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El presente invento se refiere a un nuevo tipd“'w
de compuestos que presentan, en particular, una notable =
actividad antiseborreica.

Ya se conoce un nimero bastante grande de com~-
puestos que presentan propiedades antiseborreicas.

En particular, la sociedad solicitante ya ha —-
descerito, en solicitudes de patente anteriores, composi--
ciones cosméticas antiseborreicas a base de derivados S-
sustitufdos de la cisteina y otras composiciones cosméti-
cas antiseborreicas a base de derivados de la cisteami- -
na.e

La sociedad solicitante acaba de descubrir que,
por combinacidn de derivados S-sustitufdos de la cisteina
con clertos derivados de la cisteanmina, pueden obtenerse
nuevos comﬁuestos los cuales, de maneras sorprendente, son

mucho més solubles que los compuestos de partida y poseen

. propiedades antiseborreicas netamente superiores a las de

dichos compuestos.

El presente invento tiene como objeto nuevos --—
compuestos quimicos utilizables en particular como agentes
antiseborrelcos, caracterizados esencialmente por el hecho
de que son sales obtenidas por reaccidn de al menos unz -

base constituida por un derivado S-sustitufdo de la ciste

“amina y al menos un dcido constituido por un derivado de

- la cisteina ocuya funciln amina se encuentra bloqueada o -

cuya funcidn tiol estéd sustituida por un radical que com-
prende una funcibn de 4cido carboxilico.
El presente invento tiene como objeto las sa- -

les que corresponden a la férmula general siguientes

378794
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. | )

R3 -8 -0 = (CH2)n - 01{2-11H2 R5 -8 - CHZ-CH - COH

' |

R2 b'd J NH-R4 ¥y

en la cusl: n =06 1; R, ¥ R2, idénticos o diferentes,
representan un Atomo de hidrégeno o un radical alcohilo -
inferior; R3 representa el grupo de férmula -(CHZ)p--R6 -
(siendo p igual a 0y, 1 & 2), en la cual R, representa: -
'GGHs’ 6 ~COOH, & ~-COOR (representando R un radical alco-
hilo inferior), & -O(CH3)3, 8 ~G<06H5)3 6 -CH- NH - R7
COORB

(representando R7 un &tomo de hidrbgeno o un radical aci-
lo o sulfonilo, y representado Rg un ftomo de hidrdgenc -
o un radical alcohilo inferior), 6 —CHz-NHAR7, 0 el radi-

cal tienilo-2 de férmula

[ ]

S

o el radical piridilo=2, o el radical (N~oxipiridilo)-2,

de férmula

Ut

¥

0

o un radical hidrocarbonado saturado o insaturado, lineal
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)
o remificado, que comprende hasta 20 4tomos de carbono y
que presenta eventualmente en su cadensg uno o varios he--
terodtomos y una o varias funciones alcohol una de las ~-
evales puede ser terminalj R4 representa: -bien un Atomo
5 de hidrdzeno, en cuyo caso: R5 representa un radicel - -
-(cnz)mgcozn, siendo m un nimero entero que varia de 1 a
5, ey=lyx=1, si Ry no contiene ningin grupo amino
libre; y=2yx =1, si R3 contiene un grupo amino li-
bre; -bien un radical acilo o sulfonilo, en cuyo caso R5

puede ser igual a (06H5)3 G, (06H5)2 CH~-, C6H5 ~CHo~; -

10
I=1lyx=1, sl R3 ne contiene ningln grupo amino li- -
bres y=2y x=1, si R3 contiene un grupo amino libre;
bien igual a -gcaz)m -cozng ¥=1yx=1, siRy contie-
ne un grupo amino libre; y=1ly x =2, 51 R3 no contie-
ne ningln grupo amino libre.
15
Entre los compuestos activos de esie tipo que se
pueden utilizar conforme al invento, pueden citarse:
amino-5-carboxi-5-tia-3~pentanocato de benciltio
-2-egtilamina, de férmula
20
CGHs-GHZ-S-CHz-CHz—Nﬂz, H02C-CH2~S-CH2-?H - CO,H
NH,
A acetamido~5-tia~3~hexadnodioato de di (bencil--
25 tio-2-otilemina), de férmula
(06H5-CH2-S~CH2-CH24NH2)2, HOQG-GHé-S-Cﬁz-GH - COoH
]
NH—COCH3
30 amino=5-carboxi=5=-tia~3-pentanoato de S=-{amino-

378794
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-2=gtil)-2-cisteina, de fbrmula

HO ,C-CH~CH,,~3~CH,~CO H, H2N~CH ~CH,~S~CH _~CH~NH

At R B 2T e \ 2

NH2 002H

amino=5-carboxi=b-tia~3=-pentuncato de metiltio-

S~etilamina, de férmula

HOQC-CH-CHZ—S-CHZ-COZH, H2N-0H2—0H2-8-0H3
'

NH2

amino=5~carboxi-5~tig~3~pentanoato de beneciltio

~3=propilamina, de férmula

HO,C - CH—CH2~S~CH2*002H, H2N~CH2—CH2-CH2~S—CH2—06§5

NHp

amino-6-carboxi~6-tia=4=hexanoato de bencil-tio

-2-egtilamina, de férmula

HOZC-CHrCHz—S—CHz-CH -CO

5 2H, H

2 5

NH2
amino-5-carboxi~5~pentanoato de (dimetoxi-2,2-

etiltio)-2=-ctilamina, de férmula:

HO2C—CH CH2 S CH
'

NH

| 378794
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N-acetil-S=bencil~I~cisteinato de metiltio-2-

etilamina, de férmulas

_ g O T e
NH—COCH3
benzoilamino-5-tia=3~hexanodioato de di(bencil-
t104é~eti1amina) de férmula:
10
(¢ GHS-GHZ-S-OHZ-CHZ-NHa)2, H020-CH2-S-CH2-C'3H - CoH
NH - COGGH5
nicotinilamino-5-tia=3=hexanodioato de di (ben=-
1
g ciltio~2~-etilamina) de férmula
(CGHS-CHZ-S-CHZ-GHZ—NHQ) o1 HO,0~CH,~5~CH,~CH-CO 1
, /:-’-!J
NH-CO—'\\ />
20

para-toluensulfonilamino-5-tia~3=-hexanodioato de

di(benciltio-2-etilamina), de férmula

( 06H5~CH2-S-GH2-CH2-NH2) ot HO ZG-CHE-S—CHZ-UH- Co,H

25 ‘ ’
7 N
NH - 302~<::::>CH3

para-acetamidobencenosulfonilamino-5-tia=3~hexg

nodioato de di(bveneiltio~-2-etilaminag) de férmuls

30

378704
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(06H5—0H2-S-CH2—CH2-NH2)2, H020-0H2-S -CHQ-fH-COQH

NH—SOin::§>~NOCOCH3

para-acetamidobenzoilamino-5-tia~3-hexanodioato

de di(benciltio~2-etilamina) de férmula:

o 2C-CH2-S-CH2

10 l
NH-CO@NHCOCH3

ortohidroxibenzoilamino~5-tia~3~hexanodioato de

(06H5~CH -S-CH2-0H2-NH2) o HO =CH=-CO,H

di(venciltio-2-ctilamina) de férmula:

15
(06H5-0H2-3-0H2-CH2-NH2 )2 y HO ZC-CHZ-S-CHZ-?H-CO oH
NH;CO—C6H4-OH
20 acetanido-2-tig-4~heptanodioato de di~(metiltilo
~-2~e¢tilamina), de férmula
(GH3—S—CH2-CH2—NH2)2, H020-CH2-CH2-S-CH2-i}H—CozH
25 NHI--COCH3
amino-9-carboxi-9~tia~T~nonanoato de benciltio-
2-gtilamina, de fSmula
30 06H5-CH2-S-CH2~QH2-NH2, HOEC - (Cg2)5- S -0H2—CH-002H
378794 ™
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acetamido-2-tia=4-nonanodioato de $i0=2,2'~bis

(etilamina) de férmulas

B, N~CH ;~CH,-S~CHy~CH,-NH,, HOC -(CH,), - S-GH2-(i‘H-002H

2’

NH~COCH
3

El presente invento tiene igualmente como obje~
to un procedimiento de preparacidn de los compuestos que
responden a la f8rmula general (I), caracterizado por el

hecho de que se prepars una solucidn o una suspensibn del

derivado 4cido de la cisteina o del derivado bésico de la
cisteamina en un disolvente de al menos uno de estos dos
constituyentes, porque se afiade progresivamente el otro -
constituyente bajo agitacién, sventualmente calentando ba
jo reflujo, y porque se sbendona la mezcla de reacciln du
rante algunas horas a una temperatura comprendida entre =
~-20 y +52 C. En estas condiciones, la sal formada preci-
pita o cristaliza.

En un modo de puesta en prictica preferido del
procedimiento segin el invento, el derivado bisico de la
cisteamina es utilizado en proporcibn estequiométrica o -
en ligero exceso con relacidn al derivado dcido de la cis
tedna.

El presente invento tiene igualmente como obje-
to un producto cosmético entiseborreico, caracterizado --
vor el hecho de que comprende al menos un compuesto de —-—

fébrmula (I).

En un primer modo de realizacién, el producto -

378704



cosmético segin el invento se presenta bajo la forma de -
una composicidn cosmética destinada a ser aplicada direc-
tamente sobre el cuero cabelludo, que comprende los coml=-
puestos activos antes citados en una concentracién com- -

prendida entre 0,1 y 5% en peso, y que Se presenta bajo -

la forma de solucién acuosa o hidroalecchdlica o también

bajo la forma de gel, de crema o de @erosol.

Las composiciones cosméticas aplicables sobre

el cuero cabelludo pueden contener igualmente todos los
10 aditivos convencionales en este tipo de composiciones, tg

les como perfumes, colorantes, agentes de penetracibn, --

etco
En un segundo modo de realizacibn, el producto
cosmético segin el invento contiene, ademés de los com- -

15 puestos activos antiseborreicos antes citados, un deter--

gente catibnico, anibnico, anfbétero o no idnico, y cons--

tituye un champd.

En un tercer modo de realizacidn de los produc-
tos cosméticos segln el invento, &stos se presentan bajo
20 la forma de composiciones liquidas o sélidas ingeribles -

por via oral y comprenden de 0,1 a 3% en peso de compues-

tos activos, estandeoacondicionadas estas composiciones de
tal manera que contienen de 10 a 7% mg de compuesto acti-
vo por unidad ingerible.

25 En un modo de realizacidn particular, estas com
posiciones ingeribles por via oral estén acondicionadas -
bajo forma de ampollas, encontrindose el compuesto antise
borreico en solucidn acuosa o hidroalcohdlica.

Segin otro modo de realizacibn, las composicio-

30 nes antiseborreicas ingeribles por via oral segin el inven

378794
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to se presenta bajo forma sblida tal como pildoras, com-
primidos o granulados, estando incorporado el compuesto -
antiseborreico activo en un excipiente sb6lido ingerible.

Segln otro modo de realizacidn de estas compo—-
siciones antiseborreicas ingeribles por via oral, el com—
puesto zctive puede estar puesto en soluwcibn en un liqui-
do alimenticio acondicionado en cépsules ingeribles.,

Los ensayos que han sido efectuados por la fir-
ma solicitante han permitido comprobar que los compuestos
activos arriba descritos presentan une actividad antise—-
boreicsa sorprendente, estando al mismo tiempo casi total-
mente desprovistas de toxicidad y de agresividad para el
cuero cabelludo.

Con el fin de hacer comprender mejor el inven--
t0, Se van a indicar ahora, a titulo de ejemplo y sin ca-
rédeter limitativo, varios modos de preparacién de los com

puestos segin el invento.

Ejemplo I

Preparacibn del amino-5-carboxi-5-tia=~3=-penta=--

noato de benciltio-2-etilamina, de formula

H

06H5-GH2-S-CH2—CH2-NH 5

H026-0H2—3~CH ~CH-CO

2! 2

NH2

En un matraz de fondo redondo de 250 cm3 que ~-
tiene colocado encima un refrigerante de reflujo, que con

tiene una suspensidn de 17,9 g de S-carboxi~metil=I-cise—

378794
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teina en 95 oms e tetrahidrofurano, se introducen, bajo
agitacibn, 16,7 g de benciltio~-2-etilamina.

La mezcle es calentada hasta ebullicién del di-
solvente y después se aflade agua, gote & gota, hasta el -
desencadenamiento de una fuerte reaceidn exotérmica que -
8s seguida por una coagulaciln de la mezela de reaccibn.

Se deja reposar a continuacién durante una noche a - 102

Ce
Despuds de filtracibn, el precipitado que se --
10 ha formado es lavado con tetrshidrofurano y después con -
acetona, es filtrado con succidn y es secado bajo vacio -
a 502 C,
A Se obtienen asf{ 31,2 g de amino-5-carboxi-S-tia
-3-pentanoato de benciltio~2'=etilamina.
15 Bl compuesto obtenido funde entre 146 y 1482C.
El anflisis revela que contiene 18,5% en peso -
de azufre, siendo de 18,55% el porcentaje tebrico deazu——
fre.
ELl compuesto obitenido es insoluble en los alco=-
20 holes y en los disolventes usuales, incluso en caliente.~
Por el contrario, es muy soluble en agua y en medio hidro

alcohblico.

EJEMPLO II
25

Preparacidn del acetamido~S5-tia-3~hexanodioato

de dilbenciltio-2~-etilamina) de férmulas

. 378794

30=5=T70= -1l -



10

20

20

25

30

30~-5~70

(06H5~CH2-S-GH2fCHz~NH2)2, H020-GH2~S-GH2-CHFCOZH

NHFCO—CH3

En un frasco cénico de 100 em3, gue contiene —-

0,05 moles~gramo de 4cido acetamido-5-tia-3-hexanodioico, '
en solucidn en 30 cmd de etanol absoluto, se sfiaden, gota
a gota, 0,1 moles de benciltio-2-etilamina, y despuds se
deja reposar la mezcla de reaccidn durante una noche a ~-
152 G, |
- El acetamido-5-tia-3-hexanodioato de di(bencil-

tio=2'=gtilamina) cristaliza bajo forma de fines agujas,-
que se filtran, se lavan con alcohol absoluto y se secan
bajo vacfo en presencia de anhidrido fosférico.

El rendimiento de la reacciln es de 65%.

El producto obtenido se presenta bajo forma de
agujas blancas que presentan un punto de fusién de 1202
c.

Es insoluble en etanol, pero muy soluble en agua

y en medio hidroalcohblico.

BJEMPLO III

Preparacibn del amino-5-carboxi-5-tia-pentanoa-

t0 de S-(amino~2-etil)-I~cisteina, de férmulas

P -
~S=CH -COzH, HéN-CH2 CH2 BS-CH

o 5 ~CH-NH

HDQG-TH-GH o >

NH2 002H

378794
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Se disuelven 16,4 g de S-(amino-2~etil )~L~cig—-

3 3

de metanol y 50 cm” de - -~

tefna en una mezcla de 250 cm
agua. En esta solucidn, bien agitada y calentada bajo re
flujo, se introducen, en porciones, 17,9 g de S-carboxi-
metil-cistefna. 21 producto de salificacién precipita a
medida que se forma. El precipitado es filtrado, es lava
do con metanol absoluto, y despuds es secado. Il rendi--
micnto es de 85%.

Bl compuesto obtenido es un sélido balnco que -

funde a 1862C. Is soluble en agua pero insoluble en alco

holes.

BJEMPLO IV

Preparacién del amino-5-carboxi~5=tia=3-venta--

noato de metiltio-2-otilamina, de fbémulas

HO,C - CH - CH -S-CH2~002H, HZN-CHQ-CHQ-S-CH3

2

NH2

Trabajando tal como se indica en el Ejemplo - -
III, se hacen reaccionar 9 g de S-carboxi-metil-cisteins
con 5 g de metiltio~2-etilamina, efectuindose la reaccifén
en etanole.

El producto obteni&o es un sdlido blanco que —-

funde g 205-2102 C.

Es soluble en agua, insoluble en etanol y en =

log disolventes usuales, pero soluble en caliente en meta

378794
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EJEMPLO V

Preparacidn del amino-5-carboxi=~5-tia-~3~penta=—

noato de benciltio-3-propilamina, de férmulas

H, H2N—GH ~CH ~CH,~5~CH,~C cH;

2 2

HOzc-TH;GH2~S~CH2~OO

NH2
Trabajando tal como se indica en el Ejemplo I,~
se hacen reaccionar 8,9 g de S-carboxi-metil-cisteina con
9,1 g de benciltio=3-propil amina, efectudndose la reaC—-
eibn en etanole

Se obtienen 16,5 g de un sblido blanco que Ffun-
de a 1292C.

' Es soluble en agua y soluble en caliente en etg

101,

EJEMPIO VI

Preparacidn del amino-6-carboxl=6-tia-4-hexanoa

to de benciltio-2-etilamina, de férmula:

HOZC-CHch ~S=CH,~CH ~002H, HéN-GHz-GH

2 o~CH, ~5-CH,~CgH

2 5

NHa

Tragbajendo tal como se indica en el Ejemplo I,-
se hacen reaccionar 38,6 g de S-carboxi-efil-cisteina con

33,4 g de benciltio-2-etilamina, efectudndose la reaceidn

378794
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en etanol.
Se obtienen 60,5 g de un sbélido blanco que fun-—

de & 952G, soluble en agua e insoluble en alcoholes.

EJEMPLO VII

Preparacién del amino-5-carboxi-5-pentancato -

de (dimetoxi-2,2-0tiltio)-2~stilamina, de fémulas

OCH3

/

HOZC - CH - CH2—S~GH2-002H, HZN-CHZ-CHZ-CHZ—CH

OCH

3
NH2

Trabajando tal como se indica en el Ejemplo = =
IIT, se hacen reaccionar 17,9 g de S—carboximetilecisteina
con 18 g de (dimetoxi-2,2-etiltio)~2-etilamine, efectuin—
dose la reacciln en metanol absoluto y a la temperatura-
ordinaria.

Se obtienen 24 g de un sblido blanco higroscé——
pico que funde entre 130 y 1402 C, soluble en agua, inso-
luble en etanol y en los disol&entes usugles y poco solu~-

ble en metanol.

BJEMPLO VIIT

Preparacién del N-acetil-S-bencil~I~cisteinato

de metiltio-2~etilamina de férmulas

378794
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06H5-0H273-0H2~1H—002H, HZN-CH2-CH2-S-CH3
NHFCOCH3

Prabajando tal como se indica en el Ejemplo II,
se hacen reaccionar 25,3 g de N-acetil-S~bencil-I~cistel-
na con 9,1 g de metiltio-2 etilamina, efectfandose la - -
reaccidn en etanol.

' Se obtienen 24 g de un producto que se presenta
bajo la forma de agujas blancas gque funden a 13120, y es

soluble en agua y en alcoholes.

Ensayos de actividad del amino=5-carboxi=S-tia-

3-pentanoato de benciltio-2-etilamina.

Ao— Utilizacién por via externs.

Se dispone de un grupo de 40 ratas de raza Wis-
tar y de peso medio de 150 g + 10, todas las cuales provig
nen de la misma erfa. Este grupo coantiene 20 ratas machos
y 20 ratas hembras. Todas las ratas han sido sometidas -
previamente aun régimen carente de biotina de manera que
se provoca un estado seborreico marcado: pelo pegajoso,-
tupido, en forma de mechas, y caida de pelos en diferen—
tes puntos del cuerpo.

El grupo de 40 ratas ha sido dividido en cuatro
lotes de 10, respecfivamente I-II-III-IV; conprendisndo -
los lotes I y III las ratas machos y los loites IT y IV -~

578794

las ratas hembras.
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Durante 14 dfas se han aplicado cotidianamente,
s cads una de las ratas de los grupos I y II, 0,5 ml de -
une solucién acuosa del compuesto antes citado en una con
centracidn de 40 milimoles por litro, siendo de 5,8 el ==
pH de dicha solucibn.

Durante 2l mismo tiempo, se han aplicado, a las
ratas de los lotes III y 1V log vollmenes correspondien—-—
tes de agua. Las aplicaciones se han efectuado con la -~
ayuda de un pincel sobre un &rea dorsal de 3 x 5§ cm, pre-
viamente depilada.

Adends, las ratas de otro lote de la misma raza
y de la misma crias pero no seborreicas, y que comprenden
10 machos y 10 hembras, recibian igualmente cada dfa el -
mismo volumen de agua.

Al final de la experiencia y al cabo de 14 apli
caciones después de examen clinico, los animales han sido
muertos, las pieles han sido quitadas del 4rea de aplica-
cibén con fines de examen histolégico y andlisis bioquimi-
co (valoraciones de los lipides, del colesterol, medicibn

de 1la velocidad de sintesis de los 1ipidos).

Bo- Administracidn por via oral.

Se dispone de dos lotes I y II de ratas de raza
Wistar, comprendiendo cada uno de los lotes 10 machos y =
5 hembras. Todos los animales han sido hechos seborrel--
cos siguiends el mismo procedimiento que el que se deseri
be arriba. Las ratas del lote I han recibido cotidiana--

mente, durante 16 dfas, 10 ml de una solucibn del produc-

to antes citado, en una conentracién tal que la dosis de

378794
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producto administrado cotidianemente corresponde sensible
mente a 75 mg por kg de animal.

La administracibn del producto se ha efectuado
con la ayuda de una sonda de esbdfago, estando el animal -
en ayunas.

Paralelamente, las ratas testigo II no han re--
cibido més que un volumen correspondiente de agua.

Ademds, otro lote de animeles no seborreicos,-
idén%iéos a los precedentes y que provienen de le misma =
crfa, que sirven de testigos han recibido igualmente el =
volumen correspondiente de agua.

4l final de la experiencia, los animales han si
do nuertos, después de examen elinico han sido sometidos
a autopsia, y se han quitado fragmentos de piel con fines
de examen, de la misma manera que se indica mds arriba. =
Ademds, tomes bidpsicas efectuadas a partir del higado y
del rifibn han servido para el examen histolégico, después
de fijacibn, inclusibn y coloracidn, sigaiendo los proce-

dimientos clasicos.
C.~ Resultados.

Estos diversos exdmenes han vermitido COLIPYO=-
bar que, tanto en los animales tratados por via externa -
como en los animales tratados por via oral, la cantidad =~
de 1{pidos cuténeos por gramo de piel asf como el grado -
de colesterol por gramo de lipidoq eran netamente inferio

res a los presentados por los animales testigos (sevorrei

cos no tratados), y se aproximaban sensiblemente g los de

78704

los testigos en blanco (no seborreics
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Ademds, las gléndulas sebidceas observadas sohréﬂ
seccidn histolbzica despuds de coloracidn presentaban, en
el caso de los animales tratadog, una imagen de brganocs -
netenente disminufdos en cuanto al nfmero y en cuaato al
volumen con relacidn a los de los animales testigos.

Hay que subrayar no obstante el hecho de que ~--
las gléndulas sebdceas de los animales seborieicos trata-
dos por via oral con el producto presentaban una imagen -
casi fisiollgica desde ¢l punto de vista citolégico mien-
trags que las gldndulas sebiceas de los animales tratados
por aplicacibn llevaban todavie en su mayorfa los signos
de la hipertrofia lipofdica corrientemente observada en -
gl curso de la seborrea.

Finalmente, se ha podido comprobar que la velo-
cidad de sintesis de los lipidos era, en general, para —-—
los animales tratados con ayuda del producto segun el in-
vento, m4s préximas a los valores encontrados en los anims
les testigos en blanco no seborreicos, y por lo tanto ~ -
bien inferior a las encontradas en los animales seborrei-
cos testigos no tratados, siendo igualmente mayor la dis-
minucibn de lawelocidad de sintesis de los 1l{pidos para -

los animales tratados por via oral.

Ejemplos de champls antiseborreicos segin el -

invento.

Ejemplo le=—

Se prepara un champl antiseborreico que tiene -

378794

la composicidn siguiente:
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Laurilsulfato de ftrietanolamina

téenico (100%) 4 g
- Dietanolamida ladfrica 2 g
- Anino-5-carboxi=~5S5-tia-3-pentanog

to de benciltio-2—-etilaning lg
~ Carboximetilcelulosa 0,2 g
Perfume 0,3 &
Agun CoSe  para 100 g

Ejemplo 2,-

Se prepara un champd antiseborreico que tiene -

la composicibn siguiente:

-Alcohilsulfato de sodio OB téeni

co (100%) 5¢g
-Monolaurilsulfosuccinato de sodio
PUro lg
~Diestereato de polietilénglicol 1,5 g
~-Dietonolamida lafdrica 2,5 g
~Anino-5-carboxi=5-tia~3~pentanog
t0 de benciltio-2-etilanmine 2 g
~-Perfume 0,3 &

-Acido léctico c.se para pH = 6,5

=Agug CeSeo pars 100 g

E;'!emglo 3o

Se prepara un champl antiseborreicc que tiene -
pare

la composicibn siguiente:

- Alcohilsulfato de sodio en forma
de pasta (al 100%) 15 g

578794
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~ Producto de condensacibn de los &cidos
grasos de la copra con metiltaurina,
pasta vendida comercialmente bajo la

denominacifdn YHostapon C,T," por la

5 Socledad Hoechst. 40 g
- Monsetanolamida lafdrica g
Monoegtearato de glicerina g
~ Amino=Secarboxi=f-tia~3I~pentanocato de ben-

ciltio~2--etilamina lg
10 - Acido léctico c.s, pare pH = 6,6
- Perfume 0,4 g.
= Agua c.s. para 100 g

Ejemplo 4.~
Se prepara un champd antiseborreico que
15 tiene la composicién siguiente:
= Alcohilsulfato de sodlo en forma de polve 54 g
- Producto de condensacién de los &cidos gra-
sos de la copra con isetionato de sodio, wven
dide comercizlmente bajo la denominacién de
20 "Hostapon K.he" por la Socledad Hoechst 40 g
~ Amino=5-carboxi~5~tis~J~pentancato de ben~’
ciltio-2-etilamina 5 ¢

- Perfume lg

10.8.72 - 21 -
FC
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Log puntos de invencién propis, no nueva,
practicade ni divulgada, que se presentan para que sean
objeto de esta solicitud de Patente de Introduccidn, en

5 Espafia, por DIEZ afios, son los siguientess

l,~ Procedimiento de preparacién de una
compogioibn antiseborreica, caracterizado por el hecho
de que & un vehfculo apropiado se afiade al menos una
sal resultante de la combinacién de un derivado bésico

10 Segustituldo de la cisteamina y de un derivado fcido de

la cisteina, teniendo dicha sal como férmula:

L .
//7 Ry = 8 «C= (CHp)y =CHo=CHy | [Rg ~ § =CHp~CE ~COgH
e B
s R, NF -R,
£ x y
o FAERN )

15 en la cusl: n = 0 8 13 Ry y Ry, 1d8nticos o diferentes,

10.8.72 .22 - 3 7 8 7 9 !}
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representan un &tomo de hidrbgeno o un radical alecohilo
inferiors R3 representa el grupo de férmula *(CHz)p"Rﬁ
(siendo p igual a 0, 1 6 2), en la cual Rg representa:
~CgHsy 6 ~COOH, 6 ~COOR (representando R un radicel aloo-
hilo inferior), & ~C(CH;) 3 8 -c(csn5) 39 6 -(lznmunna,,

COORg
(representado Ry un &tomo de hidrfgeno o un radical acilo
o sulfonilo; ¥ representando Rg un 4iomo de hidrégeno o un
radiocal aleohilo inferior), 8 ~CHy-NH-Ry, 0 el radical
tienllo~2 de férmula

o el radical piridilo-2, o el radical (N-oxipiridilo)-2,

de férmula

FeC

-~
/7 i
l
15 0
o un radical hidrocerbonado saturado o insaturado, lineal
o ramificado que comprende hasta 20 &tomos de carbono y
puede presentar en su cadena uno o varios heterodtomos y
una o varias funciones alcohol una de lag cusles puede
20 ser terminaly R4 representas bien un Atomo de hidrfgeno,
10,8,72 -2} - 3 7 8 7 g
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en cuyo caso Ry representa un radical '(Cﬂz)m.- Co i,
siendo m un nimero entero que varfa de 1 a 5, e y = 1 y
x = 1, si Ay no contiene ningin grupe amino libre, y = 2
¥y x =1, si Ry contiene un grupo amino libre, bien un ra-
dicel acilo o sulfonilo, en cuyo caso Ry puede ser igual
& (Cglgly C=y (Cgllg)alll-y Calls=Clymy 3= 1y x =1, 8i My
no contiene ningun grupo amino libre, y=2ayx 1, si R

3
contiene un grupo amino libre, bien igual a -(Cﬂa)m CogH,

Id

=1y x=1 si Ry contienc un grupo aminoe libre, y = 1y
x = 2, si Ry no contiene ningdn grupo amino libre.

2.~ Procedimiento segin la reivindicacidn 1,
caracterizado por el hecho de que s¢ afiade al menos unma
sal escogida del grupo constituido por: amino-5-carboxi-
=f-tia~3-pentanoato de benciltio~2-¢tilamina; acetomido-5-
~tin~-3-hexanodioato de di(beuciliio=~atilamina); amino-
~5-carboxi=S-tia=-3-pentanoato de S={amino~2~etil )=L-cistef~
uaj awino=j-curboxi~b~tia~3-pontancato de metiltio-2-eti~
lamine; amino-d-carboxi-5~tia~3~pentanoato de benciltio=
~3-propilamine, amino~6-carboxi-6~tia-4-hexanoato de hen-
ciltio=2-otilamina, amino=5-carboxi~-5~pentancato de (di-
metoxi~2,2~etiltio)-2~ctilamina, N-acetil~S=bencil-cistei-
nato de metiltio~2-ctilamine, acetamido-8-tia«3~heptanocdioa-

to de di (metiltio-2-etilamina), emino-9-carboxi=0-tia-

//17-nonnnonto de bonciltio—-2-etilawine, acetamido~2-~tia~

s

25

~4~mononodioato de tio=2,2'-bis{etilamina), henzoilamino-
~5~tia-3~-hexanodioato de di (benciltio~2-etilemin&), nicoti=-
nilemino~-5-tia~3=hexanodioato de di-(benciltio=3-etilami-
na), para-toluénsulfonilamino~6-tis~3~hexanodioato de di-
{benciltio~2=otilamina), pera-acetamidobencenosulfonila=

uino-d-tia~d-hexanodionto de di(benciliio=2-etilamina),

378794
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para-acetamidobenzoilamino-5-tia-3~hexanodioato de di(ben~
ciltio-2-stilamina), oz-to-hidroxibenzonamino-s—tia—j-hg
xanodioato de di(benciltio-2-etilamina).

34— Procedimiento segiin una cuslgquiera de
las reivindicaciones precedentes, caracterizado por el
hecho de que se afiade la sal en una concentracién compren-
dida entre 0,1 y 5% en peso,

4.- Procedimiento seglin una cualquiera
de las reivindicaclones precedentes, caracterizado por el
hacho de que el vehfculo apropiado es un vehfculo cosmé8ti-
co convencional, presenténdose la composicion bajo forma
de solucidn acuosa o hidroalooh8lica o también bajo forma
de geol do crema o de aerosol y oonstituye une composicién
cosmética aplicable sobre el ocuero cabelludo.

Bew Procedimiento segin la reivindicacién
1, caracterizado por el hecho de que se atiade igualmente
un detergente aniénico, catiénico, no ifnico o anfétero,
constltuyendo la composicién obtenida un champl anti-sebo-
rroice.

6.~ Procedimiento segln la reivindicacién 1,
caracterizado por el hecho de que el vehfculo apropiado es un
excipiente s6lido ingerible presentindose la composicién ob-
tenida bajo forma de pfldoras, comprimidos, granulados o gra
geas que contlenen entre 10 y 75 mz de sal por unidad ingeri-
ble.’

Te= Procedimiento segfin la reivindicacién
1, caracterlzado por el hecho de que el vehifculo apropiade es
una soluein acuosa o hidroalcohblica, presenténdose la com
poslcién obtenida bajo forma de ampollas.

8.= Procedimiento segfn la reivindicacidn

378704



1, caracterizado por el hecho de que el vehfculo apropia-
do es un 1fquido alimenticlo, presenténdose la composicién
obtenida bajo forma de cépsulas ingeribles.
9.~ Procedimiento de preparacién de
5 una composicién antiseborrefoca.
Tal y como se ha descrito en la Memo-
ria que antecede, y para los fines que se han especificado.

Bgta Memoria consta de veintiseis hojas

escritas a miéquina por una sola cara,

10 Maarsa, 10 ABD, 1972

10,8,72 Fe -~ é 78794
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