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MEHOHIA 'nEscnerIvn

pnra solicitar
PATENT E ) E INVENCIOUN
en
ESPANA
por  VEINTE afios N
& nombre de COIGATE-PAIMQI.IVE COiTPANY., entidad norteame-
ricana, establecida en 300 Park Avenue, Nueva York, N.Y.,

Estados Unidos de América, por:

* MEJORAS INTRODUCIDAS EN LA PREPARACION
DE COMPOSICIONES DENTALES *
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”'31 §?eeenteﬁinventa 88 refiere a prepari-
ciones denfaiee,gqé comprénden un agente de pulimento y
clertos compue§§g§;8arqps£¢icqs acllados alifdticos,supefrl
riores.. B E;‘L o |
5 : e ébuerdé eon sl ﬁresente invento, 1as
. preparaciones d.entales comprenden un agente de pulinento

y un compucsto %arCOSIdico acmlado saturado alifdtico su-
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comprenden 1&8 estearoil y heptadecanoil-amidas de aan-i_,
pusstos sarcosinieea. Estos compuestos pueden emplear-,
Se en forma de &cidoa libres 4 preferentemente como Ba- i,w"?
les de 1los miSmos solubleu en agua. Son sales apropia-rv
das las sales de mgtales‘glcalinos ( por ejemplo sodio 4
ﬁbtaSio). de aﬁoni&,‘deuinina y alquilolamina (por ejem-
plo mono-di- y'trietanolanina) y similares, Otros ejeiie
plos especificos son la estearoil-sarcosina y sus sales
sdédicas y pot‘sicaﬂ, v 1; heptadecanoll-sarcosina y sus -
sales sédicas v pptésicas. Por conveniencia los termi-ﬁ‘
nos *“compuestos suroos{@ico“ o "sarcosido® se refieren
agquf{ & aguellos compuesﬁoé que tienen un grupo carboxi-
lico libre o a las sales'de 108 mismos solubles en agus,
a4 menos gue se especifique otra cosa.

mstos compuestos amfdicos deben hallarse
prdcticamente libres de Jabones o materiales andlogos de
dcidos grasos superiores, que se forman en los métodos
comerc iales ordinan}os de fabricacidén y que tienden a
neutralizar o reduci?;pgégticamente algunas de las carace
teristicas eSpeciaiés}d§,§§é ingredientes activos, y es
preferible tawbién que se hallen prdcticamente libres
de las sales inorgdnicaa que se forman en los métodos
comerciales‘normsledVde f&brieacién,‘que podian interfe-
rir con las propiedndes fisicas de los productos, parti-
cularmente las cremas dent&les. nn la prdctica ordina-

ria, la c;ntidad de aatorial icido graso superior debe

ser. msner dol 16% en pos; camynesto amidico es insu-
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ficiente para qno ‘en la préctica, afecte perjudioinllante

& dicha amida. ¥ preferentemente menor de un 10% de'dte

anida, aiendo 103~ 0au1tados éptinos con an O-5% de nate
rial tipo icido grtﬂo.

Estos campuestos pueden producirse en for-
ma pura o practicanente pura por condensacién de la corres.
pondisnte sustancia graan‘agxlante. como por ejemplo clo-
ruro de édcido eSteirico (a mezclas de dcidos grasos satu-
rados prdcticanentc equivalentes. que estén formadas esen-
cialmente por el cloruro del #cido estedrico) con sarcosi-
na en medio alcal;go,rsegén se ha deserito en la patenfe
espafiols nimero 21?.139,fgoncedida'el 20 de Octubre de
1.965. : : |

.Se su§0ne‘Que los compueétos heptadeca-
noil-sarcosfdicog.§oa espec{ficamente nuevos y, por lo tan-
to, el procgdiﬁiedfo sei@pl&raré haciendo referencia pars
ticular a olios; *El dcidobheptadecanoico normal sé tra-
ta con tricloruro de fésforo para obtener el corrospandzon.
te cloruro de icido, El olorure dcido heptadecanoilo se :
condenéa‘con sircoﬁina (cheso molar del 20‘) a un yn a-‘f
proximado de 10,5 en presencia de hidréxido sédico y a

temperatura ambientb. farmando el correspondiente hepta-

ta un pH de 2, so extrae con dter etilico, se 1ava con &ci;,

dovsultégipo_n  & “@on agua y se seca. la heptadecanoil-

sarqosina‘#ésd@ﬁan nristaliza en Skellysolve L.‘sa

neutraliza‘conﬁhi' 'édico alcohélico y se recrista.(
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liza en alchhol' ;og “isis de la sal sddica indican

que tiene un punto

te neutro de 34 g cqn'ngnes de un 1% de contenido én Jabdn
¥y ‘menos de un 2% de sai inorgénica. #1 compuesto heptade
can01l-sarco§ig¢ tiene un :punto de fusidén de 69-708C. Ias
otras sales.ébiubles"en agﬁa de los’compuestos sarcosidi-
cos, segln se indicd anterxormente. se forma de modo and.
logo por nentralizacidn con la base deseada, como por ejem-
plo hidréxido potdsico o3etanolamina, para’ formar las co-
rrespond ientes salgs;. ,

Esfss compuestos presentan muchas caracte-
ri{sticas extraordinafias y ventajosas, particularmente con-
venientes en las preparaciones dentales. Entre 1as pro-
piedades extraordinarias se encuentran su poder antibacte-
riano sobre la flora oral {la mezcla completa de microor-
ganismos que estd presente normalmente en la boca), Es-'
tos compuestos presentan un efecto de inhibicién excelen-
te sobre el crecimiento bacteriano y la produccién de dci-
do a partir de 165 hidratos de carbono fermentales por es-
tos microorganismos gue ‘8@ sncuentran en la sali%a. 'Este
efecto de inhibicién superior puede demostrarse por ei en.
sayo ds dilucidn de Snyder que es conocido en la prdctica.
De acuerdo con este ensayo. ﬁna porcidh auy peqneﬁa de es.
tos compuestos puede afiadirse a tubos Snyder gue contengan
un agar de dextroad‘nutritivo,.con indicador verde delbro;
rmoeresgol, que hnya Bido inoculado previamente con saliva,

Al cabo de 72’ horas de 1ncuhac16n & 379C, 1lo0s tubos gue
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. continen estos Qanpuestos ‘tienen todavia calor verde,

10 que indica nna inhibicidn pronunciada de la produc= -
cién de écido sin indzclos de crecimiento bacteriana.

A modo de control, tubos andlogos 8in la adicién de e
tos compuestos se han puesto amarillos solamente al cabo
de 24 horas de incubaeidn. lo que indica una rdida y sus-
tancial formacidn de dcido, con la formacidn de coloniae
bactérianas. For eaemplo; la cantidad ninima dsuestearoil-
sarcosido sddico que es necesaria para mantoner de modo
~predominante el color verde durante 72 horas en el oNsSKe

yo de Snyder, es una cantidad correspondiente a unos 50

mg, por 100.>c.c.;d§ sdiliva, que normalmente vuelven amari-
110 el color de lbs'bubos de control en 24 horas. Como
indicacidn de la esPecificidad de la actividad con rela-
cién a la extructu&a quimica.de'estos ingredientes acti;
vo3, 5 ha encontraﬁb gue materiales estructuralmente
andlogos como el estearcil.glicido séaico y el oleil-sar-
~cosido sédico no.son equivalentes, sino muy inferiocres

en actividad aﬁtibacterian& contra la flora oral y en
inhibicidn de la formacidn de gcido |
Se ha éncont;add'también que esto® ingre-

dientes actiVOS‘fienen la ppbpigdad de reducir,‘en grado.

pronunciado, la solubilidad ddl esmalte de los dientes

en dcidos, Son cohocidoa lo8 ensayos de laboratorio pa-
25 ra determinar la reducecidn en la solubilidad del esmalte,

Batos obienidos en tales emSayos, indican que tanto el

estearoil sédicoIQOmb.el3h§§tadecanoil sarcosido presentan




10

15

20

25

231394
efectos lmportantns a este rQSpecto, mientras que los com-
puestos no saturadoe como el oleil earcosido sédico y el
elaidil sarcosxdo séd&go sSon muy 1uferxorea.

‘ Eatos inaredientee acti?os se mnaclsn 80~
19s o en combinaeidn con un agente de pulinantq, produ-
clendo pasta de dientea o cremas dentales. ¥ polvos de dieg
tes, wustas preparacionee gueden contener diverses nateriz-
les .accesorios en cantidgdes apropiadas,.teniendo cuidado
que 108 mismos no afecten en la préctiea peﬁjudicialnente
los resultadﬂ” deseados. ;

'En 1a preparacién dental pueden incorpo-
rarse estosS compuestos en cual@uier cantidad apropiada.

Ia cantidad especifica variati naturalmante, devendiendo

‘del tipo sspecifico de pr:panacidn y de los efsctos espe-

cificos deseados, pero gemeralmente sefd una cantidad pe-

quefia de la compoéibién pOF éjémplo. generalmente, por

10 menos de un 0,05 y h&ata.un 104 de peso. En el caso
de coremas dentales ae prefiere utilizar una cantidad de
un 0,25 a un 5% en: peso. 3sf

in las prepérgciones de estas composicio-
nes dentri{ficas puede utixizirse cualquier agente de pu-

limento apropiado, pridtidaménte”insoluble en agua, Exis~

‘te un nimeroc re¢lativamente grande de tales materiales, co-

nocidos en la prictica, que. ¢inluyen por ejemplo, carbona-
to calczco, fosfato dlcilqiéo. fosfato tricdlcico, meta-

fosfato sédico, insoluble, hidréxido aluminico, carbonato

magnésico y bentbh?%&.%iﬁé_?meferible utilizar salés de
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. @oafbﬁ'la crema dental estardn formados principalmente

- por agua, glicebina, sorbits, prepilén.glicc; y 8imila-

‘neralmente es conveniente utilizir ﬁnt ﬁézcla'de agua y
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calcio y magnesio insolubles en agua y més en partieul%r

carbonato cilcieo'z/o wn B sfato cdlcico. En gener;i,

estos agentes de pulimento comprenden una proporcidn-éaﬁ;.:
peso mayor de ingredientes sélidos y ayudan & limpiar
la boca. o

En la preparacidn de polvos de dientes.i
generalmente es suficiente mezclar mecdnicamente los di- 
versos ingredientes., | '

kn 1se. fé:nnlas de cremas dentales, los

1{iquidos y solzdos'dehen -estar, necesariamente, en propor

cién para format ngs;.en forma de orema de la consis-

tencia desem eda expulsarse a partir de un tubo

de aluminio o pioﬁoiaplastable. En general, los liqui-

res, incluyéndose mezclas lpropxi@ns~&§zlds-nismos. Ge-

un agente humectante o aglatinantq, como_‘la glicerina,
sorbina y similares., El contenida total de 1iquido se
héllard generalmente entre 20-75% en peso de la férmula,
Es conveniente incorporar en las compo-
siciones dentrificas un agente de estabilizacién, Estos
materiales son agentes de supresidn de iomes calcio y mag-
nesio, que ayudan & ianténdéti los ingredientes activos
en sus formas actiiié,:parfieularnente en déntrificoé que
contengan agentes do'pnlngqnﬁofcon calcio y magnesio .

Estos agentes propcreiondﬁ@hﬁa“estabilidéd mejorada de
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la crema dentral, de tal forma que los ingredientes acti-
voe mantengan su efectividad incluso después de un enve-
Jecimiento durante largos perfodos de tiempo.

Diversos agentes de estabilizacién aproe
piados son agentes secuentradores de calcio y magnesio,
como los polifosfatos inorgdnicos solublesen agua, Ejem-
plos de los mismos S8on las sales de metales alcalinos de
dcido pirofosférico, tripolifosférico o tetrafosférico.
Entre 108 materiales especi{ficos estdn el pirofosfato te-
trasédico, pirofosfato disddico didecido, tripolifosfato
de sgdio y pbtasio, tetrafosfato hexasddicos y hexameta-
fosfato sbdico, siendo preferidos los pirofosfatos. Pue-
de utilizarse también metafosfato de sodio y potasio so-
luble., - Otros agentes de estabilizacidn apropiados son los
agentes de quelacidn, como las sales de metales alcalinos
y preferentemente sddicas del dcido etilén-diamina-tetra-
cético y dcido citrico. Hstos agentes de estabilizacién
puéden emplearse en c ualquicr cantidad adecuada, que depen-
de de la fdérmula especifica, pero que serd, generalmente,
hasta un 5% y preferentemente de 0,1 a 3% en peso de la
composicidn, |

Otros materiales accesorios se incorporan,
generaluente, en cantidades apropiadas, particularmente en
las cremas dentales, HEBs preferible utilizar un agente de
gelificacidn como por ejemplo las gomwas sintéticas o natu-
rales y los materiéles gomoso8, por ejemplo muSgo de Irlan-

da, goma tragacanto, carboximstilcelulosa sdédica y almidén.
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Ademds pueden utilizarse segin se desee y en cantidad ade-

cuada, materiales como sacarina soluble, agentes colorantes,

aceites gque comuniquen sabor, agentes de conscrvacidn, al-
cohol y similares,

41 pH de las férmulas finales del presen-

te invento es variable y, por lo tanto, los productos pue-

den tener cualquier valor apropiado de pH en solucidn, come

patible con la aétabilidad de los materiales., Cuando ge

Lace referencia al pH determinado en un producto liquido

por se determinado en una pasta acuocsa al 204 o mezecla de

la crema o polvo. 4s{, generalmente se desea que el pH
del producto en las condiciones del ensayo indicadas sea
desde 5 hasta 10, y preferentemente, desde unos 5,5 a 9,
con un efecto Sdptimo conveniente a un valor del pH prdc-
tiéamente reutro en solucidn, es decir, aproximadamente
€ a 8. |

Los siguientes ejemplos especificos acla-
ran mds la haturaleza del presente invento, aunque debe
entenderse que el ivento no estd limitadc a ellos, Ias
preparaciones pueden obtenerse en la forma usual y todas
las cantidades de los ingredientes diversos son en peso,

a menos que se especifique otra cosa.

dstearoil sarcosido sddico 2,8
Curbonato cdlcica 12,1
Fosfato dicdlcico, dihidrato 36,2
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Glicerina

Agua

15,3

Goma de nmusgo de Irlanda 1,0

£l resto consta esencialmente de sacarina soluble,

98,0

¥ agentes de sabor y cousServacidn.

D DTANTHS

Heptadecanoil sarc:sido sdédico 3,0

Carbonato sdbico 25,0
®osfato dicdlcico,dihidrato 70,0
Zacarina 0,2
Zabor 1,8

100,0

- N

O T A -

Los puntos de invencidén, propia y nueva
que Se presentan para que sean objeto de la presente, SO~ .

licitud de Patente de Invencidn en gspafia, por VEINTE

10
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19,- Wejoras introducidas en la prepara-

afios, son los siguientes:

G X

cibn de composiciones dentales que comprenden un agente

de pulimento y.de 0,5 a 104 de un compuesto sarcosfdico :
acilado alifdtico prdcticamente saturado que contenga :
17-18 dtomos de carbono de dicho grupo acilo.

29.« Mejoras introducidas en la prepa-
racidén de composiciones dentales que comprenden un
ageute devpulimento y un de 0,5 a 10% de compuesto es-
tearoil sarcosidico.

3¢.- Mejoras introducidas en la prepara-
cién de composiciones dentales qgue comprenden un agente
de pulimento y de 0,5 a 10% de estearoil sarcosfdo sé-
dico.

49,. MNejoras introducidas en la prepara-
cién de composiciones dsntales que comprenden un agente
de pulimento y de 0,5 a 10#% de compuesto heptadecancil
sarcosidico,

62,- Kejoras introducidas en la prepa -
racién de composiciones dentales gque comprenden un
agente de pulimento y de 0,5 a 10% de heptadecancil sar-
cosido sédico.

60, Mejoras introducidas en la prevara-
cidén de composiciones dentales,

Tal y como sSe ha descrito en la Memoris

- 11 =
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que antecede y parsa los fines que se han especificado,
Ia presente lMemoria consta de doce hojas

escritas a mdquina por una Sola cara.

Medrid, SENE. 1951
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