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Composicion antitranspirante

La presente solicitud reivindica la prioridad de la solicitud de Patente Europea EP21382105.1, presentada el
11 de febrero de 2022.

La presente invencion se refiere al campo de los antitranspirantes y desodorantes. En particular, a un
antitranspirante de emulsion de agua en aceite invisible y eficaz de larga duracion. También se refiere a
procedimientos para su preparacion y sus usos en terapia y en cosmética; tal como un agente
antitranspirante y desodorante.

Antecedentes de la técnica

Las composiciones antitranspirantes y desodorantes son productos populares para el cuidado personal que
se usan para prevenir o eliminar la transpiracion y el olor corporal causado por la transpiracion. La mayoria
de las composiciones antitranspirantes usadas comunmente incluyen al menos un principio activo
antitranspirante que minimiza o evita la secrecién de transpiracion bloqueando o taponando los conductos de
las glandulas secretoras de sudor. Ademas, la mayoria de las composiciones desodorantes incluyen al
menos un agente activo desodorante que minimiza, previene y/o elimina el mal olor asociado con la
transpiracion.

Los principios activos antitranspirantes mas comunes usados tipicamente en estas composiciones son sales
de &cidos inorganicos fuertes, tales como sales que contienen aluminio y/o circonio. Estas sales al entrar en
contacto con la transpiracién entran en el conducto sudoriparo por difusién o conveccidn y reaccionan con los
componentes basicos de la transpiracion bloqueandola. Ademas, estos antitranspirantes y algunos otros
componentes de la composicion a menudo dejan una pelicula calcarea sobre la piel. Cuando la composicion
se seca sobre la piel 0 sobre la ropa (que ha entrado en contacto con la piel después de la aplicacion del
antitranspirante), la sal antitranspirante a menudo permanece visible como un residuo blanco. Estas manchas
blancas atacan los tejidos celul6sicos por la liberacion de &cidos fuertes de las sales, decolorandolos y
estropeandolos con el tiempo, dejando la ropa con manchas dificiles de quitar. Ademas, la mayoria de las
composiciones antitranspirantes contienen una elevada cantidad de componentes oleosos que aumentan el
tiempo de secado al contacto con la piel, proporcionando una incdmoda sensacion grasa y pegajosa en la
aplicacion; y también conducen a la tincién de los tejidos.

Por este hecho, la industria de los antitranspirantes se ha apartado del uso de estos principios activos
antitranspirantes para desarrollar principios activos antitranspirantes menos irritantes o no irritantes y una
sensacion mas agradable estéticamente. Lamentablemente, la mayoria de estas composiciones que se han
desarrollado se usan para reducir la irritacion de la piel pero también reducen significativamente la eficacia
antitranspirante y/o el efecto antitranspirante de larga duracion.

Particularmente, se ha descrito el uso de sales de acidos débiles que contienen aluminio como principios
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activos antitranspirantes no irritantes. Sin embargo, estos compuestos han demostrado ser mucho menos
eficaces para inhibir la transpiracién y tampoco evitan los olores tan bien como las sales de acidos fuertes
usadas tradicionalmente.

Por lo tanto, de lo que se conoce en la técnica se deriva que todavia existe la necesidad de desarrollar una
composicion antitranspirante efectiva y no irritante que tenga una proteccién antitranspirante de larga
duracion y también una aceptabilidad cosmética adecuada.

Resumen de la invencion

Los inventores han encontrado que una composicion de emulsion de agua en aceite que comprende una
cantidad efectiva de principios activos antitranspirantes, junto con al menos uno de los agentes filmégenos y
al menos uno de los emolientes descritos en la presente solicitud, permite tener un efecto antitranspirante de
larga duracion estable y eficaz durante aproximadamente 48 horas después de su aplicacion sin causar
irritacion en la piel (véase la prueba de actividad antitranspirante de la seccion experimental).

Particularmente, la composicion de la presente invencién contiene componentes naturales y suaves que no
son irritantes para la piel, teniendo al mismo tiempo una fragancia suave agradable y duradera sin necesidad
de usar siliconas. De hecho, como se demuestra en la prueba de uso de la seccién experimental, la
composicion de la presente invencidn no solo cuida la piel sino que también la fortalece e hidrata.

Ademas, los inventores también han demostrado que la composicion de la invencién presentaba una buena
cosmeticidad, teniendo una aceptabilidad muy satisfactoria por parte de los usuarios. De hecho, después de
su aplicacion, la composicion se distribuye uniformemente y se absorbe/seca rapidamente sin proporcionar
ninguna sensacion aceitosa o pegajosa, dejando una piel seca con una sensacion cdmoda y un aspecto
limpio.

Finalmente, la composicidn de la invencion, después de su aplicacion, no deja marcas blancas sobre la piel ni
la ropa; asi como ninguna mancha en los tejidos. De hecho, como se muestra en la prueba de uso, todos los
usuarios manifestaron que la composicion de la invencién previene la aparicién de manchas en la ropa.

En resumen, la composicidn de emulsion de agua en aceite de la invencion reduce el grado de transpiracion
excesiva/andmala/normal durante un largo periodo de tiempo, asi como también evita la aparicion de marcas
antiestéticas de sudor en la ropa y al mismo tiempo minimiza el olor corporal. Ademas, la composicién de
emulsion de agua en aceite también permite tener una buena cosmeticidad cuidando la piel sin proporcionar
una sensacion aceitosa o pegajosa, dejando una piel seca con una sensacion cdmoda y un aspecto limpio.

Por lo tanto, el primer aspecto de la invencion se refiere a una composicidn farmacéutica o cosmética de
emulsion de agua en aceite que comprende: (a) una cantidad terapéutica o cosméticamente efectiva de uno
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0 mas principios activos antitranspirantes; (b) uno 0 méas agentes filmogenos seleccionados del grupo que
consiste en copolimero de capriloil glicerina/acido sebacico; poliéster-7 (y) diheptanoato de neopentilglicol;
etilcelulosa (y) adipato de diisopropilo; copolimero de VP/acrilatos/metacrilato de laurilo; copolimero de
V/P/eicoseno; triacontanil PVP; y pentilenglicol (y) goma laca; y (c) uno o mas emolientes seleccionados del
grupo que consiste en dicaprilil éter; PPG-14 bultil éter; triheptanoina (e) isoparafina (C13-C+s); undecilenato
de heptilo (y) alcano (C13-C+s); triheptanoina (y) alcano (C13-C1s); succinato de diisooctilo; diheptanoato de
neopentilglicol; succinato de diheptilo; isododecano; carbonato de dipropilheptilo; caprilato/caprato de
caprililo; caprilato de propilheptilo; isononanoato de cetearilo; undecano (y) tridecano; benzoato de alquilo
(C12-C+s), adipato de dibutilo; coco-caprilato; carbonato de dicaprililo; PPG-15 estearil éter; coco-
caprilato/caprato; triglicérido caprilico/caprico; cocoglicéridos; octildodecanol, miristato de isopropilo, y
palmitato de isopropilo; (d) junto con uno 0 mas excipientes o portadores farmacéutica o cosméticamente
aceptables.

El segundo aspecto de la invencion se refiere a la composicion del primer aspecto de la invencién para su
uso en terapia, particularmente para la profilaxis o el tratamiento de una enfermedad o afeccion que implica

una transpiracion excesiva o anémala.

El tercer aspecto de la invencion se refiere al uso de la composicion del primer aspecto de la invencién como
agente antitranspirante y desodorante.

Descripcion detallada de la invencion

Todos los términos como se usan en el presente documento en la presente solicitud, a menos que se indique
de otro modo, se entenderan en su significado habitual, como se conoce en la técnica. Otras definiciones
mas especificas para determinados términos como se usan en la presente solicitud son como se exponen a
continuacion y tienen por objeto aplicarse de manera uniforme a lo largo de la memoria descriptiva y las
reivindicaciones a menos que una definicién expuesta expresamente de otro modo proporcione una
definicién mas amplia.

Para los fines de la presente invencién, cualquier intervalo proporcionado incluye los extremos tanto inferior
como superior del intervalo. Los intervalos proporcionados, tales como el peso, temperaturas, tiempos, pesos
y similares, se deben considerar aproximados, a menos que se indiquen especificamente.

Las expresiones "porcentaje (%) en peso", "% peso/peso" y "% p/p" tienen el mismo significado y se usan
indistintamente. Se refieren al porcentaje de cada ingrediente de la composicion en relacion con el peso total
de la composicion.

Para los fines de la invencién, el término "alquilo” se refiere a una cadena hidrocarburo lineal o ramificada
saturada que contiene el nimero de atomos de carbono especificado en la descripcion o las reivindicaciones.
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Los ejemplos incluyen, entre otros, el grupo metilo, etilo, propilo, isopropilo, butilo, isobutilo, sec-butilo y terc-
butilo. Y, el término "alcohol" se refiere a un "alcano" en donde al menos un atomo de hidrégeno esta
sustituido por un grupo hidroxilo y que contiene el nimero de atomos de carbono especificado en la
descripcion o las reivindicaciones. El término "alcano” se refiere a un hidrocarburo saturado, ramificado o
lineal que contiene el nimero de atomos de carbono especificado en la descripcion o las reivindicaciones.
Los ejemplos incluyen metanol, etanol, n-propanol, iso-propanol, butanol, iso-butanol y sec-butanol.

Como se ha mencionado anteriormente, la composicién del primer aspecto de la invencion es una emulsion
de "agua en aceite". Las expresiones "agua en aceite", "agua en aceite" y emulsion "Ag./Ac." (W/O) tienen el
mismo significado y se usan indistintamente. Se refieren a una emulsién que incluye una fase discontinua, es
decir, la fase "acuosa" (Ag.) o una fase predominantemente acuosa, y una fase continua, es decir, una fase
"oleosa", 0 una fase liquida predominantemente organica. La fase oleosa es al menos parcialmente
inmiscible con la fase acuosa. Esta "emulsion de agua en aceite" (Ag./Ac.) forma "particulas" en una fase
acuosa discontinua. Los términos "particulas" o0 "gotas" tienen el mismo significado y se usan indistintamente.
La expresion "tamafio de particula" se refiere al diametro de particula de las gotas de agua internas (Ag.) de
la fase discontinua basandose en una forma esférica aproximada de la particula basada en una medicion
volumétrica de la particula. Ademas de particulas esféricas, las emulsiones de aceite en agua de la presente
invencién también pueden comprender, sin limitacién, particulas elipsoidales y/o cilindricas. El método para
determinar el tamaro de particula de las composiciones de la presente invencion puede ser cualquier método
conocido en el estado de la técnica, para los fines de la invencion el tamafio de particula se mide mediante la

técnica de dispersion de luz dindmica (DLS, por sus siglas en inglés).

En una realizacion, la composicion de emulsion de agua en aceite de la presente invencién comprende

(a) una cantidad terapéutica o cosméticamente efectiva de uno o mas principios activos antitranspirantes;

(b) uno o mas agentes filmégenos seleccionados del grupo que consiste en copolimero de capriloil
glicerina/acido sebacico; poliéster-7 (y) diheptanoato de neopentilglicol; etilcelulosa (y) adipato de diisopropilo;
copolimero de VP/acrilatos/metacrilato de laurilo; copolimero de VP/eicoseno; triacontanil PVP; y pentilenglicol
(y) goma laca; y

(c) uno 0 mas emolientes seleccionados del grupo que consiste en dicaprilil éter; PPG-14 butil éter;
triheptanoina (e) isoparafina (C13-C1¢); undecilenato de heptilo (y) alcano (C13-C1s); triheptanoina (y) alcano
(C43-C4s); succinato de diisooctilo; diheptanoato de neopentilglicol; succinato de diheptilo; isododecano;
carbonato de dipropilheptilo; caprilato/caprato de caprililo; caprilato de propilheptilo; isononanoato de
cetearilo; undecano (y) tridecano; benzoato de alquilo (C+2-C+s), adipato de dibutilo; coco-caprilato; carbonato
de dicaprililo; PPG-15 estearil éter; coco-caprilato/caprato; triglicérido caprilico/caprico; cocoglicéridos; y
palmitato de isopropilo;

(d) junto con uno 0 mas excipientes o portadores farmacéutica o cosméticamente aceptables.

En una realizacion, la composicion de emulsion de agua en aceite de la presente invencion tiene una
viscosidad de 0 a 800 cps. En una realizacion, la composicion de emulsion de agua en aceite de la presente
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invencion tiene una viscosidad de 100 a 400 cps (1 centipoise (cps) corresponde a 1 mPa-s). El método para
determinar la viscosidad puede ser cualquier método conocido en el estado de la técnica. Para los fines de la
invencion, la viscosidad de la composicion de emulsion de agua en aceite se mide con un viscosimetro digital
de rango bajo Brookfield Dv-e Ametek LVDVE115 (husillo: 3 y velocidad: 30 rpm) siguiendo el método
descrito en la Farmacopea Europea. 7.0 - 2.2.10. viscosidad - método del viscosimetro giratorio.

Ademas, la composicién de emulsién de agua en aceite de la presente invencion comprende (a) una cantidad
terapéutica o cosméticamente efectiva de uno o mas principios activos antitranspirantes. La expresioén una
"cantidad efectiva del principio activo antitranspirante” se refiere a la cantidad de los principios activos
antitranspirantes que proporciona el efecto terapéutico y/o cosmético después de su aplicacion sobre la piel
(es decir, un efecto antitranspirante y/o desodorante).

La expresion principio activo "antitranspirante" se refiere a cualquier compuesto que tenga actividad
antitranspirante. Los principios activos antitranspirantes apropiados para la presente invencién pueden incluir
sales metalicas astringentes, especialmente sales inorganicas y organicas de aluminio, circonio y cinc, y
mezclas de las mismas. Incluso mas especificamente, los principios activos antitranspirantes pueden incluir
sales o materiales que contienen aluminio y/o circonio, tales como, por ejemplo, haluros de aluminio,
clorhidrato de aluminio, hidroxihaluros de aluminio, oxihaluro de circonilo, hidroxihaluros de circonilo y
mezclas de los mismos.

En una realizacion, el principio activo antitranspirante es al menos una sal que contiene aluminio de formula:

A|2(OH)aC|b.XH20

en donde:

a esta comprendido entre 2y 5;

lasumadeaybes®6;

x esta comprendido entre 1y 6;y

a, by x se seleccionan del grupo que consiste en un valor entero o no entero.

En una realizacion, el principio activo antitranspirante es una sal de circonio de formula:

ZrO(OH)-:Cla.xH:0,

en donde:

a esta comprendido entre 1,5y 1,87;
x esta comprendido entre 1y 7; y
ay x se seleccionan del grupo que consiste en un valor entero o no entero.
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Los ejemplos de sales que contienen aluminio apropiadas para la presente invencion incluyen, pero sin
limitacion, cloruro de aluminio hidratado ([Al(OH) 5Cl] nH20), sesquihidrato cloruro alumina hidratado
([Al(OH) 4.5Cl1 5] nH,0), diclorhirato y alimina hidratada ([Al(OH) 4Cl2] nH20), hidrogenocloruro alimina
hidratada (sal que contiene aluminio clorohidrex) propilenglicol (PG) o polietilenglicol (PEG) ([Alo(OH) 5Cl]
nH,0 + CH3CHOHCH,OH o H (OCH),(CHz).0H), sesquihidrogenocloruro de aluminio hidratado PG o PEG,
PG de aluminio o PEG de diclorhidrato hidratado, hidroxido de aluminio hidratado (Al(OH) 3nH20), hidréxido
de aluminio, cloruro de aluminio, aluminio potasico, cloruro de hidrato aluminio glicina y cloruro de calcio; sal
hidratada de cloruro de circonio, tal como de aluminio circonio triclorosilano hidratado ([AlssZr (OH) 12.4Cls]
nH,0), hidréxido de aluminio hidratado, tetracloruro de circonio ([Al; 6Zr (OH) 11.6Cls 2] nH20), hidréxido de
circonio hidratado de pentaclorofenol ([AlsZr (OH) 23Cls] nH20), hidroxido de circonio de hidrato de ocho
cloros ([AlsZr (OH) 20Clg] nH20), triclorosilano aluminio circonio glicina hidratado ([Al3.8Zr (OH) 12.4Cls] nH.0
+ H,;NCH,COOH), hidréxido de glicina y aluminio de tetracloruro de circonio hidratado, hidréxido de circonio
glicina pentaclorofenol y aluminio hidratado, hidréxido de aluminio, hidrato de cloro ocho circonio glicina, sal
potasica de sulfato de aluminio (KAI (SO4) 21 2H,0), aminoacidos de aluminio undecilenoil colageno, lactato
de aluminio + sulfato de aluminio (Al2(SOs)s + NazHAI (OOCCHOHCHG),- (OH) 6), bromuro de sodio y
aluminio de cloruro de acido glicélico, sesquiclorhidrato de aluminio, hidroxido de aluminio, (Al,Br (OH)
5nH,0) hidratado, cloruro de aluminio hidratado (AICI;6H,0), compuesto complejo de cinc y sodio, complejos
de lantano y cerio y sales que contienen aluminio de acidos grasos.

En una realizacion, el principio activo antitranspirante se selecciona del grupo formado por halohidrato de
aluminio, halohidrato de aluminio-circonio, compuestos de nitrohidrato de aluminio y mezclas de los mismos.
En una realizacion, el principio activo antitranspirante es cloruro de aluminio hidratado ([Al2(OH) 5CI] nH:0),
opcionalmente con glicina y cloruro de calcio.

En una realizacion, la emulsion de agua en aceite comprende del 20 al 60 % en peso de uno 0 mas principios
activos antitranspirantes; particularmente una sal que contiene aluminio. En una realizacion, la emulsion de
agua en aceite comprende del 40 al 55 % en peso de uno 0 mas principios activos antitranspirantes;
particularmente una sal que contiene aluminio. En una realizacion, la emulsién de agua en aceite comprende
del 20 al 60 % en peso de cloruro de aluminio hidratado; particularmente del 40 al 55 % en peso.

Ademas, la composicién de emulsién de agua en aceite del primer aspecto de la invencion comprende (b)
uno o mas agentes filmoégenos descritos en el presente documento. Para el fin de la presente invencion, la
expresion "agente filmdgeno" se refiere a un compuesto capaz de construir una capa delgada que cubre el
area de aplicacion, por ejemplo, dentro del area de la piel de la axila. La composicion de emulsion de agua en
aceite del primer aspecto de la invencion comprende: (b) uno o mas agentes filmégenos seleccionados del
grupo que consiste en copolimero de capriloil glicerina/acido sebécico; poliéster-7 (y) diheptanoato de
neopentilglicol; etilcelulosa (y) adipato de diisopropilo; copolimero de VP/acrilatos/metacrilato de laurilo;
copolimero de VP/eicoseno; triacontanil PVP; y pentilenglicol (y) goma laca. En una realizacién, la
composicién de emulsion de agua en aceite de la invencion comprende (b) al menos copolimero de capriloil
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glicerina/acido sebacico como agentes filmdgenos. Para los fines de la presente invencion, la expresion
"capryloyl glycerine/sebacic acid copolymer" es el nombre INCI de un copolimero de mondémeros de capriloil
glicerina y acido sebacico, que tiene el nimero CAS 1190099-88-7.

En una realizacion, la emulsion de agua en aceite comprende del 0,1 al 10 % en peso de uno 0 mas agentes
filmdgenos como se describe en la presente solicitud; particularmente un copolimero de capriloil
glicerina/acido sebacico. En una realizacion, la emulsion de agua en aceite comprende del 1 al 5 % en peso
de uno o0 mas agentes filmdgenos como se describe en la presente solicitud; particularmente un copolimero
de capriloil glicerina/acido sebacico.

Todos los agentes filmdgenos descritos en el presente documento estén disponibles comercialmente. A
continuacion se describe el nombre del producto comercial: copolimero de capriloil glicerina/acido sebacico
(LEXFILM SUN NATURAL); poliéster-7 (y) diheptanoato de neopentilglicol (LEXFILM SUN); etilcelulosa (y)
adipato de diisopropilo (ANTARON™ ECO GEL); copolimero de VP/acrilatos/metacrilato de laurilo
(ANTARON™ SENSORY POLYMER); copolimero de VP/eicoseno (ANTARON™ V-220 POLYMER); PVP de
triacontanilo (ANTARON™ WP-660 POLYMER); y pentilenglicol (y) goma laca (ACTISHELL WR).

Ademas, la composicion de emulsion de agua en aceite del primer aspecto de la invencion comprende (c)
uno o mas emolientes descritos en el presente documento. El término "emoliente” se refiere a una sustancia
que suaviza algo y, para los fines de la invencién, es capaz de suavizar la piel. La composicion de emulsion
de agua en aceite del primer aspecto de la invencion comprende (c) uno 0 mas emolientes seleccionados del
grupo que consiste en dicaprilil éter; PPG-14 bultil éter; triheptanoina (e) isoparafina (C13-C+s); undecilenato
de heptilo (y) alcano (C13-C+s); triheptanoina (y) alcano (C13-C1s); succinato de diisooctilo; diheptanoato de
neopentilglicol; succinato de diheptilo; isododecano; carbonato de dipropilheptilo; caprilato/caprato de
caprililo; caprilato de propilheptilo; isononanoato de cetearilo; undecano (y) tridecano; benzoato de alquilo
(C12-C+s), adipato de dibutilo; coco-caprilato; carbonato de dicaprililo; PPG-15 estearil éter; coco-
caprilato/caprato; triglicérido caprilico/caprico; cocoglicéridos; y palmitato de isopropilo. En una realizacion, la
composicién de emulsion de agua en aceite de la invencion comprende (c) al menos uno de los emolientes
seleccionados del grupo que consiste en dicaprilil éter y PPG-14 butil éter. En una realizacién, la composicion
de emulsion de agua en aceite de la invencién comprende (c) una mezcla de dicaprilil éter y PPG-14 butil éter
como emolientes. Para los fines de la invencion, la expresion "dicaprylyl ether" es el nombre INCI de dioctil
éter, 1-octoxioctano que tiene el nimero CAS 629-82-3. Y, la expresion "PPG-14 butyl ether" es el nombre
INCI de polipropilenglicol monobutil éter siendo 14 el nimero de unidades de propilenglicol que tiene el CAS
numero 9003-13-8.

En una realizacion, la emulsion de agua en aceite comprende del 12 al 40 % en peso de al menos uno de los
emolientes descritos en la presente solicitud; particularmente al menos uno seleccionado de dicaprilil éter,
PPG-14 butil éter y una mezcla de los mismos. En una realizacién, la composicion de emulsion de agua en
aceite de la invencion comprende (c) una mezcla de dicaprilil éter y PPG-14 butil éter; particularmente del 10
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al 30 % en peso de dicaprilil éter y del 2 al 10 % en peso de PPG-14 bultil éter. En una realizacion, la
emulsion de agua en aceite comprende del 20 al 30 % en peso de al menos uno de los emolientes descritos
en la presente solicitud; particularmente al menos uno seleccionado de dicaprilil éter, PPG-14 butil éter y una
mezcla de los mismos. En una realizacion, la composicion de emulsion de agua en aceite de la invencién
comprende (c) una mezcla de dicaprilil éter y PPG-14 butil éter como emolientes; particularmente del 18 al
26 % en peso de dicaprilil éter y del 3 al 7 % en peso de PPG-14 butil éter

Todos los emolientes descritos en el presente documento estan disponibles comercialmente. El nombre del
producto comercial se describe en el presente documento: dicaprilil éter (CETIOL OE); PPG-14 butil éter
(TEGOSOFT PBE); trineptanoina (e) isoparafina (C13-C+s) (LEXFEEL WOW); undecilenato de heptilo (y)
alcano (C13-C1s) (LEXFEEL WOW-A DT); triheptanoina (y) alcano (C13-C1s) (LEXFEEL WOW A); succinato de
diisooctilo (SUSTOLEO DCS); diheptanoato de neopentilglicol (LEXFEEL 7); succinato de diheptilo
(LEXFEEL N50 MB); isododecano (CREASIL® ID JSQI); carbonato de dipropilheptilo (CETIOL 4 ALL);
caprilato/caprato de caprililo (CETIOL RLF); caprilato de propilheptilo (CETIOL SENSOFT); isononanoato de
cetearilo (CETIOL SN); undecano (y) tridecano (CETIOL ULTIMATE); benzoato de alquilo (C12-C1s) (CETIOL
AB), adipato de dibutilo (CETIOL B); coco-caprilato (CETIOL C5); carbonato de dicaprililo (CETIOL CC);
PPG-15 estearil éter (CETIOL E); coco-caprilato/caprato (CETIOL LC); triglicérido caprilico/caprico
(MYRITOL 318); cocoglicéridos (MYRITOL 331); y palmitato de isopropilo (WAGLINOL 6016).

En una realizacion, la composicion de emulsion de agua en aceite de la invencion comprende:

(a) al menos uno de los principios activos antitranspirantes es una sal que contiene aluminio;

(b) al menos uno de los agentes filmdgenos es un copolimero de capriloil glicerina/acido sebacico; y

(c) al menos uno de los emolientes se selecciona del grupo que consiste en dicaprilil éter y polipropilenglicol
butil éter

En una realizacion, la composicion de emulsion de agua en aceite de la invencion comprende:
(a) del 20 al 60 % en peso de uno o mas principios activos antitranspirantes;

(b) del 0,1 al 10 % en peso de uno 0 mas agentes filmégenos; y

(c) del 12 al 40 % en peso de uno o mas emolientes;

siendo la suma de los componentes de hasta el 100 % en peso.

En una realizacion, la composicidn de emulsion de agua en aceite de la invencion comprende:
(a) del 40 al 55 % en peso de uno o mas principios activos antitranspirantes;

(b) del 1 al 5 % en peso de uno o més agentes fimdgenos; y

(c) del 20 al 30 % en peso de uno o mas emolientes;

siendo la suma de los componentes de hasta el 100 % en peso.

Como se ha mencionado anteriormente, la composicién de emulsidn de agua en aceite de la invencion
comprende uno o mas (d) excipientes o portadores farmacéutica o cosméticamente aceptables. La expresion
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"farmacéuticamente aceptable" se refiere a los excipientes o portadores adecuados para su uso en la
tecnologia farmacéutica para preparar composiciones de uso médico. Y las expresiones "cosméticamente
aceptable" o "dermatologicamente aceptable" tienen el mismo significado y se usan en el presente
documento indistintamente. Se refieren a los excipientes o portadores aptos para su uso en contacto con la
piel humana sin demasiada toxicidad, incompatibilidad, inestabilidad, respuesta alérgica, entre otros. Los
excipientes o portadores usados tienen afinidad por la piel, se toleran bien, son estables y se usan en una
cantidad adecuada para proporcionar la consistencia deseada y facilidad de aplicacion. Los excipientes y/o
portadores apropiados, y sus cantidades, pueden determinarse facilmente por los expertos en la técnica de
acuerdo con el tipo de formulacién que se prepara para proporcionar la consistencia deseada y facilitar la
aplicacion

Los ejemplos de excipientes o portadores apropiados pueden incluir, pero sin limitacion, tensioactivo,
vehiculo, conservante, propulsor, agente regulador del pH, agentes estabilizantes, agente de viscosidad,
agente acondicionador de la piel, antioxidante y una mezcla de los mismos.

El término "tensioactivo" se refiere a un material que reduce la tensién superficial de un liquido y la tensién
interfacial entre dos liquidos, lo que permite que se esparzan mas facilmente. Los tensioactivos tienen una
cabeza hidréfila que es atraida hacia las moléculas de agua y una cola hidrofoba que repele el agua 'y
simultaneamente se une por si misma al aceite y la grasa en la suciedad. Estas fuerzas opuestas separan la
suciedad y la suspenden en agua, por lo que tienen la capacidad de eliminarla de superficies tales como la
piel humana, tejidos y otros sdlidos, cuando los tensioactivos se disuelven en agua. Los ejemplos de agentes
tensioactivos apropiados incluyen, pero sin limitacion, tensioactivos no iénicos, tensioactivos catiénicos,
tensioactivos anféteros, tensioactivos zwitterionicos y mezclas de los mismos. Los ejemplos de tensioactivos
especificos apropiados para la presente invencion incluyen, pero sin limitacion, poligliceril-4
diisoestearato/Polihidroxiestearato/sebacato, aceite de ricino hidrogenado, polioxietilen 2 estearil éter,
polioxietilen 20 estearil éter y mezclas de los mismos; particularmente poligliceril-4
diisoestearato/polihidroxiestearato/sebacato (ISOLAN GPS). Si esta presente, la cantidad de tensioactivo en
las composiciones de la presente invencion es del 1 % al 8 % en peso; particularmente del 2 al 5 % en peso.

En una realizacion, la composicidn de emulsion de agua en aceite de la invencion comprende un sistema
emulsionante que tiene un equilibrio hidréfilo-lipéfilo (HLB) de 1 a 9. Para los fines de la invencién, la
expresion "sistema emulsionante" abarca uno o mas tensioactivos, teniendo cada uno de ellosun HLB de 1 a
9; 0 una mezcla de tensioactivos que tienen en la mezcla un HLB de 1 a 9. En una realizacioén, la
composicion de emulsién de agua en aceite de la invencion comprende del 2 al 5 % en peso de un sistema
emulsionante que tiene un equilibrio hidréfilo-lipofilo (HLB) de 1 a 9; particularmente seleccionados de los
mencionados anteriormente.

El término "vehiculo" se refiere a una sustancia que facilita el uso de los principios activos mezclados con
ella. Los ejemplos de vehiculos incluyen, pero sin limitacién, agua, glicoles tales como propilenglicol y
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butilenglicol; alcoholes tales como etanol e isopropanol; particularmente agua.

El término "conservante" se refiere a un material que previene o reduce o frena el crecimiento microbiano,
siempre que la estabilidad de la emulsion no se vea afectada. Los ejemplos de agentes conservantes
apropiados incluyen, pero sin limitacién, acido benzoico, butilparabeno, etilparabeno, propilparabeno,
metilparabeno, acido sorbico, sorbato de potasio, benzoato de sodio, sorbato de potasio, fenoxietanol,
triclosan o sus mezclas. Si estan presentes, la cantidad de conservantes en las composiciones de la presente
invencion es del 0,2 al 3 % en peso.

La composicion de la presente invencion puede presentarse en forma de aerosol que comprende
opcionalmente uno o mas propulsores. El término "propulsor" se refiere a uno 0 mas gases que se usan para
presurizar la composicion para facilitar la pulverizacion de la composicion desde el recipiente. Algunos
propulsores pueden ser una mezcla de gases (por ejemplo, A-46, que es una mezcla de isobutano, butano y
propano). Un propulsor puede estar en forma de liquido (es decir, un gas licuado) cuando esta bajo presion
dentro del depésito de un dispositivo en aerosol. Ademas, un propulsor puede estar en estado gaseoso
dentro del espacio superior del deposito. Un propulsor puede estar presente tanto en forma licuada como en
estado gaseoso dentro del deposito. A menos que se especifique lo contrario (por ejemplo, propulsor liquido
0 gaseoso), el término propulsor pretende abarcar la forma licuada y el estado gaseoso individual y
colectivamente. Un ejemplo de propulsor apropiado incluye, pero sin limitacidn, aire comprimido, nitrdgeno,
gases inertes, diéxido de carbono y mezclas de los mismos. Los propulsores también pueden incluir
hidrocarburos gaseosos como propano, n-butano, isobutano, isobuteno, ciclopropano y mezclas de los
mismos. Los hidrocarburos halogenados como 1,1-difluoroetano también se pueden usar como propulsores.
Algunos ejemplos no limitantes de propulsores incluyen 1,1,1,2,2-pentafluoroetano, 1,1,1,2-tetrafluoroetano,
1,1,1,2,3,3,3-heptafluoropropano, trans-1,3,3,3-tetrafluoroprop-1-eno, dimetil éter, diclorodifluorometano
(propulsor 12), 1,1-dicloro-1,1,2,2-tetrafluoroetano (propulsor 114), 1-cloro-1,1-difluoro-2,2-trifluoroetano
(propulsor 115), 1-cloro-1,1-difluoroetileno (propulsor 142B), 1,1-difluoroetano (propulsor 152A),
monoclorodifluorometano, y mezclas de los mismos. Algunos otros propulsores adecuados para su uso
incluyen, pero sin limitacion, A-46 (una mezcla de isobutano, butano y propano), A-31 (isobutano), A-17 (n-
butano), A-108 (propano), AP70 (una mezcla de propano, isobutano y n-butano), AP40 (una mezcla de
propano, isobuteno y n-butano), AP30 (una mezcla de propano, isobutano y n-butano), 152A (1,1
difluoroetano) y PROPEL-45 (una mezcla de isobutano, propano y butano). Si esta presente, la cantidad del
propulsor es del 70 al 90 % en peso. En una realizacién, la composicion de emulsion de agua en aceite de la
invencion esta en forma de aerosol y, opcionalmente, comprende ademas uno o mas propulsores.

La expresion "agente espesante” o "espesante” o "agente de viscosidad" que se usa indistintamente en el
presente documento se refiere a un material que aumenta su viscosidad sin modificar sustancialmente sus
otras propiedades. El espesante apropiado incluye, pero sin limitacién, espesantes naturales y sintéticos o
semisintéticos que proceden de diversas fuentes y consisten en estructuras moleculares muy diferentes,
incluidos polisacaridos, proteinas y alcoholes. Los ejemplos de espesantes apropiados incluyen alcohol
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cetilico, alcohol estearilico, acido estearico y derivados de celulosa tales como hidroxietilcelulosa, goma guar,
goma de algarrobo, goma xantana y gelatina. Si esta presente, la cantidad del agente de viscosidad es del
0,1al 10 % en peso.

La expresion "agente estabilizante" se refiere a una sustancia que mejora la estabilidad de la formulacion
liquida. Los ejemplos de agentes conservantes apropiados incluyen, pero sin limitacion, cloruro de sodio,
dicloruro de magnesio, sulfato de magnesio 0 mezclas de los mismos. Si esta presente, la cantidad del
agente estabilizante es del 0,1 al 5 % en peso.

La expresion "agente acondicionador de la piel" se refiere a una sustancia que aumenta el contenido de agua
de las capas superiores de la piel y/o da a la piel un aspecto suave y terso. Los ejemplos de agentes
acondicionadores de la piel apropiados pueden incluir, pero sin limitacidn, ésteres de glicina y &cido graso
C15-Cas tal como oleato de glicerilo; alcohol graso C1s-Cas tal como alcohol laurilico, alcohol miristilico, alcohol
palmitico, alcohol estearilico, alcohol linoleilico y alcohol oleilico; dioles tales como propilenglicol,
propanodiol, 1,2-hexanodiol, etilhexilglicerina, glicerol, propilenglicol, butilenglicol, pentilenglicol, hexilenglicol
y dipropilenglicol o dietilenglicol. Si esta presente, la cantidad de agente acondicionador de la piel es del 0,1
al 10 % en peso.

Las expresiones "agente regulador del pH" y "tampdn" y "agente tamponante” tienen el mismo significado y
se usan indistintamente. Se refieren a una sustancia que ajusta y regula activamente el valor del pH de una
solucion a la que se han afiadido. Los ejemplos de agentes reguladores del pH pueden incluir, pero sin
limitacion, acidos fuertes (es decir, acidos que estan completamente disociados en una solucién acuosa) y
bases fuertes (es decir, bases que estan completamente disociadas en una solucién acuosa), agentes
tamponantes acidos y agentes tamponantes alcalinos. Si esta presente, la cantidad de agente regulador del
pH es del 0,1 al 1 % en peso.

El término "antioxidante" se refiere a cualquier sustancia que retrase o prevenga la oxidacion de cualquier
componente oxidable de la emulsion, tal como, por ejemplo, componentes grasos u oleosos. Los ejemplos de
antioxidantes pueden incluir, pero sin limitacién, vitamina C, vitamina E tal como acetato de tocoferilo,
vitamina A, niacinamida, hidroxi-tolueno butilado (BHT), hidroxianisol butilado (BHA) y una mezcla de los
mismos. Si estan presentes, la cantidad de antioxidantes es del 0,05 al 1 % en peso.

Como se ha mencionado anteriormente, la composicién de emulsién de agua en aceite de la presente
invencién puede comprender ademas (e) uno 0 mas principios farmacéutica o cosméticamente activos
adicionales. Se puede determinar facilmente la presencia de principios activos adicionales y sus cantidades
por los expertos en la técnica de acuerdo con el tipo de formulacion que se esté preparando para
proporcionar el efecto farmacéutico o cosmético apropiado.

Los ejemplos de principios activos adicionales apropiados pueden incluir, pero sin limitacidn, agentes
desodorantes. Si estan presentes, la cantidad de principios farmacéutica o cosméticamente activos
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adicionales es del 0,1 al 5 %.

La expresion principio activo "desodorante” se refiere a cualquier material topico que sea conocido o que sea
eficaz en la prevencion o eliminacion del mal olor asociado con la transpiracion. Los agentes activos
desodorantes adecuados pueden seleccionarse del grupo que consiste en agentes antimicrobianos (por
ejemplo, bactericidas, fungicidas), material absorbente de malos olores y mezclas de los mismos. Los
ejemplos de desodorantes apropiados pueden incluir, pero sin limitacion, bromuro de cetil-trimetilamonio,
cloruro de cetilpiridinio, cloruro de bencetonio, cloruro de diisobutil-fenoxi-etoxi-etil-dimetil-bencilamonio, 2-
metil-5-ciclohexilpentanol, N-lauril-sarcosina de sodio, N-palmetil-sarcosina de sodio, lauril-sarcosina, N-
miristoil-glicina, N-lauril-sarcosina de potasio, cloruro de trimetilamonio, clorohidroxi-lactato de sodio y
aluminio, citrato de trietilo, cloruro de tricetilmetilamonio, 2,4,4'-tricloro-2-hidroxi difenil éter, 3,4,4-
triclorocarbanilida, diaminoalquilamidas tales como hexadecilamida de L-lisina, sales de metales pesados de
citrato, salicilato y piroctosa, especialmente sales de cinc y acidos de las mismas, sales de metales pesados
de piritiona, especialmente piritiona de cinc, fenolsulfato de cinc, farnesol, etilhexilglicerina y mezclas de los
mismos. Si estan presentes, la cantidad de principios activos desodorantes es del 0,1 % al 1 % en peso.

En una realizacion, la composicidn de emulsién de agua en aceite de la invencion comprende:
(a) del 20 al 60 % en peso de uno o mas principios activos antitranspirantes, particularmente sales que
contienen aluminio;
(b) del 0,1 al 10 % en peso de uno 0 mas agentes filmdgenos, particularmente un copolimero de capriloil
glicerina/acido sebacico;
(c) del 12 al 40 % en peso de uno o méas emolientes, particularmente dicaprilil éter, PPG-14 butil éter y una
mezcla de los mismos;
(d) del 0 al 8 % en peso de tensioactivos, particularmente poligliceril-4 diisostearato/
polihidroxiestearato/sebacato;
del 0 al 3 % en peso de conservantes;
del 0 al 5 % de agente estabilizante;
del 0 al 10 % de acondicionador para la piel; y
(e) del 0 al 5 % en peso de principios activos adicionales;
siendo la suma de los componentes de hasta el 100 % en peso.

En una realizacion, la composicidn de emulsion de agua en aceite de la invencion comprende:

(a) del 20 al 60 % en peso de uno o mas principios activos antitranspirantes, particularmente sales que
contienen aluminio;

(b) del 0,1 al 10 % en peso de uno 0 mas agentes filmdgenos, particularmente un copolimero de capriloil
glicerina/acido sebacico;

(c) del 12 al 40 % en peso de uno o méas emolientes, particularmente dicaprilil éter, PPG-14 butil éter y una
mezcla de los mismos;

(d) del 1 al 8 % en peso de tensioactivos, particularmente poligliceril-4 diisostearato/
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polihidroxiestearato/sebacato;

del 0,1 al 3 % en peso de conservantes;

del 0,1 al 3 % de agente estabilizante;

del 0,1 al 10 % de acondicionador para la piel; y
(e) del 0,1 al 1 % en peso de principios activos desodorantes;
siendo la suma de los componentes de hasta el 100 % en peso.

En una realizacion, la composicidn de emulsion de agua en aceite de la invencion comprende:
(a) del 40 al 55 % en peso de uno o mas principios activos antitranspirantes, particularmente sales que
contienen aluminio;
(b) del 1 al 5 % en peso de uno o mas agentes filmdgenos, particularmente un copolimero de capriloil
glicerina/acido sebacico;
(c) del 20 al 30 % en peso de uno o méas emolientes, particularmente dicaprilil éter, PPG-14 butil éter y una
mezcla de los mismos;
(d) del 0 al 5 % en peso de tensioactivos, particularmente poligliceril-4 diisostearato/
polihidroxiestearato/sebacato;
del 0 al 3 % en peso de conservantes;
del 0 al 3 % de agente estabilizante;
del 0 al 6 % de acondicionador para la piel; y
(e) del 0 al 5 % en peso de principios activos adicionales;
siendo la suma de los componentes de hasta el 100 % en peso.

En una realizacion, la composicidn de emulsion de agua en aceite de la invencion comprende:
(a) del 40 al 55 % en peso de uno o mas principios activos antitranspirantes, particularmente sales que
contienen aluminio;
(b) del 1 al 5 % en peso de uno o mas agentes filmédgenos, particularmente un copolimero de capriloil
glicerina/acido sebacico;
(c) del 20 al 30 % en peso de uno o méas emolientes, particularmente dicaprilil éter, PPG-14 butil éter y una
mezcla de los mismos;
(d) del 2 al 5 % en peso de tensioactivos, particularmente poligliceril-4 diisostearato/
polihidroxiestearato/sebacato;
del 0,1 al 3 % en peso de conservantes;
del 0,1 al 3 % de agente estabilizante;
del 0,1 al 6 % de acondicionador para la piel; y
(e) del 0,3 al 1 % en peso de principios activos desodorantes;
siendo la suma de los componentes de hasta el 100 % en peso.

En una realizacion, la composicidn de emulsion de agua en aceite de la presente invencion es una
composicion farmacéutica o cosmética topica que comprende uno 0 mas excipientes o portadores
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farmacéutica o cosméticamente aceptables topicos apropiados. Las composiciones topicas de emulsion de
agua en aceite de la invencion se pueden formular en varias formas que incluyen, pero sin limitacion, cremas,
barras, roll-on, aerosol, sélidos blandos, geles, espumas, unguientos y pastas. En una realizacién, la
composicién de emulsién de agua en aceite topica de la presente invencidn esta en forma de aerosol,
opcionalmente, la composicion comprende ademas uno o mas propulsores como se ha definido
anteriormente. En una realizacion, la composicidn de emulsion de agua en aceite topica de la presente
invencion esta en forma de aerosol, y la composicion comprende ademas uno 0 mas propulsores como se ha
definido anteriormente.

Adicionalmente, la composicion de la presente invencion puede contener otros ingredientes, tales como
fragancias, colorantes y otros componentes conocidos en el estado de la técnica para su uso en
formulaciones topicas.

En una realizacién, la composicién de la presente invencidn esta "sustancialmente libre" de siliconas. Para
los fines de la invencion, los términos "silicona", "siloxanos polimerizados" y "polisiloxanos" tienen el mismo
significado y se usan indistintamente. Se refieren a una cadena principal inorganica de silicio-oxigeno (-Si-O-
Si-O-Si-O-) con dos grupos organicos unidos a cada atomo de silicio. Comunmente, los grupos organicos son
restos alquilo, particularmente metilo. Las siliconas pueden ser ciclicas o lineales; y de cadena lineal o
ramificada (tal como en forma de jaula). Al variar las longitudes de la cadena -Si-O-, los grupos laterales y

la reticulacion, las siliconas pueden tener una amplia diversidad de consistencias (de liquido a gel, a caucho,
a plastico duro), propiedades y composiciones. Para los fines de la invencion, el término "silicona" incluye
dimeticona, dimeticona copoliol, estearil dimeticona, dimeticonol, amodimeticona, ciclometicona, cetil
dimeticona, behenoxi dimeticona, estearoxi dimeticona, trimetilsililamodimeticona, lauril meticona copoliol,
hidroxipropil polisiloxano, fenil trimeticona, cetearil meticona, trimetilsiloxisilicato, polidimetilsiloxano,
ciclopentasiloxano y ciclosiloxano. Para los fines de la invencion, la expresién "sustancialmente libre" se
refiere a una composicion que comprende menos del 1 % en peso de siliconas. En una realizacion, la
composicion de la invencion esta "libre" de siliconas. La expresidn "libre de" se refiere a una composicion
cuyo contenido en siliconas no es detectable por ninguna de las técnicas cominmente usadas definidas en el
estado de la técnica. Para los fines de la invencion, el método para determinar el contenido de siliconas
i6nicas puede ser la cromatografia de gases acoplada a la espectrometria de masas. En una realizacion, la
composicion de la invencidn esta "sustancialmente libre" o "libre" de siliconas.

También forma parte de la invencidn un procedimiento para la preparacién de la composicion de emulsion de
agua en aceite de la presente invencion. Los expertos en la técnica pueden determinar facilmente el
procedimiento apropiado a partir de los descritos en el estado de la técnica de acuerdo con el tipo de
formulacion que se esté preparando. Tipicamente, el procedimiento para la preparacion de emulsiones
comprende: (i) en primer lugar, preparar la una o mas fases acuosas y la fase oleosa por separado; y, (ii) en
segundo lugar, mezclar ambas fases hasta obtener la emulsion de agua en aceite como se muestra en la
seccion experimental.
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A modo de ilustracién, la composicion de emulsion de agua en aceite se puede preparar siguiendo el
procedimiento general que se define a continuacion en el presente documento:

(i) Preparar la Fase A mezclando los emolientes, los agentes filmégenos y opcionalmente los tensioactivos,
principios activos adicionales (tales como principios activos desodorantes) y fragancias.

(ii) Preparar la Fase B mezclando los principios activos antitranspirantes, y opcionalmente los agentes
estabilizantes, con agua.

(iii) Opcionalmente, preparar la Fase C mezclando los conservantes, los agentes acondicionadores de la piel,
los antioxidantes y los principios activos adicionales.

(iv) Mezclar la Fase Ay la Fase B; y

(v) opcionalmente, mezclar la mezcla resultante de la etapa (iv) con la Fase C.

La emulsién de agua en aceite de la presente invencion se puede definir por su procedimiento de
preparacion. Por lo tanto, una composicion de emulsion de agua en aceite del primer aspecto de la invencién
obtenible mediante el procedimiento definido anteriormente también forma parte de la invencién. Para los
fines de la invencion, las expresiones "obtenible", "obtenido/a" y expresiones equivalentes se usan
indistintamente y, en cualquier caso, la expresion "obtenible" engloba la expresion "obtenido/a". Todas las
realizaciones descritas anteriormente para el procedimiento de la invencion se aplican también a la

composicion de emulsion de agua en aceite obtenible mediante este procedimiento.

También forma parte de la invencion una composicién de emulsién de agua en aceite para su uso en terapia,
con la condicion de que la composicion comprenda: una cantidad terapéuticamente efectiva de uno o mas
antitranspirantes y excipientes o portadores farmacéuticamente aceptables. En una realizacién, la
composicién de emulsién de agua en aceite de la invencién es Util para la profilaxis y/o el tratamiento de una
enfermedad o afeccion que implica una transpiracion excesiva o anémala. Las enfermedades o afecciones
que implican una transpiracion excesiva 0 anémala incluyen hiperhidrosis, cromhidrosis y bromhidrosis. Este
aspecto también podria formularse como el uso de una composicion de emulsion de agua en aceite como se
ha definido anteriormente para la preparacion de un medicamento para la profilaxis y/o el tratamiento de una
enfermedad o afeccion que implica una transpiracion excesiva o anémala. También se refiere a un método
para la profilaxis y/o el tratamiento de un mamifero que padece o es susceptible de padecer una enfermedad
o afeccién que implica una sudoracién excesiva 0 anémala, y el método comprende administrar a dicho
mamifero una cantidad efectiva de una composicion de emulsion de agua en aceite de la presente invencion.

La composicion de emulsion de agua en aceite de la invencion puede usarse para reducir la transpiracion
normal de la piel. Por lo tanto, otro aspecto de la presente invencion es una composicién de emulsion de
agua en aceite de la invencion como se ha definido anteriormente en cosmética; particularmente como
agente antitranspirante y agente desodorante. A continuacién, la composicion comprende: una cantidad
cosméticamente efectiva de principios activos antitranspirantes y excipientes o portadores cosméticamente
aceptables. La composicion de emulsion de agua en aceite cosmética topica de la invencidn reduce el grado
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de sudoracién, la aparicién de marcas antiestéticas de sudor en la ropa y minimiza el olor corporal. Ademas,
la composicion de emulsién de agua en aceite también permite fortalecer e hidratar la piel. La composicion
cosmética topica de la presente invencion esta disefiada para aplicarse sobre el cuerpo para mejorar su
aspecto o para embellecer, conservar, limpiar y proteger la piel. Por lo tanto, las composiciones cosméticas
anteriores se usan adjetivamente para una aplicacién no médica.

A lo largo de la descripcion y las reivindicaciones, la palabra "comprende" y las variaciones de la palabra no
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pretenden excluir otras caracteristicas técnicas, aditivos, componentes o etapas. Ademas, la palabra

"comprende" abarca el caso de "que consiste en". Objetos adicionales, ventajas y caracteristicas de la

invencidn seran evidentes para los expertos en la materia tras examinar la descripcion o pueden aprenderse

poniendo en préctica la invencion. Los siguientes ejemplos se proporcionan a modo de ilustracion y no

pretenden ser limitantes de la presente invencién. Ademas, la presente invencidn cubre todas las posibles

combinaciones de realizaciones particulares y preferidas descritas en el presente documento.

Ejemplos

1. Composiciones de emulsion de agua en aceite

1.1. Composicion de emulsion de agua en aceite en forma de aerosol de la presente invencion
(Ejemplo 1)

1.1.1. Composicién

Este ejemplo ilustra una composicion de emulsion de agua en aceite en forma de aerosol (Aerosol 1) de

acuerdo con la presente invencion. La Tabla 1 muestra la composicion cualitativa y cuantitativa de la

emulsion de agua en aceite (Emulsién 1) que forma parte del aerosol de la presente invencion.

Tabla 1
. % EN
FASE INGREDIENTES (NOMBRE INCI) FUNCION
PESO
Polyglyceryl-4 Diisostearate/ o
Tensioactivo 3,5
Polyhydroxystearate/Sebacate
Dicaprylyl Ether Emoliente 20
Fase A | Agente desodorante Principio activo 0,3
Capryloyl Glycerine/Sebacic Acid Copolymer | Agente filmégeno 3
Perfume (Fragrancia) Perfume 6
PPG-14 Butyl Ether Emoliente 5
Agua destilada Vehiculo-disolvente 6,25
Fase B | Sodium Chloride Agente estabilizante 1,5
Aluminium Chlorohydrate Solution Antitranspirante 50@
Conservante Conservante 1
Fase C
Acondicionador para la piel Acondicionador para la piel 3,25
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, % EN
FASE INGREDIENTES (NOMBRE INCI) FUNCION °
PESO
Tocopheryl Acetate Antioxidante 0,2

(@) Corresponde al 15 % en peso del principio activo antitranspirante clorhidrato de aluminio

Y, la Tabla 2 muestra la composicion cualitativa y cuantitativa de la composicion en aerosol de agua en aceite
(Aerosol 1) de la presente invencidn que contiene la composicién de emulsion de agua en aceite (emulsion 1)
descrita en la Tabla 1.

Tabla 2
INGREDIENTES FUNCION % EN PESO
Emulsion de agua en aceite 1 Antitranspirante 15
isobutano, propano y butano Propulsor 85

1.1.2.  Procedimiento de preparacion

Emulsion de agua en aceite 1 (emulsion 1)

La emulsién de agua en aceite 1 se preparo a temperatura ambiente siguiendo el procedimiento descrito en
el presente documento a continuacion:

1. Preparacion de la Fase A. Los ingredientes de la Fase A se mezclaron uno a uno con agitacion en un
primer reactor.

2. Preparacion de la Fase B. En un segundo reactor separado, todos los ingredientes de la Fase B se

mezclaron uno a uno con agitacion.

3. Preparacion de la emulsion. La Fase B se afiadio a la Fase A con un mezclador de alto cizallamiento y la
mezcla resultante se agité durante 25 minutos. A continuacion, todos los ingredientes de la Fase C, uno por
uno, se afiadieron a la mezcla resultante (es decir, fase A+B) con agitacion.

Composicion en aerosol de emulsién de agua en aceite 1 (Aerosol 1)

La composicion en aerosol de emulsion de agua en aceite 1 de la presente invencion descrita en la Tabla 2
se preparo siguiendo el procedimiento descrito en el presente documento a continuacion.

La emulsion de agua en aceite 1 se cargd en un recipiente y se cargo con el 85 % en peso de la mezcla
propulsora.

1.2. Composicion comparativa de emulsion de agua en aceite en aerosol fuera del alcance de la
presente invencion (Ejemplo comparativo 1)

1.21. Composicion
Este ejemplo ilustra una composicion comparativa de emulsion de agua en aceite en forma de aerosol
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(Aerosol comparativo 1) fuera del alcance de la presente invencion porque la emulsién de agua en aceite no
contiene ningun agente filmoégeno. La Tabla 3 muestra la composicion cualitativa y cuantitativa de la emulsion
de agua en aceite comparativa (Emulsién comparativa 1) que forma parte del aerosol comparativo 1 fuera de
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la presente invencion.

Tabla 3
. % EN
FASE INGREDIENTES (NOMBRE INCI) FUNCION
PESO
Polyglyceryl-4 Diisostearate/ o
Tensioactivo 3,5
Polyhydroxystearate/Sebacate
Dicaprylyl Ether Emoliente 23
Fase A — ,
Agente desodorante Principio activo 0,3
Perfume (Fragrancia) Perfume 6
PPG-14 Butyl Ether Emoliente 5
Agua destilada Vehiculo-disolvente 6,25
Fase B | Sodium Chloride Agente estabilizante 1,5
Aluminium Chlorohydrate Solution Antitranspirante 50@
Conservante Conservante 1
Fase C | Acondicionador para la piel Acondicionador para la piel 3,25
Tocopheryl Acetate Antioxidante 0,2

(@) Corresponde al 15 % en peso del principio activo antitranspirante clorhidrato de aluminio

Y, la Tabla 4 muestra la composicién cualitativa y cuantitativa de la composicién comparativa de agua en

aceite en aerosol (Aerosol comparativo 1) fuera del alcance de la presente invencidn que contiene la

composicién de emulsién de agua en aceite comparativa (emulsion comparativa 1) descrita en la Tabla 3.

Tabla 4
INGREDIENTES FUNCION % EN PESO
Emulsion agua en aceite comparativa 1 Antitranspirante 15
isobutano, propano y butano Propulsor 85

Procedimiento de preparacion

Emulsion de agua en aceite comparativa 1 (emulsion comparativa 1)

La emulsién de agua en aceite comparativa 1 se preparé siguiendo el mismo procedimiento definido

anteriormente para la emulsion de agua en aceite 1 usando los ingredientes y las cantidades que se

describen en la Tabla 3, lo que implica que el agente filmégeno no se incorpora a la emulsion.

Composicion en aerosol de emulsion de agua en aceite comparativa 1 (aerosol comparativo 1)
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La composicion en aerosol de emulsion de agua en aceite comparativa 1 se prepard siguiendo el mismo
procedimiento definido anteriormente para la composicidn en aerosol de emulsion de agua en aceite 1
usando los ingredientes y las cantidades que se describen en la Tabla 4.

2. Actividad antitranspirante

21. Evaluacion del efecto antitranspirante in vivo

El objetivo de este estudio fue la evaluacion de la eficacia antitranspirante de la composicion de la presente
invencién (Emulsion 1) mediante la evaluacion olfativa del olor corporal por parte de examinadores
entrenados. Se reclutaron 20 voluntarios y se realizd la evaluacion olfativa a las 0 h, 24 hy 48 h tras una
Unica aplicacion de dos dosis de aerosol en la axila a una distancia de 10-15 cm. El estudio se ha realizado
bajo responsabilidad médica, de acuerdo con el protocolo experimental correspondiente y siguiendo las
normas de Buena Préactica Clinica en sus secciones correspondientes.

Seleccion de voluntarios

Los participantes del estudio fueron seleccionados de acuerdo con los siguientes criterios de inclusion y
exclusion:

Criterios de inclusion

Los criterios de inclusién mas importantes, definidos en el protocolo, fueron los siguientes:
- Edad: 18-65 afios

- Sexo: Ambos

- Usuarios habituales de desodorantes en aerosol

- Nivel cultural y comprension del estudio clinico adecuados por parte de los participantes.
- Acuerdo de participacion voluntaria y consentimiento informado por escrito.

Criterios de no inclusién

Los criterios especificos de no inclusion, definidos en el protocolo, fueron los siguientes:

- Patologias agudas o cronicas al momento de iniciar el estudio o dentro de las 3 semanas previas al estudio.
- Patologias en el area experimental dentro de las 3 semanas previas al estudio.

- Tratamiento con cualquier medicamento.

- Mujeres embarazadas o lactantes

- Alergias a los componentes de la composicion de la invencidn

- No usuarios de desodorantes en aerosol

- Nivel cultural y comprension del estudio clinico adecuados por parte de los participantes.

- Acuerdo de participacion voluntaria y consentimiento informado por escrito.

Los voluntarios deben seguir estas recomendaciones:

- No aplicar ningun producto cosmético en el area experimental.

- No vacunarse durante el estudio

- No afeitarse ni depilarse las axilas dentro de las 72 horas previas al estudio

- No exponerse a la radiacidn solar intensa dentro de 1 semana antes del estudio y durante el estudio.
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Procedimiento experimental

Método de uso:

1. Agitar el aerosol antes de su uso

2. Aplicar la composicion de la invencion (Aerosol 1) en la axila derecha; y aplicar el aerosol invisible de uso
comun del estado de la técnica fuera del alcance de la invencién como prueba comparativa en la axila
izquierda.

3. Pulverizar dos veces en cada axila, manteniendo el aerosol a 10-15 cm.

La evaluacion olfativa se realizé durante 45 horas.

Fase de seleccion

Antes de incluir a los participantes en el estudio, a los participantes se les entreg6 la Hoja de Informacion del
Participante y una vez que entendieron todo sobre el estudio, dieron su consentimiento informado por escrito
para su participacion.

El investigador principal examiné y entrevisto a cada uno de los participantes antes del inicio de la fase
experimental para recopilar informacién sobre sus datos personales y demograficos y completar su historial
médico, con especial énfasis en los aspectos relacionados con la salud axilar. El investigador también verifico
que los participantes cumplieran con todos los criterios de inclusion y ninguno de los criterios de exclusion.

El estudio implica las siguientes visitas:

- Dia 0 (Valor inicial) (DO/T0)
Después de verificar que se habia firmado el formulario de consentimiento informado, el investigador

confirmé que los participantes cumplian con todos los criterios de inclusién y ninguno de los criterios de
exclusion y les entreg6 los envases del producto, explicd el modo de uso y las recomendaciones a seguir
durante el estudio. El voluntario se lavé las axilas con esponjas impregnadas de jabdn neutro sin perfume. En
la investigacion se realizé la evaluacion olfativa en ambas axilas y se aplicé la composicion de la invencion en
la axila derecha. Se pidié a los voluntarios que volvieran a la consulta pasadas 24 h.

- Dia 1 (24 h después de la aplicacion) (D1/T24)
En la investigacion se realizé la evaluacion olfativa en ambas axilas y un registro de efectos secundarios, en

caso de haberlos.

- Dia 2 (48 h después de la aplicacion) (D2/T48)
En la investigacion se realizé la evaluacion olfativa en ambas axilas y un registro de efectos secundarios, en

caso de haberlos.

Resultados
El olor corporal se evalu6 mediante una escala ordinal de 0 a 10:
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0 = olor muy agradable

5 = olor neutro y

10 = olor muy desagradable.

El olor corporal el dia 0 debe ser de olor neutro.

Valores absolutos

Los resultados promedio de la puntuacion del olor se muestran en la Tabla a continuacion, asi como el

numero y porcentaje de voluntarios "reactivos":

Evaluacion olfativa promedio +/- D.E.

Tiempo experimental

DO/TO D1/T24 D2/T48
Area tratada 49+0,0 51+051 |6,1+0,510
Area de control 495+0,224 | 8,2+0,523 | 8,6 +0,503
Numero y % de voluntarios reactivos - 20/100 % | 20/100 %
Mejora de la puntuacion para voluntarios reactivos | - 3,10 2,6

Valores estadisticos

El analisis estadistico (prueba de la t de Student para series emparejadas) de los resultados muestra una

gran diferencia significativa entre el area de control estadistico y el area tratada en cualquier tiempo

experimental posterior a la aplicacion de la composicién de la presente invencion.

Los resultados obtenidos después del tratamiento estadistico mediante una prueba paramétrica, prueba de la

t de Student (p<0,05, 95 % de IC), permiten concluir que existieron diferencias significativas entre el area

control y el area tratada con la composicion de la presente invencion en todos los tiempos experimentales (es

decir, T24H y T48H).

Porcentaje promedio de eficacia antitranspirante

Los resultados promedio se muestran en la siguiente tabla:

% promedio D1/T24 | D2/T48
de variacion en relacién a DO/TO en la axila tratada 1% 21 %
de variacion en relacién a DO/TO en la axila de control | 66 % 74,25 %
Promedio [area tratada-area de control] 65 % 53,25 %
% de eficacia antitranspirante 65 % 53 %

El andlisis de los resultados individuales expresados en porcentaje de eficacia antitranspirante en cada
tiempo experimental muestra un efecto antitranspirante MUY BUENO 24 horas después de la aplicacién de la
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composicion de la presente invencion, con un 65 % de eficacia promedio. Ademas, se observé un efecto
antitranspirante BUENO 48 horas después de la aplicacién de la composicion de la presente invencidn con
un 53 % del efecto antitranspirante promedio.

2.2, Evaluacion del efecto antitranspirante comparativo in vitro (prueba de presion de rotura)

El objetivo de esta prueba es determinar la resistencia Ultima a la presidn. En particular, la medicion de la
resistencia ultima a la presion para romper la obstruccion (pelicula) obtenida tras la aplicacién de la
composicion de la presente invencion sobre la piel de la axila permite deducir la eficiencia de la composicién
antitranspirante. La prueba se realizé con la composicion de la presente invencién (Emulsion 1) y la emulsion
comparativa 2 (sin un agente filmdgeno) que estaba fuera del alcance de la presente invencion usando el
instrumento SOD4.

Materiales y métodos

La maquina SOD4 esta disefiada para probar la eficacia de las formulaciones antitranspirantes. La maquina
es un sistema biomimético totalmente automatizado que imita el procedimiento de sudoracién. Permite
recrear el contacto entre el sudor y el antitranspirante, para observar la reaccion dentro de los poros
miméticos transparentes. Cuando crea una obstruccion, es posible caracterizar la resistencia de la
obstruccion y deducir la eficacia del antitranspirante.

Para realizar ese experimento la maquina incluye:

- Smart-Pore™, un chip de microfluidos de silicona que contiene microcanales que imitan los poros de la piel.
- Un sistema de presion integrado que controla el flujo de sudor en los poros con una precisién de nanolitros.
- Una camara climatica regulada en humedad/temperatura, que reproduce las condiciones reales de
transpiracion.

- Un sistema oOptico para controlar y registrar la evolucidn de la interaccion entre el antitranspirante y el sudor

El sudor artificial usado en la presente prueba es el siguiente:
Cloruro de sodio al 0,5 %

Acido lactico al 0,1 %

Ureaal 0,1 %

Albimina de suero bovino al 0,1 %

Agua Millipore hasta el 100 %

Fluoresceina al 0,1 %

Hidroxido de amonio para tener un pH = 6,5

Todos los ingredientes se mezclan durante la preparacion de un lote de sudor. Después del ajuste del pH, la
solucion se filtra y se divide en alicuotas de 10 ml que se congelan hasta su uso. Cada dia se descongela
una alicuota para las mediciones. Aunque la fluoresceina no es un componente del sudor humano, es de
gran ayuda para la visualizacion del proceso de obstruccidn. Los experimentos de control mostraron
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previamente que la fluoresceina no afecta al proceso de obstruccion. Este modelo de sudor es conocido en el
estado de la técnica y es el mas sencillo e inespecifico usado en el campo cosmético. Es posible sustituir
este sudor por uno natural u otra formulacién artificial.

Cantidad de componentes

Chip de microfluidos: SMART-PORE™

La red de canales esta compuesta por 4 canales independientes. Las partes mas anchas son los canales de
entrada y miden aproximadamente 500 pym x 60 ym x 10 mm. Cada linea fluida termina con un canal de
microfluidos delgado: el bioporo. Son canales biomiméticos que representan el conducto de sudor de un
cuerpo humano. Tienen 60 pm de ancho, 60 um de alto y 2 mm de largo. Estos bioporos terminan en una
superficie plana que representa la piel.

Protocolo experimental

A continuacién se describe en el presente documento un resumen que describe el método usado para las
composiciones ensayadas con una aplicacion directamente sobre la superficie del Smart-pore™.

Se eliminé el liquido del recipiente y a continuacién también se elimind el propulsor presente en el aerosol.
Se usé un esténcil que tenia un espesor de 100 um, con el fin de asegurar que la cantidad de composicion
sea suficiente para reaccionar con el sudor y respetar las normas impuestas por la FDA (2 mg/cm2).

Cada experimento se realizd en un Smart-poretm de 4 canales, proporcionando 4 resultados en paralelo. Los
experimentos se realizaron en un entorno controlado donde la humedad relativa se mantuvo al 80 % y a

30 °C.

El protocolo fue el siguiente: En primer lugar, se llené un nuevo Smart-Pore™ con el sudor artificial. Una vez
que los canales estuvieron llenos, se inicié el proceso de estabilizacion del flujo. A continuacion, se eliminé la
gota de sudor que colgaba para crear condiciones de "axila en un chip" y se aplic6 la composicién a ensayar.
El contacto entre el sudor y el producto tuvo una duracién de 1 hora, durante la cual se registro la imagen de
cada obstruccion mientras crecia.

Durante estos experimentos, se midieron los siguientes parametros:
» Tasa de cobertura (%): Se realizaron al menos 20 mediciones independientes. Se observo un

numero variable de formacion de obstrucciones. La tasa de cobertura fue la relacién entre la
obstruccién total que se formd y el niumero total de canales de sudor. Este es un indicador de la
capacidad de la composicién para hacer una capa homogénea.

e La presidn de rotura (mbares) que es el promedio de la presion maxima aplicada para expulsar la

obstruccion al canal.
e Lalongitud de la obstruccién (um) que se observé correspondiente a la penetracion de la

composicion en los poros.
+ La estimacion de afirmaciones (24 h/48 h/72 h/96 h): Indicaciones sobre la posible afirmacion

asociada a cada composicion ensayada.
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Resultados
Los valores de la presion de rotura, la tasa de cobertura y la longitud de la obstruccion, asi como la
estimacion de afirmaciones del antitranspirante se resumen a continuacion:

Parametros Emulsion 1 | Emulsion comparativa 1
Tasa de cobertura (%) 65 42

La presion de rotura (mbar) 972 646

La longitud de la obstruccion (um) | 428 311

La estimacion de afirmaciones 48 H menos de 24 H

Como se muestra en los resultados anteriores, la composicion de la presente invencion permite obtener una
obstruccion mas grande con una alta tasa de cobertura que la composicién comparativa. Ademas, la
composicion de la presente invencion también tiene un aumento de aproximadamente el 50 % en el valor de
la presion de rotura en comparacion con la composicion comparativa sin el agente filmégeno. Significa que la
composicion de la presente invencidn es mas efectiva en términos de efecto antitranspirante durante un
periodo de tiempo prolongado (48 h).

Por lo tanto, se concluye que solo las composiciones de emulsion de agua en aceite de la presente invencién
con la combinacién especifica de antitranspirantes, agentes filmdgenos y emolientes descrita en la presente
solicitud permiten tener un efecto antitranspirante eficaz y prolongado.

3. Pruebade uso

El objetivo de la prueba de uso es la evaluacion de la aceptabilidad y seguridad en la piel de la composicién
de la presente invencion. El estudio se ha realizado bajo responsabilidad médica, de acuerdo con el protocolo
experimental correspondiente y siguiendo las normas de Buena Préactica Clinica en sus secciones
correspondientes.

Este estudio se realizé bajo control dermatoldgico en voluntarias adultas sanas. Se reclutaron 20 mujeres
voluntarias. El estudio se realiz6 para verificar la ausencia de molestias y reacciones acumulativas de
irritacion (signos funcionales y fisicos) asociadas a la aplicacién de la composicién de la presente invencion
(Aerosol 1) objeto de estudio durante 2 semanas, en condiciones normales de uso. Al final del estudio, se
recogio la valoracion realizada por las participantes basandose en un cuestionario especifico, dirigido y
adaptado, lo que permitid evaluar la tolerancia de la composicion de la presente invencion objeto de
investigacion y su aceptabilidad.

Seleccion de voluntarios

Los participantes del estudio fueron seleccionados de acuerdo con los siguientes criterios de inclusion y

exclusion:
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Criterios de inclusion

- Mujeres sanas.

- Edad entre 25 y 55 afios.

- Voluntarias con fototipos de piel [ a IV.

- Usuarias habituales de desodorante en aerosol.

- Nivel cultural y comprension del estudio clinico adecuados por parte de los participantes.
- Acuerdo de participacion voluntaria y consentimiento informado por escrito.

Criterios de no inclusién

- Presentar enfermedad crénica o aguda al momento de iniciar el estudio o durante las 3 semanas previas al
estudio.

- Presentar patologias cutaneas durante las 3 semanas previas al inicio del estudio.

- Estar bajo tratamiento farmacoldgico.

- Mujeres con marcas cutaneas en la zona experimental que puedan interferir en la evaluacion de reacciones
cutaneas (trastornos pigmentarios, cicatrices, efélides y nevus en cantidad, quemaduras solares, etc.).

- Mujeres con alergia a alguno de los componentes de la composicion de la invencion objeto de estudio.

- Haber recibido alguna vacuna dentro de las 3 semanas previas al estudio.

- Mujeres embarazadas o lactantes.

- Mujeres que no sean usuarias de desodorantes en aerosol.

Los voluntarios deben seguir estas recomendaciones:
- No aplicar productos cosméticos (diferentes al ensayado) en el area experimental.

- No exponerse a radiacion solar extensa durante 1 semana antes de la prueba.

Procedimiento experimental

Método de uso:

Agitar el aerosol de la invencion (Aerosol 1) antes de su uso. Pulverizar dos segundos sobre la axila derecha,
manteniendo el aerosol a 10-15 cm.

Fase de seleccion

Antes de incluir a los participantes en el estudio, a los participantes se les entreg6 la Hoja de Informacion del
Participante y una vez que entendieron todo sobre el estudio, dieron su consentimiento informado por escrito
para su participacion.

El investigador principal examiné y entrevisto a cada uno de los participantes antes del inicio de la fase
experimental para recopilar informacién sobre sus datos personales y demograficos y completar su historial
médico, con especial énfasis en los aspectos relacionados con la salud axilar. El investigador también verifico
que los participantes cumplieran con todos los criterios de inclusion y ninguno de los criterios de exclusion.

El estudio implicé las siguientes visitas:
- Dia 0 (Valor inicial) (DO/T0)
Después de verificar que se habia firmado el formulario de consentimiento informado, el investigador
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confirmé que las participantes cumplieron con todos los criterios de inclusién y ninguno de los criterios de
exclusion y les entreg6 los envases de la composicion de la invencion, explicé el modo de uso y las
recomendaciones a seguir durante el estudio.

La primera aplicacién se realiz6 en la consulta para confirmar el correcto uso de la composicion de la
invencion, bajo control dermatolégico. Durante el estudio, las voluntarias se aplicaron la composicion de la
presente invencion objeto de estudio en la axila derecha y su desodorante habitual en la axila izquierda, que
sera su propio control. Aplicaran al menos una aplicacion al dia; si aplican mas, esto se reflejara en la tabla
que describe la muestra participante en este informe.

-Dia7
El dia 7 del estudio, visitaron la clinica para la evaluacion dermatol6gica. No se observaron incidencias en la

zona de aplicacion de la composicidn de la invencion objeto de estudio ni en el area de control.

-Dia14

En la visita final del estudio, cada participante se sometié a un examen clinico dermatolégico y, de haberlos,
se registraron los eventos adversos. Ademas, se solicitd a las participantes que completaran el cuestionario
de evaluacion subjetiva de la composicion de la invencidn.

Resultados
Evaluacion de las reacciones observadas por las participantes.

El cuestionario de satisfaccion cumplimentado por las participantes se evalubé mediante escalas de 4 puntos:
0 = No me gusta nada (Totalmente en desacuerdo)

1 =No me gusta (en desacuerdo)

2 = me gusta (de acuerdo)

3 = Me gusta mucho (Muy de acuerdo)

Los resultados se expresaron en % de voluntarias satisfechas con la composicion de la invencion (puntuacion
2y 3). Se consider6 que las voluntarias estaban satisfechas con un item si respondian 2 o 3 y no satisfechas
si respondian 0 o 1. Los intervalos para el calculo de la satisfaccion global obtenida teniendo en cuenta todos
los items del cuestionario siguen el siguiente esquema:

Igual o superior al 75 % de los puntos de toda la prueba (Muy satisfecha)

Igual al 50 % e inferior al 75 % de los puntos de toda la prueba (Satisfecha)
Igual al 25 % e inferior al 50% de los puntos de toda la prueba (poco satisfecha)
Inferior al 25 % de los puntos de toda la prueba (Nada satisfecha)

Se realiz6 un analisis descriptivo de la frecuencia de reacciones consideradas como efectos no deseados
relacionados con la composicion de la presente invencion objeto de estudio observados por el dermatélogo y
otro de la frecuencia de reacciones observadas por las participantes.
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Resultados de la evaluacion de reacciones cutaneas no deseadas

Para la evaluacion de las reacciones cutaneas no deseadas, se realizo un andlisis de la frecuencia de
aparicion de estas reacciones observada por el dermatélogo en las participantes, después de 14 dias de uso
de la composicion de la invencion objeto de estudio. Ademas, se evaluaron las reacciones informadas por las
propias participantes.

- Reacciones cutaneas observadas por el dermatélogo:

Ninguna de las participantes incluidas en el estudio presentd reacciones cutaneas no deseadas tras el uso de
la composicién de la invencion durante 14 dias.

- Reacciones informadas por las voluntarias:

El investigador consult6 a las participantes sobre cualquier reaccidn no deseada observada por ellas durante
el estudio, relacionada o no con el uso de la composicion de la invencion objeto de estudio. En todos los
casos las respuestas dadas por las participantes fueron negativas.

Resultados de la encuesta de satisfaccién del producto

Durante la visita final, y tras 14 dias de uso de la composicién de la invencidn, se solicitd a las participantes
que cumplimentaran un cuestionario sobre su satisfaccion con la composicién de la invencion y con la
eficacia subjetiva observada tras su uso.

A continuaci6n se incluye un resumen de la evaluacion de la composicion de la invencién:

A. Opinion general

- E165 % de las participantes confirmaron que les gusté MUCHO la composicion de la invencion y al otro

35 % les GUSTO la composicion de la invencion.

- E160 % de las participantes confirmaron que les gusté MUCHO la composicién en aerosol de la invencion y
al otro 40 % les GUSTO la composicion de la invencién.

B. Efecto antitranspirante y desodorante

- E1 80 % de las participantes estuvo TOTALMENTE DE ACUERDO en que la composicion de la invencion
protege 24 horas o hasta la préxima aplicacion y el 24 % restante estuvo DE ACUERDO con esta afirmacion.
- E190 % de las participantes estuvo TOTALMENTE DE ACUERDO en que la composicion de la invencion
protege contra el olor, y el 10 % restante estuvo DE ACUERDO con esta afirmacion.

- E165 % de las participantes estuvo TOTALMENTE DE ACUERDO en que la composicion de la invencion
reduce la aparicion de sudor y el 65 % restante estuvo DE ACUERDO con esta afirmacion.

B. Cosmeticidad

- E1'75 % de las participantes estuvo TOTALMENTE DE ACUERDO en que la composicion de la invencion
seca rapidamente la piel de las axilas y el 25 % restante estuvo DE ACUERDO con esta afirmacion.

- E1 85 % de las participantes estuvo TOTALMENTE DE ACUERDO en que la composicion de la invencién no
es pegajosa y el 15 % restante estuvo DE ACUERDO con esta afirmacion.
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C. Marcas blancas y aparicion de manchas
- E1 100 % de los participantes estuvo TOTALMENTE DE ACUERDO en que la composicion de la invencion
previene la aparicion de manchas en la ropa.

D. Opinidn organoléptica

- E1 10 % de las participantes estuvo completamente de acuerdo en que la composicion de la invencion tiene
una fragancia agradable, el 80 % estuvo de acuerdo y el 10 % restante estuvo en desacuerdo con esta
afirmacion.

- E1'75 % de las participantes estuvo totalmente de acuerdo en que la fragancia dura todo el dia'y el 25 %
restante estuvo de acuerdo con esta afirmacion.

E. Cuidado de la piel

- E1'75 % de las participantes estuvo TOTALMENTE DE ACUERDO en que la composicion de la invencion
CUIDA la piel de las axilas y el 25 % restante estuvo DE ACUERDO con esta afirmacion.

- E150 % de las participantes estuvo TOTALMENTE DE ACUERDO en que la composicion de la invencion
fortalece la piel de la axila y el 50 % restante estuvo DE ACUERDO con esta afirmacion.

- E165 % de las participantes estuvo TOTALMENTE DE ACUERDO en que el producto mantiene la piel de
las axilas hidratada y el 35 % restante estuvo DE ACUERDO con esta afirmacion.

Conclusion
Después de realizar la presente prueba de uso, se obtuvieron las siguientes conclusiones:
1. La composicidn de la presente invencion no produjo ninguna reaccion cutanea indeseable después de
14 dias de uso, segun la evaluacion de los investigadores.
2. Durante los 14 dias del estudio, ninguno de las participantes informé reacciones perceptivas no deseadas.
3. En cuanto a la valoracion subjetiva de la composicidn de la presente invencion, el cuestionario revel6 que
la opinion general de la composicion de la presente invencion fue positiva para el 100 % de las encuestas.
Particularmente:
a. E1 100 % de las participantes manifestaron estar muy satisfechas o satisfechas con la
composicion de la presente invencidn en general, el aerosol y el envase.
b. E190 % de las participantes estaban satisfechas o muy satisfechas con las propiedades
organolépticas generales, tal como, por ejemplo, el olor, la fragancia agradable y con la afirmacién
de que es el mejor que han probado.
C. EI 100 % de las participantes estaban muy satisfechas o satisfechas con la afirmacién de que
protege 24 horas, previene la aparicion de manchas, tiene fragancia duradera y fortalece la piel.
d. E1 100 % de las participantes se mostré muy satisfecha o satisfecha con la afirmacién de que
protege contra el mal olor, reduce la aparicién de sudor, se seca rapidamente y no es pegajosa.
e. E1 100 % de las participantes manifestaron que cumple con sus expectativas.
f. Entre el 95 %-90 % de las participantes afirmaron que les gusta mas que su producto habitual y es



10

29

el mejor que han probado.

4. Ejemplos adicionales de composiciones de emulsion de agua en aceite de la presente invencion

41. Composicion de emulsién de agua en aceite en forma de aerosol de la presente invencion

(Ejemplos 2-5)

41.1. Composiciones que comprenden sales de aluminio como agentes antitranspirantes
Estos ejemplos ilustran adicionalmente las composiciones de emulsion de agua en aceite en forma de

aerosol (Aerosoles 2-5) de acuerdo con la presente invencion. La Tabla 5 muestra la composicion cualitativa

y cuantitativa de las emulsiones de agua en aceite (Emulsiones 2-5) que forman parte de los aerosoles de la

presente invencion.

Tabla 4
. % EN PESO
FASE INGREDIENTES (NOMBRE INCI) FUNCION
Ej.2 | Ej.3| Ej.4 | Ej.5
Polyglyceryl-4 Diisostearate/ o
Tensioactivo 3,5 3,5 3,5 3,5
Polyhydroxystearate/Sebacate
Dicaprylyl Ether 20 20 - -
Coco-Caprylate - - 20 -
Caprylyl Caprylate/Caprate Emoliente - - - 20
Cocoglycerides - - - -
Coco-Caprylate/Caprate - - - -
Fase A | Agente desodorante Principio activo 0,3 0,3 0,3 0,3
Capryloyl Glycerine/Sebacic Acid 3 3
Copolymer ) )
. Agente
VP/Eicosene Copolymer o 1 - - -
filmégeno
Polyester-7 (and) Neopentyl Glycol i
Diheptanoate
Perfume (Fragrancia) Perfume 6 6 6 6
PPG-14 Butyl Ether Emoliente 5 5 5 5
Vehiculo-
Agua destilada , cs. | ¢s. | cs. CsS.
disolvente
, _ Agente
Sodium Chloride 3 1,5 1,5 1,5 1,5
estabilizante
Fase B
Aluminium Chlorohydrate Solution Antitranspirante | 50@ [ 500 | 50@ | 50(@
Conservant Conservante 1 1 1 1
Acondicionador
Acondicionador para la piel , 325 1325 325 | 3,25
para la piel
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. % EN PESO
FASE INGREDIENTES (NOMBRE INCI) FUNCION
Ej.2 [Ej.3| Ej.4 | Ej.5
Tocopheryl Acetate Antioxidante 0,2 0,2 0,2 0,2
Conservante Conservante 1 1 1 1
. , Acondicionador
Fase C | Acondicionador para la piel . 325 1325 325 | 3,25
para la piel
Tocopheryl Acetate Antioxidante 0,2 0,2 0,2 0,2

(@) Corresponde al 15 % en peso del principio activo antitranspirante clorhidrato de aluminio
c.s. se refiere a la cantidad suficiente de agua destilada para alcanzar el 100 % en peso de la
composicion

Y, la Tabla 5 muestra la composicién cualitativa y cuantitativa de las composiciones en aerosol de agua en
aceite (Aerosoles 2-5) de la presente invencion que contienen la composicion de emulsion de agua en aceite
(emulsiones 2-5) descrita en la Tabla 4.

Tabla 5
INGREDIENTES FUNCION % EN PESO
Emulsion de agua en aceite 2, 3,405 Antitranspirante 15
isobutano, propano y butano Propulsor 85

Las emulsiones de agua en aceite del Ej. 3-5 se prepararon siguiendo el procedimiento de preparacidn
descrito en la seccion 1.1.2. usando los componentes descritos en la Tabla 4. Las emulsiones de agua en
aceite del Ej. 2 se prepararon siguiendo el procedimiento de preparacidn descrito en la seccion 1.1.2, pero
calentando la mezcla resultante de ingredientes de la fase A a aproximadamente 65 °C antes de su posterior
mezcla con la fase B.

Ademas, las composiciones en aerosol de emulsion de agua en aceite del Ej. 2-5 también se prepararon
mediante el procedimiento definido en la seccién 1.1.2 usando las emulsiones de agua en aceite del Ej. 2-5.

41.2. Composiciones que comprenden sales de circonio como agentes antitranspirantes

Estos ejemplos ilustran adicionalmente las composiciones de emulsion de agua en aceite en forma de
aerosol (Aerosoles 6-7) de acuerdo con la presente invencion. La Tabla 6 muestra la composicién cualitativa
y cuantitativa de las emulsiones de agua en aceite (Emulsiones 6-7) que forman parte de los aerosoles de la
presente invencion.

Tabla 6
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% EN
FASE INGREDIENTES (NOMBRE INCI) FUNCION PESO
Ej. 6 | Ej. 7
Polyglyceryl-4 Diisostearate/
Polzﬁ;drozystearate/Sebacate Tensioactivo 35138
(C12-C15) Alkyl Benzoate 8 -
Isopropyl Myristate . 17 -
Fase A Dicaprylyl Ether Emoliente - 20
PPG-14 Butyl Ether - 5
Agente desodorante Principio activo 03103
Polyester-7 (and) Neopentyl Glycol Diheptanoate Agente filmégeno 1 1
Perfume (Fragrancia) Perfume 6 6
Agua destilada Vehiculo-disolvente | c.s. | c.s.
Fase B Sodium Chloride Agente estabilizante 15|15
Aluminum Zirconium Chloride Hydroxide Solution Antitranspirante 45@ | 45()
Conservante Conservante 1 1
Fase C Acondicionador para la piel Acondicio;ae(?or para a 3,25 | 3,25
Tocopheryl Acetate Antioxidante 02102

(@) Corresponde al 15 % en peso del principio activo antitranspirante hidréxido de cloruro de aluminio y

circonio

c.s. se refiere a la cantidad suficiente de agua destilada para alcanzar el 100 % en peso de la

composicion

Y la Tabla 7 muestra la composicion cualitativa y cuantitativa de las composiciones en aerosol de agua en

aceite (Aerosoles 6-7) de la presente invencion que contienen la composicion de emulsién de agua en aceite

(emulsiones 6-7) descrita la Tabla 6.

10

Tabla 7
INGREDIENTES FUNCION % EN PESO
Emulsion de agua en aceite 6 0 7 Antitranspirante 15
isobutano, propano y butano Propulsor 85

Las emulsiones de agua en aceite del Ej. 6-7 se prepararon siguiendo el procedimiento de preparacidn

15 descrito en la seccion 1.1.2. usando los componentes descritos en la Tabla 6. Ademas, las composiciones
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en aerosol de emulsion de agua en aceite del Ej. 6-7 también se prepararon mediante el procedimiento

definido en la seccién 1.1.2 usando las emulsiones de agua en aceite del Ej. 6-7.

4.2. Apariencia
4.2.1. Evaluacion a simple vista

La observacion de las emulsiones del Ej. 2-7 (justo después de su preparacion) se realizé a simple vista.
Resultados: Se confirmé que todas las emulsiones del Ej. 1-7 de la presente invencién eran emulsiones de
agua en aceite estables.

4.2.2. Aspecto microscopico

Se determiné el aspecto microscdpico de las emulsiones de agua en aceite de los Ejemplos 1-7:

1. Con una tira limpia y seca, se coloco en el centro del portaobjetos una gota de la emulsién de la invencion
(Ej. 1-7);

2. Con cuidado de no ensuciar ni llenar la tira, se colocd un cubreobjetos en un angulo de aproximadamente
45° en el que un extremo toca la tira y la muestra queda debajo.

3. Bajar gradualmente el cubreobjetos, evitando la generacion de burbujas de aire.

4. La tira resultante se colocé en la platina de un microcopio LEICA DM1000LED;

5. Se realiz6 la observacion de la muestra a través del mismo.

La observacion se realizé comenzando con los objetivos de menor aumento, para tener una vista general y
siguiendo con mayores aumentos para poder visualizar en detalle. Todas las muestras se observaron con un
aumento de 40x.

Resultado: En todas las emulsiones de la presente invencion (Ej. 1-7) se observo una emulsion estable
formada por una fase continua oleosa y una fase dispersa acuosa con un tamafio de particula pequefio (de
aproximadamente 0,2 a 100 um).

Por lo tanto, Por lo tanto, se concluyé que las emulsiones de los Ejemplos 1-7 eran emulsiones de agua en
aceite estables.

4.3. Propiedades filmégenas

4.3.1. Prueba de formacion de pelicula

El objetivo de la prueba de formacion de pelicula fue la evaluacion de las propiedades filmogenas de las
emulsiones de agua en aceite de los Ejemplos 1-7 de la presente invencion mediante la técnica de la caja
esparcidora.

Por lo tanto, se prepar6 una pelicula de 30 mm y 100 mm de grosor siguiendo el método que se describe en
el presente documento a continuacion:

1. Seleccionar el espacio de 30 micrdmetros o 100 micrometros respectivamente de un aplicador Quadruplex
2. Colocar el aplicador en la superficie plana y lisa (tal como una placa de vidrio)

3. Aplicar la emulsién de la invencion en el centro del aplicador Quadruplex cerca de la abertura correcta.

4. Pasar el aplicador por la superficie.
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5. Dejar secar la pelicula obtenida de este modo durante 1 hora a 20 °C y al 40 % de humedad relativa;
6. Una vez seca, se observ el aspecto visual de la pelicula creada.

Resultados: En todas las emulsiones de la presente invencion, las peliculas de 30 mm y 100 mm obtenidas
de este modo se consideraron apropiadas porque la pelicula era continda y uniforme; y no se apreciaron
surcos sin producto. En el caso particular de la prueba de formacion de pelicula de 100 micrémetros, los
resultados obtenidos de este modo aseguran que se cumplieron las normas impuestas por la Food and Drug
Administration (FDA) (es decir, 2 mg/cm?)

4.4. Propiedades de humectabilidad y actividad antitranspirante

4.4.1. Medicion del angulo de contacto

El objetivo de esta medicidn del angulo de contacto es la evaluacion de las propiedades de humectabilidad
de la pelicula creada después de la deposicion de las emulsiones de la emulsidn de agua en aceite de la
presente invencion (Ej. 1-7) sobre el soporte de PMMA.

Particularmente, las propiedades de humectabilidad de la pelicula se correlacionan directamente con la
reaccion de la pelicula hecha por la emulsion de la invencién con el sudor y, por lo tanto, se correlacionan
directamente con la actividad antitranspirante de las emulsiones de la invencion.

De hecho, un angulo de contacto en un intervalo de 0 a 30 garantiza las propiedades hidréfilas apropiadas de
la emulsién de la presente invencion para lograr el efecto antitranspirante apropiado en un corto periodo de
tiempo después de su aplicacion.

Material:

Se usé una placa de polimetilmetacrilato (PMMA) que simula la rugosidad de la piel humana (placas ISO (Ra
=2y 5 ym) suministradas por Schoneberg GmbH & Co.) como soporte para la creacion de la pelicula y para
simular el comportamiento de la pelicula creada por las emulsiones de la invencidn sobre la piel.

Método:

1. La placa de PMMA se taré en la bascula para controlar el peso de la emulsién

2. La emulsion se aplico en el centro de la placa (0,17 g de emulsion/placa)

3. A continuacién, la emulsion se extendié en sentido circular con dos dedos (usando guantes), ampliando
gradualmente el &rea de extension hasta llegar a los bordes.

4. Para asegurar la extension, se hizo una extension en forma de 6valo de izquierda a derecha de la placa 'y
de arriba hacia abajo.

5. Finalmente, para asegurar una buena lectura, se hace una extension recta de arriba hacia abajo, tan junta
como sea posible para que la linea quede recta.

6. Una vez bien extendida la emulsion, las placas se dejaron secar durante una hora y mediaa 20 °C y al
40 % de humedad relativa;

7. Posteriormente, se realiz6 la medicion del angulo de contacto.
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La medicién del angulo de contacto se realizd con el instrumento DSA25E de la marca Kriiss, mediante el
método de "gota sésil" y la medicion se realiz6 15 segundos después de que la gota de agua haya caido
sobre el soporte con la pelicula formada por la emulsién de la invencioén.

Resultados:
Los valores de los angulos de contacto y su desviacion estandar se resumen a continuacion:

Ej. 1 Ej. 2 Ej. 3 Ej. 4 Ej. 5 Ej. 6 Ej. 7

Angulo de contacto [ 10,3 + 10 12,4 £10[10,3 10 [11,7 £101{ 12,0 £ 00 [ 13,7 £ 10| 82+ 10

(1) desviacion estandar

Como se muestra en la Tabla anterior, los valores del &ngulo de contacto de todas las emulsiones de agua
en aceite de la presente invencidn son similares, estando todas ellas dentro del intervalo adecuado
mencionado anteriormente (0-30). Significa que todas las emulsiones agua en aceite de la invencion tienen la
humectabilidad apropiada (caracter hidréfilo), y por lo tanto, son utiles como antitranspirantes durante un
largo periodo de tiempo, evitando la aparicion de antiestéticas marcas de sudor en la ropa; minimizando el
olor corporal; y tienen una buena cosmeticidad cuidando la piel sin aportar sensacion aceitosa o pegajosa,
dejando una piel seca con una sensacion comoda y un aspecto limpio; como se demuestra para la emulsion
del ejemplo 1 (véase la seccion 3).

5. Uso médico
5.1. Evaluacion del efecto terapéutico in vitro de una transpiracién anémala (hiperhidrosis)

Materiales y métodos

La maquina SOD4 esta disefiada para probar la eficacia de las formulaciones antitranspirantes. La maquina
es un sistema biomimético totalmente automatizado que imita el proceso de sudoracion. Permite recrear el
contacto entre el sudor y el antitranspirante, para observar la reaccion dentro de los poros miméticos
transparentes. Cuando crea una obstruccion, es posible caracterizar la resistencia de la obstruccion y deducir
la eficacia del antitranspirante.

Para realizar ese experimento la maquina incluye:

- Smart-Pore™, un chip de microfluidos de silicona que contiene microcanales que imitan los poros de la piel.
- Un sistema de presion integrado que controla el flujo de sudor en los poros con una precisién de nanolitros.
- Una camara climatica regulada en humedad/temperatura, que reproduce las condiciones reales de
transpiracion.

- Un sistema oOptico para controlar y registrar la evolucidn de la interaccion entre el antitranspirante y el sudor

El sudor artificial usado en la presente prueba es el siguiente:
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Cloruro de sodio al 0,5 %

Acido lactico al 0,1 %

Ureaal 0,1 %

Albimina de suero bovino al 0,1 %

Agua Millipore hasta el 100 %

Fluoresceina al 0,1 %

Hidroxido de amonio para tener un pH = 6,5

Todos los ingredientes se mezclan durante la preparacion de un lote de sudor. Después del ajuste del pH, la
solucion se filtra y se divide en alicuotas de 10 ml que se congelan hasta su uso. Cada dia se descongela
una alicuota para las mediciones. Aunque la fluoresceina no es un componente del sudor humano, es de
gran ayuda para la visualizacion del proceso de obstruccion. Los experimentos de control mostraron
previamente que la fluoresceina no afecta al proceso de obstruccion. Este modelo de sudor es conocido en el
estado de la técnica y es el mas sencillo e inespecifico usado en el campo cosmético. Es posible sustituir
este sudor por uno natural u otra formulacién artificial.

Cantidad de componentes

Chip de microfluidos: SMART-PORE™

La red de canales estad compuesta por 4 canales independientes. Las partes mas anchas son los canales de
entrada y miden aproximadamente 500 pym x 60 ym x 10 mm. Cada linea fluida termina con un canal de
microfluidos delgado: el bioporo. Son canales biomiméticos que representan el conducto de sudor de un
cuerpo humano. Tienen 60 pm de ancho, 60 ym de alto y 2 mm de largo. Estos bioporos terminan en una
superficie plana que representa la piel.

Protocolo experimental

A continuacién se describe en el presente documento un resumen que describe el método usado para las
composiciones ensayadas con una aplicacion directamente sobre la superficie del Smart-pore™.

Se eliminé el liquido del recipiente y a continuacién también se eliminé el propulsor presente en el aerosol.
Se us6 un esténcil que tenia un espesor de 100 um, con el fin de asegurar que la cantidad de composicion
sea suficiente para reaccionar con el sudor y respetar las normas impuestas por la FDA (2 mg/cm2).

Cada experimento se realizd en un Smart-poretm de 4 canales, proporcionando 4 resultados en paralelo. Los
experimentos se realizaron en un entorno controlado donde la humedad relativa se mantuvo al 80 % y a

30 °C.

Contrariamente a la prueba in vitro realizada en la seccién 2.2. para condiciones normales de transpiracion
que impliquen un caudal de sudor de 0,02 ul/min; las condiciones de hiperhidrosis de la prueba in vitro actual

implican un caudal de sudor de 0,06 pl/min.

El protocolo fue el siguiente: En primer lugar, se llené un nuevo Smart-Pore™ con el sudor artificial. Una vez
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que los canales estuvieron llenos, se inicié el proceso de estabilizacion del flujo. A continuacion, se eliminé la
gota de sudor que colgaba para crear condiciones de "axila en un chip" y se aplic6 la composicién a ensayar.
El contacto entre el sudor y el producto tuvo una duracién de 1 hora, durante la cual se registro la imagen de
cada obstruccion mientras crecia.

Durante estos experimentos, se midieron los siguientes parametros:
e La presidn de rotura (mbares) que es el promedio de la presion maxima aplicada para expulsar la

obstruccion al canal.
e Lalongitud de la obstruccién (um) que se observé correspondiente a la penetracion de la

composicion en los poros.

Muestras sometidas a ensayo:

- Composicion de emulsion de agua en aceite en forma de aerosol de la presente invencion (Ejemplo 1)
- Composicién comparativa de emulsién de agua en aceite en forma de aerosol fuera del alcance de la
presente invencién (Ejemplo comparativo 1)

Resultados

La muestra comparativa NO formé obstrucciones. Por otro lado, los valores de la presion de rotura, la tasa de
cobertura y la longitud de obstruccion de la obstruccion formada por la composicion ensayada de la presente
invencidn se resumen en el presente documento a continuacion:

Parametros Emulsion 1 | Emulsion comparativa 1
La presion de rotura (mbar) 1095 Sin formacion de obstrucciones
La longitud de la obstruccion (um) | 383 Sin formacion de obstrucciones

Como se muestra en los resultados anteriores, la composicion de la presente invencidn permite obtener una
obstruccién en condiciones de transpiracion andmalas (es decir, condiciones de hiperhidrosis) con una
presion de rotura y una longitud apropiadas para tener un efecto antitranspirante durante un periodo
prolongado de tiempo en condiciones de hiperhidrosis.

Por lo tanto, se concluye que solo las composiciones de emulsion de agua en aceite de la presente invencién
con la combinacién especifica de antitranspirantes, agentes filmégenos y emolientes descrita en la presente
solicitud permiten tener un efecto antitranspirante terapéutico eficaz y prolongado; y que es Util para el
tratamiento o la prevencién de una enfermedad o afeccidn que implique una transpiracién excesiva o
anomala tal como hiperhidrosis,

Por razones de exhaustividad, se exponen diversos aspectos de la invencién en las siguientes clausulas
numeradas:
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Clausula 1. Una composicion farmacéutica o cosmética de emulsion de agua en aceite que comprende:

(a) una cantidad terapéutica o cosméticamente efectiva de uno o mas principios activos antitranspirantes;

(b) uno o mas agentes filmdgenos seleccionados del grupo que consiste en copolimero de capriloil
glicerina/acido sebacico; poliéster-7 (y) diheptanoato de neopentilglicol; etilcelulosa (y) adipato de diisopropilo;
copolimero de VP/acrilatos/metacrilato de laurilo; copolimero de VP/eicoseno; triacontanil PVP; y pentilenglicol
(y) goma laca; y

(c) uno 0 mas emolientes seleccionados del grupo que consiste en dicaprilil éter; PPG-14 butil éter;
triheptanoina (e) isoparafina (C13-C1); undecilenato de heptilo (y) alcano (C13-C1s); triheptanoina (y) alcano
(C43-C4s); succinato de diisooctilo; diheptanoato de neopentilglicol; succinato de diheptilo; isododecano;
carbonato de dipropilheptilo; caprilato/caprato de caprililo; caprilato de propilheptilo; isononanoato de
cetearilo; undecano (y) tridecano; benzoato de alquilo (C+2-C+s), adipato de dibutilo; coco-caprilato; carbonato
de dicaprililo; PPG-15 estearil éter; coco-caprilato/caprato; triglicérido caprilico/caprico; cocoglicéridos; y
palmitato de isopropilo;

(d) junto con uno 0 mas excipientes o portadores farmacéutica o cosméticamente aceptables.

Clausula 2. La composicion de emulsion de agua en aceite de acuerdo con la clausula 1, en donde:
(a) el uno 0 mas principios activos antitranspirantes se seleccionan del grupo que consiste en sales que
contienen aluminio, sales que contienen circonio y sales que contienen cinc.

Clausula 3. La composicion de emulsion de agua en aceite de acuerdo con cualquiera de las clausulas 1 0 2,
en donde: (a) al menos uno de los principios activos antitranspirantes es una sal que contiene aluminio.

Clausula 4. La composicion de emulsion de agua en aceite de acuerdo con cualquiera de las clausulas 1-3,
en donde: (b) al menos uno de los agentes filmégenos es un copolimero de capriloil glicerina/acido sebacico.

Clausula 5. La composicion de emulsion de agua en aceite de acuerdo con cualquiera de las clausulas 1-4,
en donde: (c) al menos uno de los emolientes se selecciona del grupo que consiste en dicaprilil éter y PPG-
14 butil éter.

Clausula 6. La composicion de emulsion de agua en aceite de acuerdo con cualquiera de las clausulas 1-5,
que comprende:

(a) al menos uno de los principios activos antitranspirantes es una sal que contiene aluminio;

(b) al menos uno de los agentes filmdgenos es un copolimero de capriloil glicerina/acido sebéacico; y

(c) al menos uno de los emolientes se selecciona del grupo que consiste en dicaprilil éter y polipropilenglicol
butil éter.

Clausula 7. La composicion de emulsion de agua en aceite de acuerdo con cualquiera de las clausulas 1-6,
que comprende:
(a) del 20 al 60 % en peso de uno o mas principios activos antitranspirantes;
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(b) del 0,1 al 10 % en peso de uno o mas agentes filmagenos; y
(c) del 12 al 40 % en peso de uno o mas emolientes;
siendo la suma de los componentes de hasta el 100 % en peso.

Clausula 8. La composicion de emulsion de agua en aceite de acuerdo con cualquiera de las clausulas 1-7,
que comprende:

(a) del 40 al 55 % en peso de uno o mas principios activos antitranspirantes;

(b) del 1 al 5 % en peso de uno o més agentes fimdgenos; y

(c) del 20 al 30 % en peso de uno o mas emolientes;

siendo la suma de los componentes de hasta el 100 % en peso.

Clausula 9. La composicion de emulsion de agua en aceite de acuerdo con cualquiera de las clausulas 1-7,
en donde:

(d) los excipientes o portadores farmacéutica o cosméticamente aceptables se seleccionan del grupo que
consiste en un tensioactivo, vehiculo, conservante, propulsor, agente regulador del pH, agentes
estabilizantes, agente de viscosidad, agente acondicionador de la piel, antioxidante y una mezcla de los
mismos;

y, opcionalmente, la composicion de emulsion de agua en aceite comprende ademas: (€) uno o mas
principios activos farmacéuticos o cosméticos adicionales.

Clausula 10. La composicion de emulsion de agua en aceite de acuerdo con cualquiera de las clausulas 1-7 o
9 que comprende:
(a) del 20 al 60 % en peso de uno o mas principios activos antitranspirantes;
(b) del 0,1 al 10 % en peso de uno 0 mas agentes filmégenos;
(c) del 12 al 40 % en peso de uno o mas emolientes;
(d) del 0 al 8 % en peso de tensioactivos;
del 0 al 3 % en peso de conservantes;
del 0 al 5 % de agente estabilizante;
del 0 al 10 % de acondicionador para la piel; y
(e) del 0 al 5 % en peso de principios activos adicionales;
siendo la suma de los componentes de hasta el 100 % en peso.

Clausula 11. La composicion de emulsion de agua en aceite de acuerdo con cualquiera de las clausulas 1-7,
9 0 10 que comprende:
(a) del 20 al 60 % en peso de uno o mas principios activos antitranspirantes;
(b) del 0,1 al 10 % en peso de uno 0 mas agentes filmégenos;
(c) del 12 al 40 % en peso de uno o méas emolientes;
(d) del 1 al 8 % en peso de tensioactivos;
del 0,1 al 3 % en peso de conservantes;
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del 0,1 al 3 % de agente estabilizante;

del 0,1 al 10 % de acondicionador para la piel; y
(e) del 0,1 al 1 % en peso de principios activos desodorantes;
siendo la suma de los componentes de hasta el 100 % en peso.

Clausula 12. La composicion de emulsion de agua en aceite de acuerdo con cualquiera de las clausulas 1-11
que comprende:
(a) del 40 al 55 % en peso de uno o mas principios activos antitranspirantes;
(b) del 1 al 5 % en peso de uno o mas agentes filmdgenos;
(c) del 20 al 30 % en peso de uno o mas emolientes;
(d) del 0 al 5 % en peso de tensioactivos;
del 0 al 3 % en peso de conservantes;
del 0 al 3 % de agente estabilizante;
del 0 al 6 % de acondicionador para la piel; y
(e) del 0 al 5 % en peso de principios activos adicionales;
siendo la suma de los componentes de hasta el 100 % en peso.

Clausula 13. La composicion de emulsion de agua en aceite de acuerdo con cualquiera de las clausulas 1-12
que comprende:
(a) del 40 al 55 % en peso de uno o mas principios activos antitranspirantes;
(b) del 1 al 5 % en peso de uno o mas agentes filmdgenos;
(c) del 20 al 30 % en peso de uno o mas emolientes;
(d) del 2 al 5 % en peso de tensioactivos;
del 0,1 al 3 % en peso de conservantes;
del 0,1 al 3 % de agente estabilizante;
del 0,1 al 6 % de acondicionador para la piel; y
(e) del 0,3 al 1 % en peso de principios activos desodorantes;
siendo la suma de los componentes de hasta el 100 % en peso.

Clausula 14. La composicion de emulsion de agua en aceite de acuerdo con cualquiera de las clausulas 1-13,
que es una composicion topica de emulsidn de agua en aceite en aerosol, que comprende opcionalmente
uno 0 mas propulsores.

Clausula 15. La composicion de emulsion de agua en aceite como se define en cualquiera de las clausulas 1-
14 para su uso en terapia;

0, alternativamente, el uso de una composicion de emulsion de agua en aceite en cosmética; particularmente
como agente antitranspirante y desodorante.
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REIVINDICACIONES

1. Una composicién farmacéutica o cosmética de emulsién de agua en aceite que comprende:

(a) una cantidad terapéutica o cosméticamente efectiva de uno o mas principios activos antitranspirantes;

(b) uno o mas agentes filmégenos seleccionados del grupo que consiste en copolimero de capriloil
glicerina/acido sebacico; poliéster-7 (y) diheptanoato de neopentilglicol; etilcelulosa (y) adipato de diisopropilo;
copolimero de VP/acrilatos/metacrilato de laurilo; copolimero de VP/eicoseno; triacontanil PVP; y pentilenglicol
(y) goma laca; y

(c) uno 0 mas emolientes seleccionados del grupo que consiste en dicaprilil éter; PPG-14 butil éter;
triheptanoina (e) isoparafina (C13-C1¢); undecilenato de heptilo (y) alcano (C13-C1s); triheptanoina (y) alcano
(C43-C4s); succinato de diisooctilo; diheptanoato de neopentilglicol; succinato de diheptilo; isododecano;
carbonato de dipropilheptilo; caprilato/caprato de caprililo; caprilato de propilheptilo; isononanoato de
cetearilo; undecano (y) tridecano; benzoato de alquilo (C+2-C+s), adipato de dibutilo; coco-caprilato; carbonato
de dicaprililo; PPG-15 estearil éter; coco-caprilato/caprato; triglicérido caprilico/caprico; cocoglicéridos;
octildodecanol, miristato de isopropilo y palmitato de isopropilo;

(d) junto con uno 0 mas excipientes o portadores farmacéutica o cosméticamente aceptables.

2. La composicion de emulsion de agua en aceite de acuerdo con la reivindicacion 1, en donde: (c) el uno o
mas emolientes se seleccionan del grupo que consiste en dicaprilil éter; PPG-14 bultil éter; triheptanoina (e)
isoparafina (C+3-C+s); undecilenato de heptilo (y) alcano (C13-C1s); triheptanoina (y) alcano (C+s-C1s); succinato
de diisooctilo; diheptanoato de neopentilglicol; succinato de diheptilo; isododecano; carbonato de
dipropilheptilo; caprilato/caprato de caprililo; caprilato de propilheptilo; isononanoato de cetearilo; undecano
(y) tridecano; benzoato de alquilo (C1,-C+s), adipato de dibutilo; coco-caprilato; carbonato de dicaprililo; PPG-
15 estearil éter; coco-caprilato/caprato; triglicérido caprilico/caprico; cocoglicéridos; y palmitato de isopropilo.

3. La composicion de emulsion de agua en aceite de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 1 0 2, en
donde:

(a) el uno 0 mas principios activos antitranspirantes se seleccionan del grupo que consiste en sales que
contienen aluminio, sales que contienen circonio y sales que contienen cinc.

4. La composicion de emulsion de agua en aceite de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 1-3, en
donde: (a) al menos uno de los principios activos antitranspirantes es una sal que contiene aluminio.

5. La composicion de emulsion de agua en aceite de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 1-4, en
donde: (b) al menos uno de los agentes filmdgenos es un copolimero de capriloil glicerina/acido sebéacico.

6. La composicién de emulsion de agua en aceite de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 1-5, en
donde: (c) al menos uno de los emolientes se selecciona del grupo que consiste en dicaprilil éter y PPG-14
butil éter.
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7. La composicion de emulsion de agua en aceite de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 1-6, que
comprende:

(a) al menos uno de los principios activos antitranspirantes es una sal que contiene aluminio;

(b) al menos uno de los agentes filmdgenos es un copolimero de capriloil glicerina/acido sebéacico; y

(c) al menos uno de los emolientes se selecciona del grupo que consiste en dicaprilil éter y polipropilenglicol
butil éter.

8. La composicion de emulsion de agua en aceite de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 1-7, que
comprende:

(a) del 20 al 60 % en peso de uno o mas principios activos antitranspirantes;

(b) del 0,1 al 10 % en peso de uno 0 mas agentes filmégenos; y

(c) del 12 al 40 % en peso de uno o mas emolientes;

siendo la suma de los componentes de hasta el 100 % en peso.

9. La composicion de emulsion de agua en aceite de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 1-8, que
comprende:

(a) del 40 al 55 % en peso de uno o mas principios activos antitranspirantes;

(b) del 1 al 5 % en peso de uno o més agentes fimdgenos; y

(c) del 20 al 30 % en peso de uno o mas emolientes;

siendo la suma de los componentes de hasta el 100 % en peso.

10. La composicion de emulsidn de agua en aceite de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 1-9, en
donde:

(d) los excipientes o portadores farmacéutica o cosméticamente aceptables se seleccionan del grupo que
consiste en un tensioactivo, vehiculo, conservante, propulsor, agente regulador del pH, agentes
estabilizantes, agente de viscosidad, agente acondicionador de la piel, antioxidante y una mezcla de los
mismos;

y, opcionalmente, la composicion de emulsion de agua en aceite comprende ademas: (€) uno o mas
principios activos farmacéuticos o cosméticos adicionales.

11. La composicion de emulsion de agua en aceite de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 1-8 o
10 que comprende:
(a) del 20 al 60 % en peso de uno o mas principios activos antitranspirantes;
(b) del 0,1 al 10 % en peso de uno 0 mas agentes filmégenos;
(c) del 12 al 40 % en peso de uno o mas emolientes;
(d) del 0 al 8 % en peso de tensioactivos;
del 0 al 3 % en peso de conservantes;
del 0 al 5 % de agente estabilizante;
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del 0 al 10 % de acondicionador para la piel; y
(e) del 0 al 5 % en peso de principios activos adicionales;
siendo la suma de los componentes de hasta el 100 % en peso.

12. La composicion de emulsidn de agua en aceite de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 1-8, 10

u 11 que comprende:

(a) del 20 al 60 % en peso de uno o mas principios activos antitranspirantes;

(b) del 0,1 al 10 % en peso de uno o mas agentes filmégenos;
(c) del 12 al 40 % en peso de uno o mas emolientes;
(d) del 1 al 8 % en peso de tensioactivos;

del 0,1 al 3 % en peso de conservantes;

del 0,1 al 3 % de agente estabilizante;

del 0,1 al 10 % de acondicionador para la piel; y
(e) del 0,1 al 1 % en peso de principios activos desodorantes;
siendo la suma de los componentes de hasta el 100 % en peso.

13. La composicion de emulsidn de agua en aceite de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 1-12

que comprende:

(a) del 40 al 55 % en peso de uno o mas principios activos antitranspirantes;

(b) del 1 al 5 % en peso de uno o mas agentes filmdgenos;
(c) del 20 al 30 % en peso de uno o mas emolientes;
(d) del 0 al 5 % en peso de tensioactivos;

del 0 al 3 % en peso de conservantes;

del 0 al 3 % de agente estabilizante;

del 0 al 6 % de acondicionador para la piel; y
(e) del 0 al 5 % en peso de principios activos adicionales;
siendo la suma de los componentes de hasta el 100 % en peso.

14. La composicion de emulsidn de agua en aceite de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 1-13

que comprende:

(a) del 40 al 55 % en peso de uno o mas principios activos antitranspirantes;

(b) del 1 al 5 % en peso de uno o mas agentes filmdgenos;
(c) del 20 al 30 % en peso de uno o mas emolientes;
(d) del 2 al 5 % en peso de tensioactivos;

del 0,1 al 3 % en peso de conservantes;

del 0,1 al 3 % de agente estabilizante;

del 0,1 al 6 % de acondicionador para la piel; y
(e) del 0,3 al 1 % en peso de principios activos desodorantes;
siendo la suma de los componentes de hasta el 100 % en peso.
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15. La composicion de emulsion de agua en aceite de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 1-14,
que es una composicion topica de emulsion de agua en aceite en aerosol, que comprende opcionalmente

uno 0 mas propulsores.

16. La composicion de emulsién de agua en aceite como se define en cualquiera de las reivindicaciones 1-15

para su uso en terapia;
0, alternativamente, el uso de una composicion de emulsion de agua en aceite en cosmética; particularmente

como agente antitranspirante y desodorante.
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Resumen

Composicion antitranspirante

La presente invencion se refiere a una composicion farmacéutica o cosmética de emulsion de agua en aceite
que comprende: (a) una cantidad terapéutica o cosméticamente efectiva de uno o mas principios activos
antitranspirantes; (b) uno o mas agentes filmégenos; y (c) uno o mas emolientes; (d) junto con uno 0 mas
excipientes o portadores farmacéutica o cosméticamente aceptables. También se refiere a un procedimiento
para su preparacion y su uso en terapia y en cosmética; particularmente como agente
antitranspirante/desodorante.



