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Azeloglicina®

Clareador, sebonormalizante, antiacnéico e hidratante

INCI Name: potassium azeloyl diglycinate.

. Definicao

Azeloglicina® é o diglicinato de azeloil potassio, um ativo dermocosmético derivado da
condensacao do acido azelaico com a glicina.
O sal é obtido pela reacdo entre a glicina previamente clorada, acido azeldico e o hidréxido de

sodio de potassio em meio suficientemente aquoso para favorecer a reagao.

‘ Propriedades

Azeloglicina® é um ativo clareador; sebonormalizante; antiacnéico e anti-queratinizante.
Melhora a hidratacdo e a elasticidade da pele. Ndo é comedogénico, e é hipoalergénico. Além
disso, é hidrossollvel, sendo facilmente incorporada nas formulacdes, ndo apresentando

problemas farmacotécnicos, muito comuns quando se manipula o acido azelaico.

Propriedade clareadora: A Azeloglicina® tem potencial terapéutico na rosdcea e nas
desordens hiperpigmentantes. A utilizagdo da Azeloglicina® em produtos tdpicos esta
relacionada ao fato do acido azeldico naturalmente produzido pelo Pityrosporum ovale, ser
uma causa conhecida de um dos desequilibrios da pele, denominado pityriasis vesicolor, que
se caracteriza pelo aparecimento de manchas leucodérmicas por falta da melanina. Esta
despigmentacdo da pele se deve a inibicdo da tirosinase pelo acido azeldico. A Azeloglicina®
imita a natureza e também inibe a tirosinase exercendo assim sua acao clareadora.

A resposta da Azeloglicina® pode ser notada em apenas 21 dias de aplicacdo continua, ndo
sO pelo clareamento como também pelo bloqueio do avanco da mancha. Os resultados
maximos se concretizam apds 2 a 3 meses, quando a Azeloglicina® além de prevenir o
aparecimento de novas manchas, continua exercendo sua acao clareadora sobre as manchas

existentes.
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Propriedade sebonormalizante: Azeloglicina® reduz os niveis de acidos graxos livres no
sebo, ao mesmo tempo em que reduz o numero de Propionibacterium e Micrococci
intrafoliculares, sem interferir na producdao sebacea normal. Sabe-se que o efeito redutor da
Azeloglicina® sobre os acidos graxos se deve a inibigdo competitiva da 5-alfa-redutase,
blogueando a conversao da testosterona a diidrotestosterona (DHT). A acdao normalizadora de

lipideos é muito evidente na regido da testa e do queixo.

Propriedade antiacnéica: Azeloglicina® interfere na patogenesia da acne por sua
propriedade anti-queratinizante, antibacteriana; antiinflamatdria e sebonormalizante.

Em baixas concentracdes, a Azeloglicina® apresenta propriedades bacteriostaticas contra
uma extensa variedade de aerdbios S. aureus, S. epidermidis, E. coli, P. aeruginosa, C.
albicans e anaerdbios (Propionibacterium acnes).

Em altas concentragdes, age como bactericida contra S. epidermidis e S. aureus.

Propriedade anti-queratinizante: A Azeloglicina® é um agente anti-queratinizante devido

ao seu efeito citostatico antiproliferativo sobre os queratindcitos.

Propriedade hidratante: A Azeloglicina® hidrata a pele e d& mais elasticidade porque esta

ligada a duas moléculas de glicina.

. Avaliacao da eficacia

O objetivo deste estudo foi avaliar a eficdcia clareadora da Azeloglicina® em pele
hipermelanizada e normal.

Uma solugdo aquosa na concentracdo de 3% de Azeloglicina® foi preparada e aplicada em
cinco voluntarios. Esta solucdo foi aplicada em pontos hipermelanizados no dorso de suas
maos e em regides de pele normal. As regides foram cuidadosamente selecionadas e suas
localizagdes anotadas.

O tratamento foi realizado com duas aplicacdes diarias da solucdo de Azeloglicina®. Apds
trés semanas de tratamento, foi realizado o acompanhamento da cor da pele utilizando um
colorimetro.

Os parametros utilizados no colorimetro foram a luminosidade (Fig 1), faixa vermelho-verde e
faixa amarelo-azul que juntas definem a cor da pele. A referéncia interna para a realizagao
das medidas foi a pele ndo tratada monitorada no inicio e no final do tratamento.

Como resultado, obteve-se um aumento significativo da luminosidade em todas as areas em

que a Azeloglicina® foi aplicada. A eficacia do clareamento também ficou evidente na faj
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vermelho-verde que mostrou uma diminuicdao de 10,1% na pigmentacao das manchas e
12,2% na pigmentacao da pele normal.
ISPE Study 104/97/00 (Oct 8, 1997).
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Fig.1 Avaliacdo do efeito clareador na pele.

Avaliacao do efeito sebonormalizante

O objetivo deste estudo foi avaliar a eficacia sebonormalizante da Azeloglicina®. Uma
solucdo aquosa na concentracdo de 3% de Azeloglicina® foi preparada e aplicada em cinco
voluntarios que possuiam pele oleosa e afetada pela acne, duas vezes ao dia por um periodo
de trés semanas.

Utilizando um sebometer, foi analisado os niveis de lipidio cutédneo na testa, nariz e queixo.
Como resultado, foi obtido uma reducdo dos lipidios cutédneos de 29,4%, 27,0% e 31,3% na
testa, nariz e queixo, respectivamente. Nota-se que a Azeloglicina® é efetiva no tratamento

de pele oleosa afetada com acne, reduzindo significantemente o excesso de lipidio cutaneo.
ISPE Study 102/97/00 (Oct 8, 1997).

Avaliacao do efeito sobre a hidratacao e elasticidade
O objetivo deste teste foi verificar a atividade da Azeloglicina® na manutencdo na

elasticidade, hidratacao e suavidade da pele. Uma solucdao aquosa na concentracao de 3% de
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Azeloglicina® foi preparada e aplicada em cinco voluntarios em &reas especificas da face,
duas vezes ao dia por trés semanas.

Como resultado, foi verificado que os valores de umidade basal da pele tiveram um aumento
12,7% na testa e 8,2% na bochecha e a viscoelasticidade na testa aumentou 2,5%.

ISPE Study 103/97/00 (Oct 8, 1997).

Nota-se pelos estudos clinicos que a Azelogicina® possui todas as propriedades do

Ac.Azeldico e ainda caracteristicas adicionais de um ingrediente multifuncional

Avaliacdo toxicologica

A)Irritacao da pele

Para a realizacdo deste teste, foram selecionadas 20 pessoas e nelas foi aplicado um patch
oclusivo com Azelogicina® (30% ativa) por um periodo de 48 horas. A atividade irritante foi
avaliada clinicamente 30 minutos apds aplicacdo para avaliar o efeito irritativo imediato e
apos 48 horas.

Nenhum sinal de irritacdo imediata e/ou provocada por exposicao de 48 horas foi
apresentado. Portanto, Azeloglicina® pode ser considerada ndo-irritante.

ISPE Study 31/98/00 (Feb 23, 1998).

B) Hipoalergenicidade

Este teste visa avaliar se a Azeloglicina® possui também uma ou até uma mistura de
substancias que podem se apresentar como alérgenos.

Para a realizagao deste teste, foram selecionadas 20 pessoas e nelas foi aplicado um patch
oclusivo com Azelogicina® (30% ativa) por um periodo de 48 horas. Depois de retirado o
patch, as reagOes induzidas na pele foram avaliadas por 24 e 48 horas.

Nenhuma reacdo alérgica foi observada, concluido que a Azeloglicina® ¢ hipoalergénica.
ISPE Study 52/01/01 (Mar 21, 2001).

C) Irritacao dos Olhos

O potencial irritante de membrana de mucosa foi avaliado observando os efeitos ocorridos na
membrana corialantdica de ovo apés exposicdo a Azeloglicina®. Os resultados possibilitaram
concluir que Azeloglicina® pode ser vista como n3o irritante de membranas mucosas.

ISPE Study 26/98/00 (Mar 6, 1998).
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. Indicacoes e aplicacoes

Devido as propriedades acima, a Azeloglicina® é indicada no bloqueio, redugdo e prevencdo
das manchas de pele; como normalizador da secrecdo sebacea; no tratamento e na
prevencao da acne e como adjuvante na reducdo de rugas.

Azeloglicina® deve ser usada com cuidado em mulheres gravidas ou lactantes. A relacdo

risco/beneficio nesses casos deve ser discutida com o médico.

Concentracao de uso e
recomendacoes farmacotécnicas

A Azeloglicina® pode ser usada em sistemas hidrofilicos como solu¢des aquosas, géis,
cremes e emulsdes O/A (fluidas ou cremosas, nao ionicas, anidnicas simples ou compostas)
nas faixas de 3 a 10%.

NOTA: Azeloglicina® ndo necessita de correcdo para as doses acima recomendadas. Caso se
deseje a concentragcdo em termos do ativo (Diglicinato de Azeloil Potassio), serd necessario
fazer conversdo. Considerar a pureza do produto indicada no laudo (28 a 32%).

O uso de Azeloglicina® ndo é indicado em emulsdes A/O ou sistemas lipidicos anidros.

A Azeloglicina® deve ser incorporada somente a temperatura ambiente.

A incorporacdo da Azeloglicina® em gel pode provocar queda na viscosidade do mesmo. Se
o problema ocorrer com o gel de Natrosol, recomenda-se aumentar a concentracao do
Natrosol para 2,5 a 3%. Se o problema ocorrer com o gel de Carbopol, sugere-se substitui-lo
pelo gel de Natrosol.

O fabricante ndo recomenda a associacdo da Azeloglicina® com hidroquinona devido a sua
propriedade citotéxica, o que ndo acontece com a Azeloglicina®. Além disso, a
Azeloglicina® é estavel, enquanto a hidroquinona pode oxidar-se.

As associacdes de Azeloglicina® com 4acido koéjico ou &cido glicélico também ndo sdo
recomendadas pelo fabricante.

A associacdo da Azeloglicina® com os alfa-hidroxiacidos também n&do é recomendada pelo
fabricante, por serem estaveis em pH de 2-4, enquanto que a Azeloglicina® possui faixa de
pH de estabilidade de 5 a 11.

. Sugestoes de fomulacao

Gel-creme hidratante, clareador e antiacnéico
Azeloglicina® 8,0%
Elastocell® 5,0%
Gel-creme Nikkomulese 41® com Plurigel® gsp 100%
pH de estabilidade: 6,0 - 7,0
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Comentarios: A Azeloglicina® associada ao Ellastocell® resulta em uma formulagdo perfeita,
onde os ativos se complementam e potencializam-se mutuamente. Esta formulagdao dispensa
0 uso de antioxidantes, pois a glicina apresenta uma atividade antimicrobiana. O gel-creme

Nikkomulese 41® com Plurigel® possui toque seco e agradavel para peles mistas a olesas.

Gel-creme oil-free antiacnéico

Azeloglicina® 6,0%
Tiolisina Complex 30® 3,0%
Net FS® 4,0%
Gel de Natrosol qsp 100%

pH de estabilidade: 6,0 - 7,0

Comentarios: Formulacdo contendo Azeloglicina®, que apresenta efeitos clareadores,
sebonormalizantes e anti-acnéico, Tiolisina Complex 30®, um sebonormalizante hidrossoltvel.

Em uma base de gel creme com Natrosol e Net FS®.
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