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Por- WPROCEDIMIENTO PARA T4 PREPARACION IE AGENTES PARA EL TRATA-
MIERTO DE LA PIEL ANTES IEL APEITADO®, & favor de la firma alema-

ne B. MERCK Aktiengesellschaft, domicfliads en DARMSTADT (4leme~

ni&) .
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MEMORIA DESCRIPTIVA

Recientemente para el tratamiento de 1a piel, antes
del afei tado, especialmente para el afei tado en seco, se
utilizan agentes, que producen el enderezedo y resalte tems -
porel de los pelos de 1s barba en la superficie del cutie.
Mediante 12 aplicacidn de estas substancias de accién pilo-
motérica se cogen y seccionan inmedistsmente en la superfi-
cie del cutis los pelos en el afaitado subsiguiente, espe-
cialmente en el rasuradoc en seco, y mejor en aparatos de
rasurar eléctricos de dispositivos de corte, en espacial
de cuchillase.
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se ha observado ahora, que poseen accién pilomotéri-

~ oa caracteristics los derivados de imidazolina de la férmu-

1s general
_ N = CH
, P ."2
I R=(CH,),~0 |
’ \‘nne CH,
_en la que

n egignifica 00 1, ¥

B eignifica naftile, tetrshidronsftilo, benzotie-
nilo, indanilo o un radicel de fenilo, naftilo,
tetrahidronaftilo, benzotienilo o indanile sus~
tituido ura o mds veces mediante hidroxilo, ale
kilo con 1 & 4§ dtomos de carbono, metoxd © eto-

xi.

Por tanto son ol objeto de la invencién agentes para
el tratemiento de la pilel del rasurado, especislmente pars
el rasurado' en 96C0, que poseen un %o:;tmido de uno o més
compueatos de la férmula I. :

| 8o oitan, oomo compuestos de la férmula I do 8ocin
rilomotérica, por ejemplo, los sigulentes: '

2-(2'.5'~dimet6xibenoil)-2-imidazolina; punto de fusién Qénc
2-(2'.5’-d1metoxi-4'-metilbancil y-2-imidazoling; punto de fu~
aibén 96-97¢C

2-(2! +5'~dimetoxi~4 '-etilbencil )-a-miaazolm; pu.nto de fy-
sién 9490
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2=(2' 35 '=dimetoxi=4" 6’-dimetilbenoil)-Z-imidazolina; punto
de fusién 120-12190

2-(2’,5'-diqstcxi-B',4',6'~t:imetilbanqil)-apimidazolina; punto .
de fusidén 185-18620

2=(2', 5'-dietoxibencil)-2-imidazolina; punte de fusién del
clorhidrato: 1808C

2-(2',5'-dimetoxi=3",6'-dimetilbencil }~2~imidazolina; puntio de
fusibn 1528C

2-(2*,5'-aietoxi-4',6'-dime tilbencil)-2-imidazoline;

2=(3',5'~dimetoxibencil)-2~inidazolina; punto de fusién del
clorhidrato 162-1642C

2=(2',3"s4 ' ~trimetoxibencil )-2-imidezolins;

2-(2*,4',5'~trinetoxibencil j=2~inidezoline; punto de fusiéy
108=109R¢

2=(3'44",5'=trimetoxibencil }-2-inidagolina; punto de fusién
del clorhidrato 184-185¢C

2=(3'+4',5"'~trietoxibencil )-2~imidazolinas

2-(2',6'=d1motd 1~4'~teroibutilbencil J=2=imidazoling; punto de
fusibn 131-1330C

2=(2',6'=dine ¥Hi-3 tahidroxi=4t=tercibutilbencil )=2=-imidagolink;
panto de fusién 180-18ch '

2=(naftil=1 ‘-metil)-z-imidazolina; punto de fusién deJ,élorhi-
drato 255'-26090

2=(2'=metilnaftil=1'=motil J=2=1imidazoline;



5

10.

15,

20.

25.

= 4§ =

286988

2-(2'-metoxinaftil-1‘-matil)-z-imidazolina, punto de-fusidn
147-14890

2‘(4"metoxinaftil-1'-metzl)-a-imidazolina; punto de fusién
123~12490

2=~(indanil~1' )~2=-imidazolina; punto de fusidén del clorhidrato:

. 244~2450C

2-(1'42',3%,4*=Yetrahldronartil-1" )-2~inidazolina; punto de fu-

sidén 117-1198¢

2~(5',8*~aimetoxi=1'42',3" 4 ' ~tetrahidronaftil-1" J=2~imidezoli=
na; punto de fusién 162-16420

2-(2’~metilbenzotienil-3'Q-metil)-z-imidazolina; ‘punto de fusién
156-15700

2—(benzotienil—3'-metil)-z-imidazolina; punto de fusidn del
clorhidrato 234-23520.

"fos compueatos poseen en comparacién con el mejqri
yilomotdi'ico‘,n existente:” hasta el presente en el mercade, el
clorhidrato de 2-(3',4'-dihidroxifenilj~morfolina (1llama~
do en lo sucesive' wpm ), un elevado efecto pilomotdérico. Por
ejemplo 81 efecto ia:p.lomotorico de la sustencia A, Se presen~
ta 3 veces en la 2-(1',2',3f.4’-tetré.hidrqnaft11-1')-2-
-ipidazolina y en la 2-(2',’5'~dmtox144'~meti1beneil)-a-

 -imidagolina, 7 veces en la 2=(3!,5'=dimetoxibencil )-2-~imide~

zolina, 10 veces en la 2-(paftil=-1'-metil)-2~imidezolina y en
la 2-(2',E'=-dimetil-3'~hidroxi-4'=-tercibutilbencil }=2-imidazo-~
lina, 25 veces en la 2-(2',5'-&imetoxi-3'.4‘,6'-trimetiiben-

¢il)-2-imidazoling, 57 veces en la 2-(2!',5'-dimetoxibencil )~
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=2=-imidagoling y 133 veces en la 2=(2!,5'~dimetoxi~4',6'~
~dimetilbencil~2-inidazolina.

la activided pilomotérica de los nuevos compuestos

se ensayd segin el siguiente método:

Se esquilaron ratas en el lomo. La parie esquila & se
lavé seguidamente con agua caliente y jabbén y luego seo se=-
cé, Después de una § hora se aplie ls solucién & ensayar

_en 1a siguiente forma: Con un tepén de algodén del tamafio de

un guisente, que estd enbebido con 0,2 cc de solucibn & en=
gayar, se mojd; segin el csudal y cada vez desde el créneo
trea bandas parslelas (cada anchurs e intervalo de 5~7 mm.).
Asi se pone de' manifiesto un erguido del peso con respecto
a la superficie no mojads. Toda la materis de emseyo se di=-
sqlvid en agus y se reguld & un valor de pH de 5~6 con
&cido clorhidrico dilufdo acuoso. Este método de ensayo es
nuevo y es mejor reproducible y de valores comprobados en
la prdctica que el llaqado "egngayo de cola de gato! utili=
zado uaualmeﬁte para el enséyo de la efectividad pilomotd-A

‘rica de compuestos gquimicoe.

Los compuestos de accidn éilomotora de acuerdo con
is 1nvencibn pueden utilizerse en forms libre 0 en forma
de sus sales de edicién dcidas tolerables fisiollgicamente,
por ejemplo en forms de sus clorhidratos, brpmhiératosy
sulfatoé. citratos ¢ succinatos. Las nuevas substancias
se aplicen ventejoeamente en forme de soluciones. Son ade-
cuados como disolventes, por ejemplo mezclas de agua con
etanol o isopropanol. Ademds es ventajoso adicionar a las
soluciones, dcidos tolerables figiolbgicamente, como &ci-
do mdipinico, doido citrico o dcido tartdrico, o tambidn

sales dcido~hidrolizan tes, como clorurco de cine, o cloruro
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de aluminio. Les eales dltimsmente citadas activan 8 la

‘vez como asfringente sobre la piel. Ademés es posible adi-

cionar a 1os nuevos pilomotores intermediarios de disolven=~
tes usuales, como por ejemplo dietilamida del decido ldoti-
co o cosméticos o agentes para elevar la facultad de &esli-
zamiento de la piel, como propilenglicol, miristato isorro-
pilico, o sstringentes como extracto de hamemelis o mentol
0 bien antisépticos, como 4cido bérico, aloanfor, sulfato
de 8-hidroxiquinolinas o 4cido p~hidroxibenzoico, asf como
materias. oleosas, » -
Otra ventaja de los nuevos compuestos de acolén

pilomotora consiate en que son asimismo reglsientes en me~

»dio alcalino. Este efecto perﬁite su aplicacidn, asimiemo

para el rasurado hﬁmedé. que muestra una reaccidn alca-
lina por los jabones de afeitado usuales utilizados.

Una parte de las sustancias utilizadas squn la in-
vencidn, como materias activas para el itratamiento previo
de la piel en el rasurado, es ya conocida. Por unza parte se
aabe, que estos compuestos poseén propiedades vasoconstric-
toras. 3in emhargo no se puede de@ucir el efecto vasocons—
trictor de un compuesto por le intensidad de efecto pilo-
motérico de tales compuestos. Iampocc es previsible por el
especialista, si un compuesto de efecto notoriamente &asq—
constrictor pomee al aplicarlo exteriormente una efectivie
dad pilomotdrica correampondiente & las exigenoclas de l&
prﬁctioa.

En conexién 2 esto se remite 2l trabejo de G.W. Kbrting'
y otro, en "Investigacién de madioémantos“, i; 63 ¥ siguien-
tes (1954). | '

Lios nuevos compuestos son accesibles mediante conden~
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sacidén de un 4cido carboxflico de la férmula R-(cﬁg)n-COOIi o
de uno de sus derivados funmcionsles con otilepmodiaming ©
‘con &gentes cesores de etilenodiamina (Véase por ejemplo la
petente alemang 1117588). | '
5. ~En los ejemplos siguientes de aplicacifn se indica

mezclas, que pueden utilizarse pers el tratamiento de la

piel entes del afed tado.

EJEMPLO 1.

10, 2~(2',5'~dimetoxibencil }-2-inidazolina 01 8
deido clorhfdrico 2n 0,5 g
deido citrico 2,0 g
gl oruro aluninico, oristalizado 0,5 g
polivinilpirrolidona 0,5 g

154 miristato isopropilico 4 50 8
aloohol 8l 968 o , 80,0 g
agua ¥y perfume : hasta 100,0 g
EJEMPLO 2.

20 42-(2',§'~diﬁetoxibencil}-Z-imidazolina ' O,i g
deido oitrico 2¢5 &
polivinilpirrolidona. _ 0,5 &
miristato isopropiliceo 35 &
alcohol al 96% 80,0 g

25. agua y periume hasta 100,0 g
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2~-(2',5'-dimetoxi~-4',6'~dimetilbencil }=2=inidazolina 0,03 g

dcido clorhisrico. 2m 0,5 &
dcido cftrico ‘ ‘ 2,0 g
niristato isopropilico 5,6 4
alcohol 21 96% 80,0 g
agua y perfume - hasta 100,0 g
EJEMPLO 4.

L o=(2! ,5'-diﬁetoxi~4',6'-dimet11bencil)42-imidazoliné 0,6; e
feido tartdrico o 1,5 g
dcido bérico - 1,5 g
propilenoglicol . 2,0 g
alcohol a8l 96% . 60,0 g
agua y perfume: , hasta 100,0 g

EJEMPLO 5.

Clorhidreto de 2-(nsftil-1'-metil)-2-imidazolinas 0,5 g
écido oitrico . 145 g
dcido bérico ' 1,5 g
propilenoglicol . 2,0 g -
- gleohol al 96% _ 50,0 g
agua y perfume . basta 100,0 g

EJEMPLO 6.

Clorhidratc de 2-(naftil-1'-meﬁ1)~2¥imidazolink 0,5 ¢
4cigo citrico ’ : 2,0 g

poliv.inilpirrolidona 0,5 g
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mezcla de compuestos de amonlo cuaternarios de alto 05 g
peao molecular como agentes tensiocactivos

aleohol el 96% ’ 50,0 g
agus y perfume hasta 10040 ¢

EJEMPLO T,

2=(2'y5'=dimetoxi~3*,4"',6'-trimetilbencil )~2-imi-

damlina. . : 0;2 g
4cido clorhidricoe 21 | 0,5 g
doid oitrico 240 g
cloruro alumfnico, oristalizedo - , 0s5 g
miristato isopropilico 5:0 g
alcohol al 96% 80.-0 8
sgua y perfume . hasta 100,0 g

EJEMPLO 8,

2=)2',5'=dimetoxi=3",4',6'~trimetilbencil )~2~-imida~

golina 0,2 g
polivinilpirrolidons- . 120 g
mezcla do compuestos de amonio cuaternarios de alto .

pom molecular como sgentes tensioactivos 0:5 g
dcido clorhidrico 2n 0,5 g
alcohol al 968 - | 50,0 g

agua y perfume hasta 100,0 g

"BEJEMPLO 9.

clorhidrato de 2-(1',2',3',4'-tetrahidronaftil-

-1')-2-inidazoling. 0,78
dcido tartéxrico 1,5 g
doido bérico 140 g
propilenoglicol 30 8
alcohol al 96% : 60,0 g
egua y perfume haste 100,0 g
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EsEMPLO 10 286088

Glorhidrato de 2-(2'-me1;ilbenzotienil-3‘-metil)-

~imidazolina 03 g
decido citrico ' ' 2,0 g
miristato isopropilico 3,0 8
propilenoglicol 1,0 g
isopropanol ~7'5y0 g
8gus y perfume ' hastx 100,0 g

EJEMPILOD 11.

Clorhidrato de 2=-(4'=-tercibutil-3'-hidroxi-

«2¢,6'=3imetl 1~bencil )~2=imidazolina. 0,3 &
deido tartérico ‘ 1,5 &8
dc1do borico o | 1,5 &
propilenoglicdl : 2,0 g
isopropancl . 50,0 &
agus y perfume l hagta 100,0 g

EJEMNPLO 12

————.

Clorhidrato de 2-(2' 5 '-dietoxi-4 ¢ ,6'—dimetl 1-

beneil )-2~imidazo ling 0,5 ¢
dcido citrico 0:5 g
tirietato de isopropilo 308
mentol 0,18
isopropanocl _ ;75-0 8

agua y perfume ’ hasis 100,0 ¢
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Descrito el objeto de la invencidn, se declars muevas ¥y
de propia invencién, las siguientes reivindicaciones, con prio-
rided alemena nt M 52 484 IVa/30h del 12 de Abril de 1962.

1. Procedimiento para le preparacibén de agentes pars
el tratamiento de la piel antes del afal tado, easpecitlmaente
para el rasursdo en seco, caracterizado por el hecho de incluir
en los agentes un contenido de uno o mfs derivados de imida-
zolina de la férmule I '

R - ¢
S
R~ (CH,),~C

NEE - OH,

en la que
n psignifica 0 0 1, ¥

R aignifiﬁa naftilo, tetraﬁidronaftilo, benzotie-
nilo, indanilo o un redical de femilo, naftilo,
tetrahidronaftilo, benzotienilo o indanilo sus-
fit}tigo una 0 mée veces mediante hidroxilo, al=
quilo con-1 a 4 4tomos de carbono, metoxi o eto-

xiy
o sus sales de adicidén 4cidas.

2+ Frocedimiento conforme & lo definido en la reivin-

dicacidn 4, caracterizado por el hecho de incluir en los agentes
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un contenido en 2-(2',5'=dimetoxi-4',6'~-dimetilbencil )-2=imida~
z0lina. ’

3. Procedimiento conforme & 10 definido en 18 reivin-
dicacién 1, caracterizado por el hecho de incluir en 10s agentes
un contenido en 2=(2',5'~dimetoxibencil )-2=-imidazoling.

4. Procedimiento para la preparacién de agentes para
ol tratamiento de 12 piel entes del afeitado.

Segtn se describe y reivindica en la presente memoria
que consta de 12 hojas, foliadaes y escritas & méquine por una

80ln de sus caras.

Madrid, & 11 de abril de 1963,
E. MERCK A.G,

P8

ISERN MIRALLES
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