowie
ihre Hornschicht bei aufgetretenen Schaden in ihrem natirlichen Regenerationsvermdgen zu unterstitzen.

[0004] Werden die Barriereeigenschaften der Haut gestort, kann es zu verstarkter Resorption toxischer oder
allergener Stoffe oder zum Befall von Mikroorganismen und als Folge zu toxischen oder allergischen Hautre-
aktionen kommen.

[0005] Ziel der Hautpflege ist es ferner, den durch tagliches Waschen verursachten Fett- und Wasserverlust
der Haut auszugleichen. Dies ist gerade dann wichtig, wenn das natirliche Regenerationsvermoégen nicht aus-
reicht. AuRerdem sollen Hautpflegeprodukte vor Umwelteinflissen, insbesondere vor Sonne und Wind, schit-
zen und die Hautalterung verzégern.

[0006] Medizinische topische Zusammensetzungen enthalten in der Regel ein oder mehrere Medikamente in
wirksamer Konzentration. Der Einfachheit halber wird zur sauberen Unterscheidung zwischen kosmetischer
und medizinischer Anwendung und entsprechenden Produkten auf die gesetzlichen Bestimmungen der Bun-
desrepublik Deutschland verwiesen (z.B. Kosmetikverordnung, Lebensmittel- und Arzneimittelgesetz).

[0007] Unter Emulsionen versteht man im allgemeinen heterogene Systeme, die aus zwei nicht oder nur be-
grenzt miteinander mischbaren Flissigkeiten bestehen, die Ublicherweise als Phasen bezeichnet werden. In
einer Emulsion ist eine der beiden Flussigkeiten in Form feinster Trépfchen in der anderen Flissigkeit disper-
giert.

[0008] Sind die beiden Fliissigkeiten Wasser und Ol und liegen Oltrépfchen fein verteilt in Wasser vor, so han-
delt es sich um eine Ol-in-Wasser-Emulsion (O/W/-Emulsion, z. B. Milch). Der Grundcharakter einer
O/W-Emulsion ist durch das Wasser gepragt. Bei einer Wasser-in-Ol-Emulsion (W/O-Emulsion, z. B. Butter)
handelt es sich um das umgekehrte Prinzip, wobei der Grundcharakter hier durch das Ol bestimmt wird.

[0009] Naturlich ist dem Fachmann eine Vielzahl von Mdéglichkeiten bekannt, stabile W/O-Zubereitungen zur
kosmetischen oder dermatologischen Anwendung zu formulieren, beispielsweise in Form von Cremes und
Salben, die im Bereich von Raum- bis Hauttemperatur streichfahig sind, oder als Lotionen und Milche, die in
diesem Temperaturbereich eher flie3fahig sind. Der Stand der Technik kennt allerdings nur wenige Formulie-
rungen, die so dinnflissig sind, dal} sie beispielsweise sprihbar waren.

[0010] Zudem haben dinnflissige Zubereitungen des Standes der Technik haufig den Nachteil, daf sie in-
stabil, auf einen engen Anwendungsbereich oder eine begrenzte Einsatzstoffauswahl begrenzt sind. Dinnflis-
sige Produkte, in denen beispielsweise stark polare Ole — wie die in handelsiiblichen Produkten sonst haufig
verwendeten Pflanzendle — ausreichend stabilisiert sind, gibt es daher zur Zeit auf dem Markt nicht.

[0011] W/O-Emulsionen mit hohem Wassergehalt und einer geringen Viskositat, die dariiberhinaus eine La-
gerstabilitat aufweisen, wie sie flir marktgangige Produkte gefordert wird, sind nach dem Stand der Technik nur
sehr aufwendig zu formulieren. Dementsprechend ist das Angebot an derartigen Formulierungen aul3erst ge-
ring. Gleichwohl kdnnten derartige Formulierungen dem Verbraucher bisher nicht gekannte kosmetische Leis-
tungen bieten.
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Aufgabenstellung

[0012] Eine Aufgabe der vorliegenden Erfindung war es, Zubereitungen zur Verfligung zu stellen, welche eine
sehr geringe Viskositat haben und nicht die Nachteile des Standes der Technik aufweisen.

[0013] Eine weitere Aufgabe der vorliegenden Erfindung war es, Zubereitungen zur Verfligung zustellen, wel-
che mit einem hohen Gehalt an wasserléslichen und/oder wassermischbaren Substanzen mit kosmetischer
oder dermatologischer Wirksamkeit beladen werden kénnen, ohne dal} die galenische Qualitat oder andere
Eigenschaften der Zubereitungen beeintrachtigt waren.

[0014] Als sogenannte ,High Internal Phase, Emulsionen werden nach K.J.Lissant: The Geometry of High-In-
ternal-Phase-Ratio Emulsions; Journal of Colloid and Interface Science 22, 462-468 (1966) Emulsionen mit
einer inneren Phase von mehr als 70 % definiert. Die Herstellung stabiler, flieRfahiger Wasser-in-Ol-Emulsio-
nen mit einem Wassergehalt von mehr als 70% stellt sich als sehr schwierig dar. Insbesondere sind ,High In-
ternal Phase,-W/O-Emulsionen mit einem sehr hohen Wassergehalt von mehr als 85% (,Very High Internal
Phase,W/O-Emulsionen) nicht zuganglich.

[0015] Die (iblicherweise bei Wasser-in-Ol-Emulsionen angewandte Technik der Variation des Phasen-Volu-
men-Verhaltnisses (d.h. Einarbeitung héherer Mengen an flissigen Lipiden) kann, auf Grund des niedrigen Li-
pidanteils bei ,High Internal Phase,W/O-Emulsionen nur bedingt, bei ,Very High Internal Phase,W/O-Emulsi-
onen) liberhaupt nicht genutzt werden. Es sind daher nur Wasser-in-Ol-Emulsionen mit einer festen bis halb-
festen Konsistenz zuganglich. Auch die Verwendung von polaren Lipiden, durch die Gblicherweise niedrigvis-
kosere Wasser-in-Ol-Emulsionen erhalten werden, fiihrt nicht zum gewiinschten Erfolg.

[0016] Uberraschend hat sich gezeigt, da Wasser-in-Ol-Emulsionen
(a) einer Viskositat von héchstens 5.000 mPa-s
(b) eines Gehaltes an Wasser und gegebenfalls wasserldslichen Substanzen von insgesamt mindestens 75
Gew.%, und eines Gehaltes an Lipiden, Emulgatoren und lipophilen Bestandteilen von insgesamt mindes-
tens 15%, jeweils bezogen auf das Gesamtgewicht der Zubereitungen,
(c) deren Olphase wenigstens 75 Gew.% einer oder mehrerer Substanzen umfaft, gewahlt aus der Gruppe
der
— bei Raumtemperatur flissigen, unpolaren Lipide, welche eine Polaritat grofier als 30 mN/m aufweisen be-
steht, und/oder
— der Silicondle beliebiger Polaritat
wobei dieser Gewichtsanteil bezogen ist auf das Gesamtgewicht der Olphase,
(d) enthaltend wenigstens eine grenzflachenaktive Substanz, gewahlt aus der Gruppe der Substanzen der
allgemeinen Formel (1)

A—O (I:H_X_CI;H———O Al
R1 R2
a

— wobei A und A’ gleiche oder verschiedene organische Reste, gewahlt aus der Gruppe der verzweigten
und unverzweigten, gesattigten und ungesattigten Alkyl- und Acylreste und Hydroxyacylreste mit 10-30
Kohlenstoffatomen sowie ferner aus der Gruppe der tiber Esterfunktionen miteinander verbundenen Hydro-
xyacylgruppen, nach dem Schema
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wobei R' gewahlt wird aus der Gruppe der verzweigten und unverzweigten Alkylgruppen mit 1 bis 20 Koh-
lenstoffatomen und R" gewahlt wird aus der Gruppe der verzweigten und unverzweigten Alkylengruppen
mit 1 bis 20 Kohlenstoffatomen und b Zahlen von 0 bis 200 annehmen kann,

— a eine Zahl von 1 bis 100, vorzugsweise 2 bis 60, insbesondere 5 bis 40 darstellt,

— X eine Einfachbindung oder die Gruppe

7
R3

— darstellt,

- R, und R, unabhéngig voneinander aus der Gruppe H, Methyl gewahlt werden,

- R, gewahlt wird aus der Gruppe H, sowie der verzweigten und unverzweigten, gesattigten und ungesat-
tigten Alkyl- und Acylreste mit 1-20 Kohlenstoffatomen,

den Nachteilen des Standes der Technik abhelfen.

[0017] Die Strukturformel ist nicht so zu interpretieren, daf3 durch den Index a alle in der Klammer reprasen-
tierten Reste R,, R, bzw R, im gesamten Molekdl jeweils gleich sein missen. Vielmehr kénnen diese Reste in
jedem der a Fragmente

—(ID H—-X—?H-—o——
frei gewahlt werden.

[0018] Es ist moglich und vorteilhaft, den Gesamtgehalt an Wasser und wasserléslichen Substanzen der er-
findungsgemafien W/O-Emulsionen auf groRer als 80 Gew.-%, insbesondere 85 Gew.-% zu wahlen, jeweils
bezogen auf das Gesamtgewicht der Zubereitungen.

[0019] Ein Beispiel fur besonders vorteilhaft im Sinne der vorliegenden Erfindung zu verwendende grenzfla-
chenaktiven Substanzen ist das Polyethylenglycol-30-Dipolyhydroxystearat (PEG-30-Dipolyhydroxystearat),
welches von der Gesellschaft ICI Surfactants unter der Warenbezeichnung ARLACEL® P135 verkauft wird.

[0020] Die Gesamtmenge an den erfindungsgemaf verwendeten grenzflachenaktiven Substanzen in den fer-
tigen kosmetischen oder dermatologischen Zubereitungen wird vorteilhaft aus dem Bereich von 0,1-30
Gew.-%, bevorzugt 0,25-5,0 Gew.-% insbesondere 0,75-3,5 Gew.-% gewahlt, bezogen auf das Gesamtge-
wicht der Zubereitungen.

[0021] Zwar ist bekannt, dal} sich mit Emulgatoren der vorab beschriebenen Art W/O-Emulsionen mit hohem
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Wassergehalt erzeugen lassen. Dennoch konnte der bekannte Stand der Technik nicht den Weg zur vorliegen-
den Erfindung weisen.

[0022] Im Rahmen der vorliegenden Offenbarung wird als Oberbegriff fiir Fette, Ole, Wachse und dergleichen
gelegentlich der Ausdruck ,Lipide, verwendet, wie dem Fachmanne durchaus gelaufig ist. Auch werden die Be-
grifie ,Olphase, und ,Lipidphase, synonym angewandt.

[0023] Ole und Fette unterscheiden sich unter anderem in ihrer Polaritat, welche schwierig zu definieren ist.
Es wurde bereits vorgeschlagen, die Grenzflachenspannung gegeniiber Wasser als Mal fir den Polaritatsin-
dex eines Ols bzw. einer Olphase anzunehmen. Dabei gilt, daR die Polaritat der betreffenden Olphase umso
gréRer ist, je niedriger die Grenzflaichenspannung zwischen dieser Olphase und Wasser ist. Erfindungsgeman
wird die Grenzflachenspannung als ein mégliches MaR fiir die Polaritat einer gegebenen Olkomponente ange-
sehen.

[0024] Die Grenzflachenspannung ist diejenige Kraft, die an einer gedachten, in der Grenzflache zwischen
zwei Phasen befindlichen Linie der Lange von einem Meter wirkt. Die physikalische Einheit fur diese Grenzfla-
chenspannung errechnet sich klassisch nach der Beziehung Kraft/Lange und wird gewoéhnlich in mN/m (Milli-
newton geteilt durch Meter) wiedergegeben. Sie hat positives Vorzeichen, wenn sie das Bestreben hat, die
Grenzflache zu verkleinern. Im umgekehrten Falle hat sie negatives Vorzeichen.

[0025] Als Grenze, unterhalb derer eine Olphase als "polar" und oberhalb derer eine Olphase als "unpolar"
gilt, werden erfindungsgemaf 30 mN/m angesehen.

[0026] Als besonders vorteilhaft haben sich folgende, bei Raumtemperatur, flissige unpolare Lipide erwie-
sen: Kohlenwassersoffe (Mineraléle, Cyloparaffin, Polyisobutene, Polydecene), nicht ethoxylierte bzw. propo-
poxylierte Ether (Caprylylether/Cetiol OE) sowie Silikonéle (Dimethicone, Cylomethicone, Dimethiconol).

[0027] Nach obiger Definition der Polaritat gelten Silikondle nicht als unpolar sondern fallen in der Regel in
die mittelpolare Region (typischerweise zwischen 20 und 30 mN/m).

[0028] Es ist erfindungsgemanl moglich, einen gewissen Anteil polarer Lipide in der Lipidmischung zu dulden,
keinesfalls soll dieser Anteil jedoch 25 Gew.-% Ubersteigen, betragt bevorzugt weniger als 15 Gew.-% und soll
im ldealfalle nicht mehr als < 10 Gew.-%, bezogen auf die Gesamtlipidphase, betragen.

[0029] Gemal der hiermit vorgelegten Lehre sind W/O-Emulsionen erhaltlich, deren Viskositat bei 25° C klei-
ner als 5.000 mPa-s (= Millipascalsekunden) insbesondere kleiner als 4.000 mPa-s, bevorzugt kleiner als 3.500
mPa-s (HAAKE Viscotester VT-02).

[0030] Vorteilhaft werden die erfindungsgeméRen Ole ebenfalls gewahlt aus der Gruppe der Paraffindle, Po-
lyolefine sowie Vaseline (Petrolatum). Unter den Polyolefinen sind Polydecene und hydriertes Polyisobuten die
bevorzugten Substanzen.

[0031] Die Olphase kann im Sinne der vorliegenden Erfindung ferner — sofern die in den Patentanspriichen
aufgefiihrten Merkmale beachtet werden — vorteilhaft Substanzen enthalten, gewahlt aus der Gruppe der Ester
aus gesattigten und/oder ungesattigten, verzweigten und/oder unverzweigten Alkancarbonsauren einer Ket-
tenlange von 3 bis 30 C-Atomen und gesattigten und/oder ungesattigten, verzweigten und/oder unverzweigten
Alkoholen einer Kettenlange von 3 bis 30 C-Atomen sowie aus der Gruppe der Ester aus aromatischen Car-
bonsauren und gesattigten und/oder ungesattigten, verzweigten und/oder unverzweigten Alkoholen einer Ket-
tenlange von 3 bis 30 C-Atomen. Solche Esterdle kdnnen dann vorteilhaft gewahlt werden aus der Gruppe Iso-
propylmyristat, Isopropylpalmitat, Isopropylstearat, Isopropyloleat, n-Butylstearat, n-Hexyllaurat, n-Decyloleat,
Isooctylstearat, Isononylstearat, Isononylisononanoat, 2-Ethylhexylpalmitat, 2-Ethylhexyllaurat, 2-Hexyldecyl-
stearat, 2-Octyldodecylpalmitat, Oleyloleat, Oleylerucat, Erucyloleat, Erucylerucat sowie synthetische, halb-
synthetische und natirliche Gemische solcher Ester, wie z.B. Jojobadl.

[0032] Ferner kann die Olphase vorteilhaft gewahlt werden aus der Gruppe der verzweigten und unverzweig-
ten Kohlenwasserstoffe und -wachse, der Silkondle, der Dialkylether, der Gruppe der gesattigten oder unge-
sattigten, verzweigten oder unverzweigten Alkohole, sowie der Fettsduretriglyceride, namentlich der Triglyce-
rinester gesattigter und/oder ungesattigter, verzweigter und/oder unverzweigter Alkancarbonsauren einer Ket-
tenlange von 8 bis 24, insbesondere 12-18 C-Atomen. Die Fettsduretriglyceride kdnnen beispielsweise vorteil-
haft gewahlt werden aus der Gruppe der synthetischen, halbsynthetischen und natiirlichen Ole, z.B. Olivenél,
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Sonnenblumendl, Sojadl, ErdnuRél, Rapsol, Mandeldl, Palmél, Kokos6l, Palmkerndl und dergleichen mehr.

[0033] Gewiinschtenfalls kénnen in der Olphase einzusetzende Fett- und/oder Wachskomponenten — als Ne-
benbestandteile in geringerer Menge — aus der Gruppe der pflanzlichen Wachse, tierischen Wachse, Mineral-
wachse und petrochemischen Wachse gewahlt werden. Erfindungsgemal giinstig sind beispielsweise Cande-
lilawachs, Carnaubawachs, Japanwachs, Espartograswachs, Korkwachs, Guarumawachs, Reiskeimélwachs,
Zuckerrohrwachs, Beerenwachs, Ouricurywachs, Montanwachs, Jojobawachs, Shea Butter, Bienenwachs,
Schellackwachs, Walrat, Lanolin (Wollwachs), Burzelfett, Ceresin, Ozokerit (Erdwachs), Paraffinwachse und
Mikrowachse.

[0034] Weitere vorteilhafte Fett- und/oder Wachskomponenten sind chemisch modifzierte Wachse und syn-
thetische Wachse, wie beispielsweise die unter den Handelsbezeichnungen Syncrowax HRC (Glyceryltribe-
henat), Syncrowax HGLC (C,4_,-Fettsauretriglycerid) und Syncrowax AW 1C (C,4_s-Fettsadure) bei der CRO-
DA GmbH erhaltlichen sowie Montanesterwachse, Sasolwachse, hydrierte Jojobawachse, synthetische oder
modifizierte Bienenwachse (z. B. Dimethicon Copolyol Bienenwachs und/oder C,, ,-Alkyl Bienenwachs), Po-
lyalkylenwachse, Polyethylenglykolwachse, aber auch chemisch modifzierte Fette, wie z. B. hydrierte Pflan-
zenole (beispielsweise hydriertes Ricinusdl und/oder hydrierte Cocosfettglyceride), Triglyceride, wie beispiels-
weise Trihydroxystearin, Fettsduren, Fettsdureester und Glykolester, wie beispielsweise C,,_,,-Alkylstearat,
C,o40-Alkylhydroxystearoylstearat und/oder Glykolmontanat. Weiter vorteilhaft sind auch bestimmte Organosi-
liciumverbindungen, die ahnliche physikalische Eigenschaften aufweisen wie die genannten Fett- und/oder
Wachskomponenten, wie beispielsweise Stearoxytrimethylsilan.

[0035] Gewilnschtenfalls kdnnen die Fett- und/oder Wachskomponenten sowohl einzeln als auch im Gemisch
vorliegen.

[0036] Auch beliebige Abmischungen solcher OI- und Wachskomponenten sind vorteilhaft im Sinne der vor-
liegenden Erfindung einzusetzen. Es kann auch gegebenenfalls vorteilhaft sein, Wachse, beispielsweise Ce-
tylpalmitat, als Lipidkomponente der Olphase einzusetzen.

[0037] Von den Kohlenwasserstoffen sind Paraffindl, hydrierte Polyolefine (z.B. hydriertes Polyisobuten)
Squalan und Squalen vorteilhaft im Sinne der vorliegenden Erfindung zu verwenden.

[0038] Erfindungsgemal besonders vorteilhaft sind solche Emulsionen, die dadurch gekennzeichnet sind,
daR die Olphase zu mindestens 50 Gew.-%, bevorzugt zu mehr als 75 Gew.-% aus mindestens einer Substanz,
gewabhlt aus der Gruppe gewahlt aus der Gruppe Vaseline (Petrolatum), Paraffindl und Polyolefine, unter den
letzteren bevorzugt: Polydecenen, besteht.

[0039] Vorteilhaft kann die Olphase ferner einen Gehalt an cyclischen oder linearen Silikondlen aufweisen
oder vollstandig aus solchen Olen bestehen, wobei allerdings bevorzugt wird, auRer dem Silikondl oder den
Silikondlen einen zusétzlichen Gehalt an anderen Olphasenkomponenten zu verwenden.

[0040] Vorteilhaft kann Cyclomethicon (Octamethylcyclotetrasiloxan) eingesetzt werden. Aber auch andere
Silikonéle sind vorteilhaft im Sinne der vorliegenden Erfindung zu verwenden, beispielsweise Hexamethylcyc-
lotrisiloxan, Polydimethylsiloxan, Poly(methylphenylsiloxan).

[0041] Die walrige Phase der erfindungsgemafien Zubereitungen enthalt gegebenenfalls vorteilhaft Alkoho-
le, Diole oder Polyole niedriger C-Zahl, sowie deren Ether, vorzugsweise Ethanol, Isopropanol, Propylenglykol,
Glycerin, Ethylenglykol, Ethylenglykolmonoethyl- oder -monobutylether, Propylenglykolmonomethyl, -monoe-
thyl- oder -monobutylether, Diethylenglykolmonomethyl- oder -monoethylether und analoge Produkte, ferner
Alkohole niedriger C-Zahl, z.B. Ethanol, Isopropanol, 1,2-Propandiol, Glycerin sowie insbesondere ein oder
mehrere Verdickungsmittel, welches oder welche vorteilhaft gewahlt werden kénnen aus der Gruppe Silicium-
dioxid, Aluminiumsilikate, Polysaccharide bzw. deren Derivate, z.B. Hyaluronsaure, Xanthangummi, Hydroxy-
propylmethylcellulose, besonders vorteilhaft aus der Gruppe der Polyacrylate, bevorzugt ein Polyacrylat aus
der Gruppe der sogenannten Carbopole, beispielsweise Carbopole der Typen 980, 981, 1382, 2984, 5984,
oder auch der Typen ETD (Easy-to-disperse) 2001, 2020, 2050, jeweils einzeln oder in beliebigen Kombinati-
onen untereinander.

[0042] Ein besonderer Vorzug der vorliegenden Erfindung ist es, dal sie gestattet, hohe Konzentrationen an
Polyolen, insbesondere Glycerin einzusetzen.
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[0043] Besonders vorteilhafte Zubereitungen werden ferner erhalten, wenn als Zusatz- oder Wirkstoffe Anti-
oxidantien eingesetzt werden. Erfindungsgemal enthalten die Zubereitungen vorteilhaft eines oder mehrere
Antioxidantien. Als gunstige, aber dennoch fakultativ zu verwendende Antioxidantien kénnen alle fiir kosmeti-
sche und/oder dermatologische Anwendungen geeigneten oder gebrauchlichen Antioxidantien verwendet
werden.

[0044] Vorteilhaft werden die Antioxidantien gewahlt aus der Gruppe bestehend aus Aminosauren (z.B. Gly-
cin, Histidin, Tyrosin, Tryptophan) und deren Derivate, Imidazole (z.B. Urocaninsdure) und deren Derivate,
Peptide wie D,L-Carnosin, D-Carnosin, L-Carnosin und deren Derivate (z.B. Anserin), Carotinoide, Carotine
(z.B. a-Carotin, p-Carotin, W-Lycopin) und deren Derivate, Liponsaure und deren Derivate (z.B. Dihydrolipon-
saure), Aurothioglucose, Propylthiouracil und andere Thiole (z.B. Thioredoxin, Glutathion, Cystein, Cystin,
Cystamin und deren Glycosyl-, N-Acetyl-, Methyl-, Ethyl-, Propyl-, Amyl-, Butyl- und Lauryl-, Palmitoyl-, Oleyl-,
y-Linoleyl-, Cholesteryl — und Glycerylester) sowie deren Salze, Dilaurylthiodipropionat, Distearylthiodipropio-
nat, Thiodipropionsaure und deren Derivate (Ester, Ether, Peptide, Lipide, Nukleotide, Nukleoside und Salze)
sowie Sulfoximinverbindungen (z.B. Buthioninsulfoximine, Homocysteinsulfoximin, Buthioninsulfone, Penta-,
Hexa-, Heptathioninsulfoximin) in sehr geringen vertraglichen Dosierungen (z.B. pmol bis pmol/kg), ferner (Me-
tall)-Chelatoren (z.B. a-Hydroxyfettsauren, Palmitinsaure, Phytinsaure, Lactoferrin), a-Hydroxysauren (z.B. Zi-
tronensaure, Milchsaure, Apfelsaure), Huminsaure, Gallensaure, Gallenextrakte, Bilirubin, Biliverdin, EDTA,
EGTA und deren Derivate, ungeséttigte Fettsduren und deren Derivate (z.B. y-Linolenséure, Linolséure, Ol-
saure), Folsaure und deren Derivate, Ubichinon und Ubichinol und deren Derivate, Vitamin C und Derivate
(z.B. Ascorbylpalmitat, Mg-Ascorbylphosphat, Ascorbylacetat), Tocopherole und Derivate (z.B. Vitamin E-ace-
tat), Vitamin A und Derivate (Vitamin A-palmitat) sowie Konyferylbenzoat des Benzoeharzes, Rutinsaure und
deren Derivate, Ferulasdure und deren Derivate, Butylhydroxytoluol, Butylhydroxyanisol, Nordihydroguajak-
harzsaure, Nordihydroguajaretsaure, Trihydroxybutyrophenon, Harnsaure und deren Derivate, Mannose und
deren Derivate, Zink und dessen Derivate (z.B. ZnO, ZnS0O,) Selen und dessen Derivate (z. B. Selenmethio-
nin), Stilbene und deren Derivate (z. B. Stilbenoxid, Trans-Stilbenoxid) und die erfindungsgemal geeigneten
Derivate (Salze, Ester, Ether, Zucker, Nukleotide, Nukleoside, Peptide und Lipide) dieser genannten Wirkstof-
fe.

[0045] Besonders vorteilhaft im Sinne der vorliegenden Erfindung kénnen 6llésliche Antioxidantien eingesetzt
werden.

[0046] Eine erstaunliche Eigenschaft der vorliegenden Erfindung ist, da erfindungsgemalle Zubereitungen
sehr gute Vehikel fur kosmetische oder dermatologische Wirkstoffe in die Haut sind, wobei bevorzugte Wirk-
stoffe Antioxidantien sind, welche die Haut vor oxidativer Beanspruchung schitzen kénnen. Bevorzugte Anti-
oxidantien sind dabei Vitamin E und dessen Derivate sowie Vitamin A und dessen Derivate.

[0047] Die Menge der Antioxidantien (eine oder mehrere Verbindungen) in den Zubereitungen betragt vor-
zugsweise 0,001 bis 30 Gew.-%, besonders bevorzugt 0,05-20 Gew.-%, insbesondere 1-10 Gew.-%, bezogen
auf das Gesamtgewicht der Zubereitung.

[0048] Sofern Vitamin E und/oder dessen Derivate das oder die Antioxidantien darstellen, ist vorteilhaft, deren
jeweilige Konzentrationen aus dem Bereich von 0,001-10 Gew.-%, bezogen auf das Gesamtgewicht der For-
mulierung, zu wahlen.

[0049] Sofern Vitamin A, bzw. Vitamin-A-Derivate, bzw. Carotine bzw. deren Derivate das oder die Antioxidan-
tien darstellen, ist vorteilhaft, deren jeweilige Konzentrationen aus dem Bereich von 0,001-10 Gew.-%, bezo-
gen auf das Gesamtgewicht der Formulierung, zu wahlen.

[0050] Es istdem Fachmann natirlich bekannt, da® kosmetische Zubereitungen zumeist nicht ohne die bli-
chen Hilfs- und Zusatzstoffe denkbar sind. Die erfindungsgemafen kosmetischen und dermatologischen Zu-
bereitungen kénnen dementsprechend ferner kosmetische Hilfsstoffe enthalten, wie sie iblicherweise in sol-
chen Zubereitungen verwendet werden, beispielsweise Konsistenzgeber, Stabilisatoren, Fillstoffe, Konservie-
rungsmittel, Parfime, Substanzen zum Verhindern des Schaumens, Farbstoffe, Pigmente, die farbende Wir-
kung haben, Verdickungsmittel, oberflachenaktive Substanzen, Emulgatoren, weichmachende, anfeuchtende
und/oder feuchthaltende Substanzen, entziindungshemmende Substanzen, zusatzliche Wirkstoffe wie Vitami-
ne oder Proteine, Lichtschutzmittel, Insektenrepellentien, Bakterizide, Viruzide, Wasser, Salze, antimikrobiell,
proteolytisch oder keratolytisch wirksame Substanzen, Medikamente oder andere Ubliche Bestandteile einer
kosmetischen oder dermatologischen Formulierung wie Alkohole, Polyole, Polymere, Schaumstabilisatoren,
organische Losungsmittel oder auch Elektrolyte.
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[0051] Letztere kdnnen beispielsweise gewahlt werden aus der Gruppe der Salze mit folgenden Anionen:
Chloride, ferner anorganische Oxo-Element-Anionen, von diesen insbesondere Sulfate, Carbonate, Phospha-
te, Borate und Aluminate. Auch auf organischen Anionen basierende Elektrolyte sind vorteilhaft, z.B. Lactate,
Acetate, Benzoate, Propionate, Tartrate, Citrate, Aminosauren, Ethylendiamintetraessigsaure und deren Salze
und andere mehr. Als Kationen der Salze werden bevorzugt Ammonium,- Alkylammonium,- Alkalimetall-, Erd-
alkalimetall,- Magnesium-, Eisen- bzw. Zinkionen verwendet. Es bedarf an sich keiner Erwahnung, daf in Kos-
metika nur physiologisch unbedenkliche Elektrolyte verwendet werden sollten. Besonders bevorzugt sind Ka-
liumchlorid, Kochsalz, Magnesiumsulfat, Zinksulfat und Mischungen daraus.

[0052] Mutatis mutandis gelten entsprechende Anforderungen an die Formulierung medizinischer Zuberei-
tungen.

[0053] Die erfindungsgemafien W/O-Emulsionen kénnen als Grundlage fiir kosmetische oder dermatologi-
sche Formulierungen dienen. Diese kdnnen wie Ublich zusammengesetzt sein und beispielsweise zur Behand-
lung und der Pflege der Haut und/oder der Haare, als Lippenpflegeprodukt, als Deoprodukt und als Schmink-
bzw. Abschminkprodukt in der dekorativen Kosmetik oder als Lichtschutzpraparat dienen. Zur Anwendung
werden die erfindungsgemafien kosmetischen und dermatologischen Zubereitungen in der fir Kosmetika oder
Dermatika Ublichen Weise auf die Haut und/oder die Haare in ausreichender Menge aufgebracht.

[0054] Entsprechend kénnen kosmetische oder topische dermatologische Zusammensetzungen im Sinne
der vorliegenden Erfindung, je nach ihrem Aufbau, beispielsweise verwendet werden als Hautschutzcréme,
Reinigungsmilch, Sonnenschutzlotion, Nahrcréeme, Tages- oder Nachtcreme usw. Es ist gegebenenfalls mog-
lich und vorteilhaft, die erfindungsgemalen Zusammensetzungen als Grundlage fiir pharmazeutische Formu-
lierungen zu verwenden.

[0055] Die dunnflissigen kosmetischen oder dermatologischen Mittel gemaf der Erfindung kénnen beispiels-
weise als aus Aerosolbehaltern, Quetschflaschen oder durch eine Pumpvorrichtung versprihbare Praparate
vorliegen oder in Form einer mittels Roll-on-Vorrichtungen auftragbaren fliissigen Zusammensetzung, jedoch
auch in Form einer aus normalen Flaschen und Behaltern auftragbaren Emulsion.

[0056] Als Treibmittel fir aus Aerosolbehaltern verspriihbare kosmetische oder dermatologische Zubereitun-
gen im Sinne der vorliegenden Erfindung sind die Ublichen bekannten leichtflichtigen, verflissigten Treibmittel,
beispielsweise Kohlenwasserstoffe (Propan, Butan, Isobutan) geeignet, die allein oder in Mischung miteinan-
der eingesetzt werden kénnen. Auch Druckluft ist vorteilhaft zu verwenden.

[0057] Naturlich weil® der Fachmann, daR es an sich nichttoxische Treibgase gibt, die grundsatzlich fir die
Verwirklichung der vorliegenden Erfindung in Form von Aerosolpraparaten geeignet waren, auf die aber den-
noch wegen bedenklicher Wirkung auf die Umwelt oder sonstiger Begleitumstande verzichtet werden sollte,
insbesondere Fluorkohlenwasserstoffe und Fluorchlorkohlenwasserstoffe (FCKW).

[0058] Gunstig sind auch solche kosmetischen und dermatologischen Zubereitungen, die in der Form eines
Sonnenschutzmittels vorliegen. Vorzugsweise enthalten diese neben den erfindungsgemalen Wirkstoffkom-
binationen zuséatzlich mindestens eine UV-A-Filtersubstanz und/oder mindestens eine UV-B-Filtersubstanz
und/oder mindestens ein anorganisches Pigment.

[0059] Es ist aber auch vorteilhaft im Sinne der vorliegenden Erfindungen, solche kosmetischen und derma-
tologischen Zubereitungen zu erstellen, deren hauptsachlicher Zweck nicht der Schutz vor Sonnenlicht ist, die
aber dennoch einen Gehalt an UV-Schutzsubstanzen enthalten. So werden z.B. in Tagescrémes gewdhnlich
UV-A- bzw. UV-B-Filtersubstanzen eingearbeitet.

[0060] Auch stellen UV-Schutzsubstanzen, ebenso wie Antioxidantien und, gewiinschtenfalls, Konservie-
rungsstoffe, einen wirksamen Schutz der Zubereitungen selbst gegen Verderb dar.

[0061] Vorteilhaft kdnnen erfindungsgemale Zubereitungen aulRerdem Substanzen enthalten, die UV-Strah-
lung im UVB-Bereich absorbieren, wobei die Gesamtmenge der Filtersubstanzen z.B. 0,1 Gew.-% bis 30
Gew.-%, vorzugsweise 0,5 bis 10 Gew.-%, insbesondere 1,0 bis 6,0 Gew.-% betragt, bezogen auf das Gesamt-
gewicht der Zubereitungen, um kosmetische Zubereitungen zur Verfligung zu stellen, die das Haar bzw. die
Haut vor dem gesamten Bereich der ultravioletten Strahlung schitzen. Sie kénnen auch als Sonnenschutzmit-
tel firs Haar oder die Haut dienen.
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[0062] Enthalten die erfindungsgemafllen Emulsionen UVB-Filtersubstanzen, kénnen diese 6lléslich oder
wasserloslich sein. Erfindungsgemal vorteilhafte 6llésliche UVB-Filter sind z.B.:
— 3-Benzylidencampher-Derivate, vorzugsweise 3-(4-Methylbenzyliden)campher, 3-Benzylidencampher;
—4-Aminobenzoesaure-Derivate, vorzugsweise 4-(Dimethylamino)-benzoesaure-(2-ethylhexyl)ester, 4-(Di-
methylamino)benzoesaureamylester;
— Ester der Zimtsaure, vorzugsweise 4-Methoxyzimtsaure(2-ethylhexyl)ester, 4-Methoxyzimtsaureisopen-
tylester;
— Ester der Salicylsdure, vorzugsweise Salicylsdure(2-ethylhexyl)ester, Salicylsaure(4-isopropylbenzyl)es-
ter, Salicylsaurehomomenthylester,
— Derivate des Benzophenons, vorzugsweise 2-Hydroxy-4-methoxybenzophenon, 2-Hydroxy-4-metho-
xy-4'-methylbenzophenon, 2,2'-Dihydroxy-4-methoxybenzophenon;
— Ester der Benzalmalonsaure, vorzugsweise 4-Methoxybenzalmalonsauredi(2-ethylhexyl)ester,
— Derivate des 1,3,5-Triazins, vorzugsweise 2,4,6-Trianilino-(p-carbo-2'-ethyl-1'-hexyloxy)-1,3,5-triazin.

[0063] Die Liste der genannten UVB-Filter, die in Kombination mit den erfindungsgemafen Wirkstoffkombi-
nationen verwendet werden kdnnen, soll selbstverstandlich nicht limitierend sein.

[0064] Es kann auch von Vorteil sein, erfindungsgemalie Lipodispersionen mit UVA-Filtern zu formulieren, die
bisher Ublicherweise in kosmetischen Zubereitungen enthalten sind. Bei diesen Substanzen handelt es sich
vorzugsweise um Derivate des Dibenzoylmethans, insbesondere um 1-(4'-tert.Butylphenyl)-3-(4'-methoxyphe-
nyl)propan-1,3-dion und um 1-Phenyl-3-(4'-isopropylphenyl)propan-1,3-dion.

[0065] Erfindungsgemale kosmetische und dermatologische Zubereitungen kénnen auch anorganische Pig-
mente enthalten, die Ublicherweise in der Kosmetik zum Schutze der Haut vor UV-Strahlen verwendet werden.
Dabei handelt es sich um Oxide des Titans, Zinks, Eisens, Zirkoniums, Siliciums, Mangans, Aluminiums, Cers
und Mischungen davon, sowie Abwandlungen, bei denen die Oxide die aktiven Agentien sind. Besonders be-
vorzugt handelt es sich um Pigmente auf der Basis von Titandioxid.

[0066] Als weitere Bestandteile kbnnen verwendet werden:
— Fette, Wachse und andere naturliche und synthetische Fettkdrper, vorzugsweise Ester von Fettsauren mit
Alkoholen niedriger C-Zahl, z.B. mit Isopropanol, Propylenglykol oder Glycerin, oder Ester von Fettalkoho-
len mit Alkansauren niedriger C-Zahl oder mit Fettsauren;
— Alkohole, Diole oder Polyole niedriger C-Zahl, sowie deren Ether, vorzugsweise Ethanol, Isopropanoal,
Propylenglykol, Glycerin, Ethylenglykol, Ethylenglykolmonoethyl- oder -monobutylether, Propylenglykolmo-
nomethyl, -monoethyl- oder -monobutylether, Diethylenglykolmonomethyl- oder -monoethylether und ana-
loge Produkte.

[0067] Erfindungsgemale Zubereitungen kénnen auch Wirkstoffe (eine oder mehrere Verbindungen) enthal-
ten, welche gewahlt werden aus der Gruppe: Acetylsalicylsaure, Atropin, Azulen, Hydrocortison und dessen
Derivaten, z.B. Hydrocortison-17-valerat, Vitamine, z.B. Ascorbinsaure und deren Derivate, Vitamine der B-
und D-Reihe, sehr giinstig das Vitamin B,, das Vitamin B,, das Vitamin D,, aber auch Bisabolol, ungeséttigte
Fettsauren, namentlich die essentiellen Fettsauren (oft auch Vitamin F genannt), insbesondere die y-Linolen-
saure, Olséure, Eicosapentaensiure, Docosahexaenséure und deren Derivate, Chloramphenicol, Coffein,
Prostaglandine, Thymol, Campher, Extrakte oder andere Produkte pflanzlicher und tierischer Herkunft, z.B.
Nachtkerzendl, Borretschél oder Johannisbeerkerndl, Fischodle, Lebertran aber auch Ceramide und cerami-
dahnliche Verbindungen und so weiter. Vorteilhaft ist es auch, die Wirkstoffe aus der Gruppe der rickfettenden
Substanzen zu wahlen, beispielsweise Purcellindl, Eucerit® und Neocerit®.

[0068] Die Menge solcher Wirkstoffe (eine oder mehrere Verbindungen) in den Zubereitungen geman der Er-
findung betragt vorzugsweise 0,001 bis 30 Gew.-%, besonders bevorzugt 0,05-20 Gew.-%, insbesondere 1-10
Gew.-%, bezogen auf das Gesamtgewicht der Zubereitung.

[0069] Die nachfolgenden Beispiele sollen die vorliegende Erfindung verdeutlichen. Die Zahlenwerte in den
Beispielen bedeuten Gewichtsprozente, bezogen auf das Gesamtgewicht der jeweiligen Zubereitungen.
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Beispiel 1 (W/O-Lotion):

Gew.-%
PEG-30-Dipolyhydroxystearat 2,00
Isohexadecan 4,50
Paraffinum liquidum 12,50
Glycerin 300
Magnesiumsulfat 0,70

Parfiim, Konservierungsmittel, Farbstoffe, Antioxidan- q.s.
tien
Wasser ad 100,00

Beispiel 2 (W/O-Lotion):

Gew.-%
PEG-30-Dipolyhydroxystearat 2,00
Squalan 6 00
Paraffinum liquidum 6,00
Hydriertes Polysiobuten 6,00
Glycerin 3,00
Magnesiumsulfat 0,70

Parfiim, Konservierungsmittel, Farbstoffe, Antioxidan- qg.s.
tien
Wasser ad 100,00

Beispiel 3 (W/O-Lotionl:

Gew.-%
PEG-30-Dipolyhydroxystearat 2,00
Cyloparaffin 10,00
Paraffinum liquidum 7,50
Tocopherolacetat 050
Glycerin 300
Panthenol 0,30
1,3-Butylenglycol 1,00
Serine 0, 30
Biotin 0,10
Distarkephosphat 100
Magnesiumsulfat 0,70

Parfiim, Konservierungsmittel, Farbstoffe, Antioxidan- q.s.
tien
Wasser ad 100,00

Beispiel 4 (W/O-Lotion):

Gew.-%
PEG-30-Dipolyhydroxystearat 2,00
Isohexadecan 4,00
Paraffinum subliquidum 8,00
4-(tert.-Butyl)-4'-methoxydibenzoylmethan 1,00
Octylmethoxycinnamat 1,50
4-Methyl-Benzylidencampher 1,50
Tris-[anilino-(p-carbo-2'-ethyl-1'-hexyloxy)]-triazin 0,50
Titandioxid 1,00
Zinkoxid 1,00
Glycerin 100
Magnesiumsulfat 070

Parfim, Konservierungsmittel, Farbstoffe, Antioxidan- q.s.
tien
Wasser ad 100,00

10/13



DE 198 54 497 B4 2006.12.21

Beispiel 5 (W/O-Lotion):

PEG-30-Dipolyhydroxystearat

Isohexadecan

Paraffinum liquidum

Glycerin

Natriumchlorid

Parfiim, Konservierungsmittel, Farbstoffe, Antioxidan-
tien

Wasser

Gew.-%
2,00
5,00
10,00
3,00
0,70
q.s.

ad 100,00

Beispiel 6 (flissiges Emulsions-Make-up):

PEG-30-Dipolyhydroxystearat
Isohexadecan

Paraffinum liquidum

Glycerin

Magnesiumsilikat

Glimmer

Eisenoxide

Titandioxid

Talkum

Magnesiumsilikat
Magnesiumsulat

Parfiim, Konservierungsmittel, Farbstoffe, Antioxidan-
tien

Wasser

Gew.-%
2,00
3,00
13,00
1,50
0,50
0,50
0,50
0,50
0,50
0,50
0,70
g.s.

ad 100,00

Beispiel 7 (W/O-Lotion):

PEG-30-Dipolyhydroxystearat
Squalan

Polydecen

Paraffinum liquidum
Hydriertes Polysiobuten
Glycerin

Sorbitol

Magnesiumsulfat

Parfiim, Konservierungsmittel, Farbstoffe, Antioxidan-
tien

Wasser

Gew.-%
2,50
3,00
3,00
7,00
3,00
1,00
5,00
0,70
g.s.

ad 100,00

Beispiel 8 (W/O-Lotion):

Gew.-%

PEG-30-Dipolyhydroxystearat 2,0
Isohexadecan 5,00
Paraffinum liquidum 10,00
Glycerin 20,0
Magnesiumsulfat 0,70
Parfim, Konservierungsmittel, Farbstoffe, Antioxidan- g.s.
tien
Wasser ad 100,00

Patentanspriiche

1. Wasser-in-Ol-Emulsionen
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(a) einer Viskositat von héchstens 5.000 mPa-s

(b) eines Gehaltes an Wasser und wasserldslichen Substanzen von insgesamt mindestens 75 Gew.%, und ei-
nes Gehaltes an Lipiden, Emulgatoren und lipophilen Bestandteilen von insgesamt mindestens 15%, jeweils
bezogen auf das Gesamtgewicht der Zubereitungen,

(c) deren Olphase wenigstens 75 Gew.% einer oder mehrerer Substanzen umfaft, gewahlt aus der Gruppe der
— bei Raumtemperatur flissigen, unpolaren Lipide, welche eine Polaritat groRer als 30 mN/m aufweisen be-
steht, und/oder

— der Silicondle beliebiger Polaritat

wobei dieser Gewichtsanteil bezogen ist auf das Gesamtgewicht der Olphase,

(d) enthaltend wenigstens eine grenzflachenaktive Substanz, gewahlt aus der Gruppe der Substanzen der all-
gemeinen Formel (1)

A—O+—CH—X—CH—OQ+—A'
R R,
a
—wobei A und A’ gleiche oder verschiedene organische Reste, gewahit aus der Gruppe der verzweigten und
unverzweigten, gesattigten und ungesattigten Alkyl- und Acylreste und Hydroxyacylreste mit 10-30 Kohlen-

stoffatomen sowie ferner aus der Gruppe der Uber Esterfunktionen miteinander verbundenen Hydroxyacyl-
gruppen, nach dem Schema

“C—R"-CH-R'
4
o)
o)
AN
/C_Rn_C H_Rr
o’ '
o) b
_C—R'"-CH-R'
o’ '
O\

H

wobei R' gewahlt wird aus der Gruppe der verzweigten und unverzweigten Alkylgruppen mit 1 bis 20 Kohlen-
stoffatomen und R" gewahlt wird aus der Gruppe der verzweigten und unverzweigten Alkylengruppen mit 1 bis
20 Kohlenstoffatomen und b Zahlen von 0 bis 200 annehmen kann,

— a eine Zahl von 1 bis 100, vorzugsweise 2 bis 60, insbesondere 5 bis 40 darstellt,

— X eine Einfachbindung oder die Gruppe

)i
R3

— darstellt,

- R, und R, unabhéngig voneinander aus der Gruppe H, Methyl gewahlt werden,

- R, gewahlt wird aus der Gruppe H, sowie der verzweigten und unverzweigten, gesattigten und ungesattigten
Alkyl- und Acylreste mit 1-20 Kohlenstoffatomen.

2. Emulsionen nach Anspruch 1, dadurch gekennzeichnet, dal ihr Gehalt an Wasser und wasserléslichen
Substanzen grofler ist als 80 Gew.-%, insbesondere 85 Gew.-%, jeweils bezogen auf das Gesamtgewicht der
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Zubereitungen.

3. Emulsionen nach Anspruch 1, dadurch gekennzeichnet, da® als grenzflachenaktive Substanz das Po-
lyethylenglycol-30-Dipolyhydroxystearat gewahlt wird.

4. Emulsionen nach Anspruch 1, dadurch gekennzeichnet, daR die Olphase zu mindestens 50 Gew.-%, be-
vorzugt zu mehr als 75 Gew.-% aus mindestens einer Substanz, gewahlt aus der Gruppe Vaseline (Petrola-
tum), Paraffindl und Polyolefine, unter den letzteren bevorzugt: Polydecenen, besteht.

Es folgt kein Blatt Zeichnungen
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