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Constituyen objeto de la presente invenecién un pro
cedimiento de obtencién de sustancias de origen vegetal do-
tadas de elevada actividad antihialuronidé.sica; las sustan-
cias obtenidas con tel procedimiento y las formulaciones sg
gin las cuales se emplean los productos obtemidos. .

Es sabido éue glgunas plantas; como por ejemplo -
1a Echinacea angustifolia Moench (sin. Rudbeckia angustifo-
lia I..; Brauneria pallida Nutt. Black Sampqon; Coneflower,
Niggerhead) y la Echinacea purpurea liloench; (sin. Rudbeckia
purpurea 1'.;; Echinacea serotina D.C., Rudbeckia hispidas - -
Hoffm;); se emplearon durante macho tiempo en forma de ca.tg‘
plasmas de toda la planta o de sus partes (raices) contusas,
como asimismo en forma de infusiones o de exti‘a.ctos; ‘en la
terapia dermopro@ectora;

. En lo que respecta particularmente a la aceidn 1o
cali merced a numerosos estudios realizados, se ha llegado
a le conclusién de_ciue tal accidn se manifiesta inhibiendo
le actividad despolimerizante de la hisluronidasis sobre los
doidos hialur6nicos; éue por consiguiente son estabilizados
en los tejidos. La actividad correspondiente a los prepara=
dos obtenidos con las droges citadas puede determinarse cuan
titetivemente por via analitica; expresando el poder antihia
luronidésico in vitro; aportando lae oportunas modificacio-
nes al método expuesto en le U.S.P;; Xv edicién; pégina 329
(1955) .
‘ ' El examen de los preparados extractivos de las —
plantas oitadas (infusiones; extractos, etc.) normalmente ob
tenibles en el cén_xercio, ha permitido establecer para ellos
una actividad igual o inferior a 60 U.I, de hialuronidasis

inhibide por gramo de producto.
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Al objeto de obtener un prin?ipio ocon aotivided -
antihisluronidésica superior, se prevé, segin la presente -
invencién, un procedimiento de aislamiento caracterizado =
porque oonsiste en someter toda la planta o una parte de ella
perteneciente a la especie Echinacea, a uma extraccién acuo-
sa ¥ el extracto olenido a una desionizacién, luego a una pu
rificacién en disolvente organico adecuado, particularmente
acetona, y por Gltimo a una acetilacidn.

Se comprenderd mejor la presente invencién con la
siguiente descripcidén detallmdas, ofrecida a titulo ejemplifi
cativo y no limitativo, ocon referencis a la exposicién que s
continuacién se hace.

El procedimiento prevé el molido de la planta pre-
viamente secada y su extraccién con agus desminerslizada, s.
una temperatura de 4 a 100 9C, de manera que la relacién w—e
drogs. ¢ extracto acuoso sea de1:2a1l:9, El extracts -
acuoso, separado por exprimido o centrifugacién, se pasi pri

meramente sobre una resina cambiadora catidnica en forme dci
da, dotada de una matriz constituida por un copolimero de -
estireno-divinilbenceno con grupos sulfénicos ligados direc-
tamente a los nicleos aromiticos de la matriz, y luego 80--
bre una resinacambiadora anidnica en farma basica, cuya ma=
triz esté constituida por un copolimero de estireno-divinil
benceno, dotada de actividad idnica correspondiente a la pre
sencia de grupos sménicos cuaternarios derivados de dialqui
lalcanolaminas., Ia relacidén entre extracto acuoso y resinas
se mantendrd entre 1 5 0,25 y 1 : 0,10.

El objeto de la desionizacidén consiste en separar
del extracto acuoso la mayor parte de aniones y cationes oa

paces de reducir la actividad antihialuronidésica del prepa
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rado final, entre los cuales figuran en primer lugar las sa
les de magnesio contenidas normalmente en la planta. El que
las sales de magnesio y las alcalino-térreas en general ten
gan un efecto negativo sobre el principio antihisluronidasi
co y que por consiguiente deban ser eliminadas para obtener
preparados de actividad superior, constituye una necesidad

absoluta.

El extracto desionizado precedente de la elabora=
cidn anterior se pone a un pH de 3 a 5, preferiblemente de
4, con &cido olorhidrico 1 : 1 y luego se concentra en V=
cfo a un volumen no inferior a ocho veces respecto al origi
nel., A une perte de concentrado se afiaden 5 partes de aceto
ng, se agita durante 1 a 5 horas, se elimina luego el disol
vente y se trata el precipitado con 5 partes de acido acéti
co concentrado, bajo agitacién, durante 6 a 24 horas, a una
temperatura de 20 a 352C. Ia parte insoluble se lava dos ve
ces con un peso igual de alcohol absoluto y finalmente se se
ca el precipitado a temperatura ambiente bajo vacio intemso.

Un gramo del producto obtenido deberid poseer la -
capacidad de inhibir no menos de 750 U.I. de hialuronidasis.

Ia sustancia obtenida, que en la presente descrip
cién se denomina Echinacina E.D.F., posee las siguientes oa

racteristicas generales: es soluble en agua a un pH superior

a 7, por neutralizacidén con hidratos slcalinos, en particu-

lar de sodio, o amines; resiste & la esterilizacién & 1, 2

- atmésferas, a mids de 902, y el Alcian blu positiva después

de su purificacién por via electroforética.
La sustancia EDF puede aplicarse como cosmético.
En los cosméticos ejerce acciones dermoprotecto—

ras en lociones, emulsiones, pastas,pomadas y en cualquier



5%

10,

15,.

254

4.

otra forma téonica de productos antisolares, para aplicar -
después de hafios solares, para los labios, para después del
afeitado, 9oadyuvantea para el Tratamiento higiénico del acné
protectores contra dafios cuténeos por condiciones ambienta~
les adversas y para después de la depilacidn.

Los siguientes e jemplos ilustiran adicionalmente -
la invencién:

Ejemplo 1.- Crems aplicable después de bafios solares

a) EDF obtenido como queda dicho, de la E. pur

purea 0,3=5¢g
b) Diisoestearato de glicerilo 6,66 g
c) ﬁonoeatearato de glicerilo 13,33 g
d) Octildodecanol - 6,66 g
e) Monoestearato de sorbitano poliom

xietilénico : 3,24 &
£) Bter oleilo polioxietilénico 3,42 g
g) p-0Oxibengoato de metilo 0,25 g
n) Agua desmineralizada - Cantidad sufi

ciente hasta 100 g
Se funden & 'io 2C los componentes b), c¢), d), e)

y £). Se afiade, bajo agitacién a la misma temperaturs, una
fraccién de agua desmineralizada en la que se haya disudto
el componente g). Se une luego la sustancia ), previamente
dilufda por neutralizacién con hidrato sédico a un pH de 7
en la fraccién restante de agua. Siempre agitando, se enfria
la crema progresivamente hasta la temperatura ambiente,

Ejemplo 2,~ Gel para después del afeitado
&) EDF obtenido como queda explicado del

" B, angustifolia 0,3~-1¢g
b) Polimero cerboxivin{lico, de elevado
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peso molecular : 1
¢) Glicerol 38
d) p-Oxibenzoato de metilo 0,25 g
e) Mentol 0,05 g -
£) Etanol de 95¢ 10 ml
.g) Agus destilada Cantidad suficiente hasta
) 100 ml

Se disul.ve la sustancia a) en agus a un ph de 12
con hidrato sédico. A la solucién alcalina se une el polime
ro carboxivinf{lico, calentando a 40¢C y mezclando continuam °
mentghastia la formacién de un gel uniforme. Se enfria a tem
peratura ambiente y luego se une la solucién glicero—alcohd
lica, obtenida en frio, de los constitutivos Q) y e).

Ejemplo 3.~ Miscara dermoprotectora higiénica
a) EDF obtenido como queda explicado, de la

" E. angustifolia o purpurea ‘ 0,3~-38
b) Carboximetilcelulosa 7 g
¢) Glicol progiléﬁico . 2,4 g
d) Copolimero imidazolidinil-ureico 38
e) Agua desmineralizade Cantidad suficiente
| hasta 100 g

Se alcalimiza la sustancis a) con un peso igual -
de 2-amino=emetilel-propanocl en un vehiculo hidropropilenc

 glicdlico a 80 2C, utilizando, con el peso previsto de gli-

col propilénico; 10 ml de agus desmineralizada. Se une la =~
solucién obtenida al agua restante, en la que se ha disuel-
to el componente d) a temperaturs smbiente. A la masa liqui
da se afiade el comﬁonente b), agitando hasta hemogeneizar.
En caso necesario, se regula la reaccién global a un pH de

7,2 con una solucidén de un dcido organico.
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NOTA
La patente de Invencidon, que se solicita por vein
te anos, para Espafia, de acuerdo con la vigente Legislacion,
debera recaer sobre ""PROCEDIMIENTO DE OBTENCION DE SUSTAN—
CIAS DERMOPROTECTORAS DE ORIGEN VEGETAL DOTADAS DE ELEVADA
ACTIVIDAD ANTIHIALURONIDASICA™, segun las caracteristicas -
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REIVINDIGCACIONES

1.~ Procedimiento de obtencién de sustancias der-

moprotectoras de origen vegetal dotadas de elevada actividad
antihialuronidasica, particularmente @itil en la produccién
de cosméticos, a partir de plantas de la especie Echinacea,
caracterizado porque la totalidad de la planta, o una paxrte
de la misma, previamente secada, se muele y somete a uha ex
traceidn acuosa y el extracto obtenido a una desionizacidn,
luego g una purificacidn en disolvente orgénico adecuado y
finalmente a una acetilacidn.

2.~ Procedimiento de obtencién de sustancias der—
mo-protectoras de origen wegetal dotadas de elevada activi=-
dad antihialuronidasice segin la reivindicacién 1, caracte-
rizado porque la desionizacién se efecta pasando el extrac
t0 acuoso primeramente sobre una resing oambisdora catidni=
ca y luego sbbre une resina cambiadora anidnica, o primero
gobre una resinas cambiadora anidnica y luego sobre una resi
ne, cambiadora catidnica, o sobre una resins cambiadora mixe
ta aniénica~catidnioca.

3.= Procedimiento de obtencién de sustancias der=

moprotectoras de origen vegetal dotadas de elevada activies

dad antihialuronidasica segin las reivindicaciones 1 6 2, =

oaracterizédo porgue el extracto acuoso, después de su desio -
nizacidn, se pone a un pH de 3 a 5, preferiblemente de 4, ¥
luego se concentra a un volumen no inferior a ocho veces reg
pecto al original.

4= Procedimiento de obtencidn de sustancias der-
moprotectoras de origen vegetal dotadas de elevada activie
dad antihialuronidasice segin las reivindicHeiones 1 g 3, -

caracterizado porque el disolvente orginico es acetons en -
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una proporcién de 5 partes por parte del concentrado acuoso.

5. - Procedimiento de obtencidon de sustancias dermo
protectoras de origen vegetal dotadas de elevada aotividad -
antihialuronidasica segin las reivindicaciones 1 a 4. carao

terizado porque el disolvente organico se elimina antes de

la acetilacion.
6. — "PROCEDIMIENTO DE OBTENCION DE SUSTANCIAS D m

MOPROTECTORAS DE ORIGEN VEGETAL DOTADAS DE ELEVADA ACTIVI-
DAD ANTIHIALURONIDASICA™.

Seguin queda sustanpialmente descrito en la presen
te Memoria que consta de ocho hojas, escritas a maquina por
una sola cara.

Madrid,
HANORAH ITALIANA S_p®.A.
P.P.
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