The present invention relates to solutions for cleaning or preserving a
sof{ contact lens, conprising a surfac- tant which also serves as a

sol ution preservative. A nunber gf, #ck1! ens cleaner solutions are

al ready known. Cenerally, such solutrons contain sorbic acid, thinerosal,
chl or hexi di ne, a polyquaternary germ cide, a synthetic antibiotic or a
convent iseseHrelppiiyt er nary germ ci de, such as benzal koni um chloride, as a
preserva- tive agent. However, these conventional preservatives have
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(US- /%4, 3 5\[pr geq Jvie, dig sHiadyngiaamiiss erwendeten amphoteren Tenside wurden von Riedhammer
'(US-A-4,354,952) bersits als Bestandtell von LEsungen offenbart, die fir die Desinfektion und Konservierung

von Kontakilinsen vorgesshen sind. Diese Ldsungen enthalten jedoch obligatorisch Chiorhexidin oder ein

Salz davon. Zwar ist es gemiss Riechammer mdglich, mit verhdiinisméssig geringen Mengen Chlorhexidin

auszukommen. Dies gilt jedoch nur, wenn spezielle; niedrig-dosierte Kombinationen von drei unterschiedli-

30 chen Bestandteilen als antimikrobielles Mittel verwendetwerden, nimlich Chlorhexidin, amphoteres Tensid

./ und nicht-ionisches Tensid. Demgegeniiber wird geméss der vorliegenden Erfindung auf Konservierungs-

‘mittel wie Chlorhexidin verzichtet, da Uiberraschenderweise gewisse amphotere Tenside allein als Konservie-
rungsmittel geeignet sind.

Ein Gegenstand der vorliegenden Erfindung besteht daher darin, die verschiedenartigen Nachteile

35 auszurdumen, die mit der Verwendung der bisher bekannten Reinigungslésungen flir Weichkontaktlinsen:
' " verbunden sind. '

Ein weiterer .Gegenstand der vorliegenden Erfindung besteht darin, ein Verfahren zur Reinigung und
Konservierung von hydrophilon Weichkontaktlinsen zur Verfllgung zu stellen, wobei im Hinblick auf die
gewlnschten Eigenschaften wirksame Mengen der erfindungsgemissen amphoteren Tenside verwendet

0 werden. _
~ Ein weiterer Gegenstand der vorlisgenden Erfindung besteht darin, Zusammensstzungen zur Verfligung
zu stellen, die in solchen Verfahren verwendet werden kdnnen sowie Verfahren zu deren Herstellung.

So bezieht sich die vorliegende Erfindung auf wéssrige, sich selbst konservierende Reinigungs- oder

- Konservierungsidsungen flir Weichkontaktlinsen, die als sinziges Konservierungsmittel eine im Hinblick auf
45 die gewlinschten Eigenschaften als Tensid und Konservierungsmitiel wirksame Menge eines wasserlisli-
chen amphoteren Tensids der Formel | enthalten,
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worin R flir Alkyl, Alkenyl oder Alkandienyl mit 6 bis 18 Kohlenstoffatomen steht jeder dieser Rests
66 unsubstituiert oder durch Halogen, Hydroxy oder Amino substituiert, A fUr -O-, -S-, -C(0)O- oder-C(O)NR'-
steht, worin R' Wasserstoff oder Niederalkyl bedeutet, R! flir unsubstituiertes oder durch Hydroxy substitu-
iertes Alkylen mit 2 bis 6 Kohlenstoffatomen steht; R2 und R?® unabhéingig voneinander Wasserstoff oder
Niederalkyl bedeuten, das unsubstituiert oder durch Carboxy oder durch ein oder zwei Hydroxygruppen
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sol utirons for disinfecting and preserving contact |enses. However, those
sol yti ons necessarily contain chlorhexidine or a salt thereof. Although,
‘according to Riedhammer, relativelgs ﬂgw@punts of chlorhexidine are
sufficient, that is-only true when speci | ow- dose conbi nati ons of three
di fferent constituents are used as anti-mcrobial agent, nanely
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25 R? und R3 sind vorzugsweise unabhiingig voneinander unsubstituiertes oder durch Hydroxy mono- oder
disubstituiertes Niederalkyl, wobei jewsils eine Hydroxygruppe davon unter Bildung des entsprechenden
Mono-, Di- oder Tri-Organophosphorsiureesters mit Phosphorséure verestert sein kann.

R* ist vorzugsweise unsubstituiertes Alkylen mit bis zu 3 Kohlenstoffatomen und bedeutet insbesondere
Methylen, 1,2-Ethylen, 1,1-Ethylen, 1,3-Propylen oder 1,2-Propylen. In einer anderen bevorzugten Ausflih-
" 30 rungsform bedeutet R* 2-Hydroxy-1,3-propylen.

AN Bevorzugt sind Losungen, die als einziges Konservierungsmittel ein Tensud der -Formel | enthalten,
worin R Alkyl oder Alkenyl mit 11 bis 17 Kohlenstoffatomen ist, A fir -O- oder -C(O)NH- steht, dessen
Carbonylgruppe an R gebunden ist, R' flir Alkylen mit 2 oder 3 Kohlenstoffatomen .steht, weiches
unsubstituiert oder durch Hydroxy substituiert ist, R2 und R® unabhingig voneinander flir unsubstituiertes -

35 oder durch Carboxy monosubstituiertes oder durch Hydroxy mono- oder disubstituiertes Niederalky! stehen,
wobei eine dieser Hydroxygruppen unter Bildung des entsprechenden Triorganophosphats mit Phosphor-
s8ure verestert sein kann, und R* Alkylen mit bis zu 3 Kohlenstoffatomen ist, oder ophthalmologisch
annehmbare Salze davon.

Besonders bevorzugt sind L&sungen, die als einziges Konservierungsmitiel ein Tensid der Formel |

- 40 enthalten, worin R Alkyl mit 11 bis 17 Kohlenstoffatomen oder Alkenyl mit 17 Kohlenstoffatomen ist, A fUr

S -C(O)NH- steht, dessen Carbonyigruppe an R gebunden ist, R! flir Alkylen mit 2 oder 3 Kohlenstoffatomen
steht, R? und R® unabhéngig voneinander flir unsubstituiertes oder durch Hydroxy monosubstituiertes
Niederalky! stehen, wobei diese Hydroxygruppe unter Bildung des entsprechenden Triorganophosphats mit
Phosphorséiure verestert sein kann, und R* Alkylen mit bis zu 3 Kohlenstoffatomen ist, oder ophthalmolo-

45 gisch annehmbare Salze davon.

Eine andere bevorzugte Gruppen umfasst L&sungen, die als sinziges Konsetvierungsmitte! ein Tensid
der Formel | enthalten, worin R Alkyl oder Alkeny! mit 8 bis 12 Kohlenstoffatomen ist, A flir -C(O)NH- steht,
dessen Carbonylgruppe an R gebunden ist, R! fiir Alkylen mit 2 oder 3 Kohlenstoffatomen steht, R? und R?
unabhingig voneinander flir Niederalky!l stehen, R* Alkylen mit bis zu 3 Kohlenstoffatomen ist, oder

50 ophthalmologisch annehmbare Salze davon.

Bevorzugte Verbindungen der Formel | sind beispielsweise:
N-Lauroylaminopropyl-N,N-dimethylglycin;
N-Cocoylaminopropyl-N,N-dimethylglycin;
N-Lauroylaminopropyl-N-carboxymethyl-N-hydroxyethylglycin;

55 N-Oleoylaminopropyl-N-carboxymethyl-N-hydroxyethylglycin;
N-3-Dodecyloxy-2-hydroxypropyI-N,N-dimethyiglycin;
N-Cocoylaminopropyl-N-hydroxyethyl-3-aminopropions#ure, und
Tri-[3-(N-cocoylaminosthyl-N-hydroxyethyl-N-carboxymethyl)amino-2-hydroxy-propanollphosphat.



and R4 is alkylene of up to 3 carbon atons which is unsubstituted or
substituted by hydroxy; or an ophthal no- |ogically acceptable salt thereof,
as well as an opht hal ol ogi cal | yEﬁﬁ%ﬁhi’P § water-soluble salt which is
~conpatible with ocular tissue, in such an anount to provide a solution salt
content equivalent in tonicity to about 0.5 to about 2 % by wei ght sodi um
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I S - GpO) Nbjzwinithn[@Lind stwa b lGgivea @ined vodvidégendBnichiisrizoiendeasits, R2 and R3 are
pr ef er abl §) zwischep @rded siivh § Gewyie eined Yepdickwigsmitiels,
S d) zwischen 0.und stwa 1 Gew.-% sines Chelatbildners,
o) zwischen 0 und etwa 2 Gew.-% eines Puffers,
f) zwischen 0,5 und etwa 2 Gew.-% oines wasserlSslichen Salzes, das mit dem Augengewebe vertréiglich
25 ist, und
g) im Ubrigen Wasser.
Vorzugsweise enthalten die erfindungsgemissen Zusammensetzungen zwischen etwa 0,01 und etwa
0,5 Gew.-%, besonders bevorzugt zwischen etwa 0,02 und etwa 0,2 Gew.-% einer Verbindung der Formel .
Falls sie anwesend sind, sind die Komponenten b)bis f) vorteilhafterweise jeweils in einer Mindestmen-
30 ge von etwa 0,01 Gew.-% anwesend, bezogen auf das Gesamigewicht der L3sung.
N Geeignete vorwiegend nichtionische Tenside zur Verwendung als Komponente b) umfassen vorzugswei-
se diejenigen nichtionischen Tenside, von denen bekannt ist, dass sie allgemein mit Augengewebe
vertréglich sind, und umfassen physiologisch annehmbare Poly{oxyethylen)-poly{oxypropylen)-Blockcopoly-
‘mere, wie die unter dem Namen Pluronic® von der Wyandotte Chemical Corporation vertriebenen
35 Copolymere, die sich durch die folgende empirische Formel wiedergeben lassen:

HO(CH2 CH2 0)4(CH(CH3)CH20),(CH2 CH2 O).H

Hierin sind a und c statistisch gleich, das durchschnittliche Molekulargewicht bewegt sich zwischen
b'o 2000 und 16000, und die Polyoxyethyleneinheiten machen zwischen etwa 10 und 80 Gew.-% des Moleklls
aus.

Ebenfalls geeignet sind beispielsweise polysthoxylierte Alkylphenole, deren Alkylteile etwa zwischen 6
und 12 Kohlenstoffatome enthalten und die zwischen etwa 3 und etwa 50 Polyoxyethyleneinheiten je
Moleklil enthalten, wie auch die entsprechenden alkylierten Methylenbisphenole, die polyethoxyliert sind,

45 wie dasjenige, das von der Ruger Chemical Company unter der Bezeichnung Tyloxapol® vertrisben wird.

' Ebenfalls gesignet sind polyethoxylierte Fettalkohole, Fettsiuren und Fettamine, z.B. solche, deren
Alkyleinheiten zwischen 6 und 18 Kohlenstoffatome enthalten und die im Mittel zwischen etwa 3 und etwa
50 Polyoxyethyleneinheiten aufweisen. Vorzugsweise enthalten die Zusammensetzungen zwuschen 0 und
etwa 0,5 Gew.-% der Komponente b).

50 Gesignete Verdickungsmittel ¢) umfassen diejenigen, die herkdmmilicherweise in ophthalmlschen For-
mulierungen verwendet werden, beispielsweise Hydroxyethylcellulose, Hydroxypropylcellulose, Polyvinylal-
kohol, Polyvinylpyrrolidon, Polyethylenglykol und derglsichen. Vorzugsweise ist ein Verdickungsmittel in
Mengen zwischen 0 und etwa 2 Gew.-% anwesend, bezonders bevorzugt in Mengen zwischen 0 und etwa
1,5 Gew.~%.

56 Geeignete Chelatbﬂdner d) umfassen herkdmmliche Chelatbildner wie Ethylendiamintetraessigsiure

- (EDTA) und Alkalisalze, wie die Di-oder Trinatriumsaize davon, und Trihydroxymethylaminomethan. Vor-
zugsweise ist der Chelatbildner in einer Menge zwischen 0 und etwa 0,7 Gew.-% anwesend.

Gesignete Puffer o) umfassen Alkalimetallphosphate, -citrate, -borate, -tartrate, -acetate, -carbonate,

4



I'S unsubstituted or nono- or ‘di-substituted by hydroxy, one hydroxy of

whi ch nay be esterl fied w t h phosphoric acid to formthe correspondi ng

mono-, di- or tri-organo- phosphagg Yo g4 i s preferably unsubstituted
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Mit den erfindungsgeméssen L&sungen kdnnen herkdmmliche hydrophile Weichkontakilinsen von
Proteinen, Lipiden und anderen nicht proteinhaltigen Ablagerungen gereinigt werden, die sich normalerwm-
se auf solchen Linsen festsetzen. Wenn diese Ablagerungen, die aus Schieim, Oelen, Kosmetika, Proteinen
aus der Trénenillissigkeit und dergleichen stammen, nicht entfernt werden, sammeln sie sich auf den

30 Linsen an, verringem deren Lebensdauer und verschlechtern ihre optischen Eigenschaften. Die vorliegen-
Y den Zusammensetzungen sind- ausserordentiich niitzlich bei der Entfernung und Aufi§sung solcher Ablage-
- rungen und daneben auch physiologisch annehmbar und selbstkonservierend.
Die ‘bevorzugten erfindungsgeméssen Losungen zur Aufbewahrung und Konservierung weisen einen
" weiteren Vorteil auf. Er besteht darin, dass die Tonizitdt solcher Zusammensetzungen sowie der Umstand,
35 dass die Verbindungen der Formel | das Auge nicht reizen, sowie ihre verminderte Neigung, sich in den
Materialion von hydrophilen Weichkontaktlinsen anzusammein, die Zusammensetzungen als &usserst gesig-
netes Medium zum Konsewieren von Linsen ausweisen. Aus einem solchen Medium kann eine Linse
ndmlich direkt in das Auge eingesetzt werden, chne dass sie mit einer herkbmmiichen Kochsalzlésung
gesplilt werden miisste.
. 40 Die Zusammensetzungen der vorlisgenden Erfindung werden aus Stoffen hergestellt, die als solche
~—’ bekannt sind. So geh&iren die Verbindungen der Formel | zu einer bekannten Klasse von amphoteren
Tensiden. Die Zusammensetzungen kdnnen auf herkdmmliche Weise durch Vermischen der Bestandteile
hergestelit werden.

Ein weiterer Gegenstand der Erfindung ist es, ein Verfahren zur Relmgung von Weichkontaktlinsen zur

45 Verfligung zu stellen, das dadurch gekennzeichnet ist, dass eine Weichkontaktlinse intensiv mit einer
wissrigen Los.ung in Kontakt gebracht wird, die eine im Hinblick auf die gewlinschten Eigenschaften als
Tensid und Konservuerungsmlttel wirksame Menge eines wasseridslichen Tensids der Formel | enthlt. Ein
geeignetes Verfahren zur Reinigung von Kontakilinsen geméss der Erfindung besteht z.B. darin, dass man
die’ Linse auf eine Handfliche legt, einige Tropfen der Lésung auf beide Flichen der Linse gibt, die

50 Oberfldchen der Linse mit dem Zeigefinger oder zwischen Daumen und Zeigsefinger reibt und mit weiterer
Lésung splilt.

Ferner ist es ein Gegenstand der Erfmdung, ein Verfahren zur Konservierung von Weichkontaktlinsen
zur Verfligung zu stellen, das dadurch gekennzeichnet ist, dass eine Kontaktlinse in einer Ldsung
aufbewahrt wird, die eine die L8sung konservierende Menge der Verbindung der Formel | und eine

55 ausreichende Menge eines wasserldslichen, mit dem Augengewebe vertréglichen Salzes enthilt, so dass
die Ldsung einen Salzgehalt erhdlt, der einer Tonizitit von etwa 0,5 bis etwa 2 Gew.-% Natriumchlorid
entspricht.

Die folgenden Beispiele dienen ausschliesslich der lllustrierung und sind nicht gesignet, den Umfang
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Beispiel 5: Zu 0,3 g einer wissrigen Losung enthaltend 30 :Gew.-% Tris-[3-(N-cocoylaminoethyl-N-
25  hydroxyethyl-N-carboxymethyl)amino-2-hydroxypropanoljphosphat (Monaquat P-TL von Mona Industries,
Inc.) werden 0,24 g Tris(hydroxymethyl)aminomethan, 1,0 g Borsiure und 0,36 g Natriumchlorid gegeben,
ferner soviel wasser, dass eine Lésung vom Volumen 100 ml erhalten wird.
Beispiel 6: Zu 1,5 g einer wissrigen Ldsung enthaltend 30 Gew.-% N- Lauroylammopropyl-N N-
dimsethyiglycin werden 2,685 g Natriumchlorid, 1,25 g Natriumtetraborat 1,75 g Bors@ure 1,0 g Tyloxapol,
30 3,5 g Hydroxyethylceliulose und 2,5 g Dinatrium-EDTA gegeben, ferner unter Riihren soviel Wasser, dass
\_/ ein Ldsung mit einem Volumen von 500 mi erhalten wird. Der pH-Wert der L&sung betrégt 7,43. Er wird mit
0,5 n Salzsdure auf 7,23 eingestelit.
Beispiel 7: Die Vorgehensweise von Beispiel 6 wird wiederholt, indem gleiche Mengen von den
Bestandteilen verwendet werden, ausser dass man von 2,5 g einer wissrigen Lsung enthaltend 30 Gew.-
35 % N-Lauroylaminopropyl-N;N-dimethylglycin ausgeht. Nach Verdlinnen mit Wasser auf 500 ml ergibt sich
ein pH-Wert von 7,4, der mit 0,5 n Salzséiure auf 7,20 eingestelit wird.
Beispiel 8: Zu 1,5 g einer wéssrigen LSsung enthaltend 30 Gew.-% N-Lauroylaminopropyl-N,N-
dimethylglycin werden 1 g Dinatrium-EDTA, 2,7 g Borsiure, 0,70 g Natriumborat und 3,15 g Natriumchlorid
- gegeben. Unter Riihren wird soviel Wasser zugesetzt, dass eine L&sung vom Volumen 500 mi erhaiten
10 wird. Die L&sung weist sinen pH-Wert von 7,22 auf und eine Osmolaritat von 319.
b Beispiel 9: Die Zusammensetzungen der Beispiele 6, 7 und 8 werden gemiss dem modifizierten
Draize-Kaninchen-Test am Auge (Food, Drug and Cosmetic Law Reports 233) im Hinblick auf mdgliche
Reizungen Uberprlift. Jede der drei L&sungen erweist sich in diesem Test als "nicht-reizend".

45 Patentanspriiche |
Patentanspriich flr folgende Vertragsstaaten : BE, CH, DE, FR,_; GB, GR, IT, LI, LU, NL, SE

1. Widssrige, sich selbst konservierende Lsung, gesignet zur Reinigung oder Konservierung von Weich- .
kontaktlinsen, enthaltend
50 als einziges Konservierungsmittel eine im Hinblick auf die gewiinschten Eigenschaften als Tens:d und
Konservisrungsmittel wirksame Menge eines wasserlislichen amphoteren Tensids der Formel |,
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Beispiel 5: Zu 0,3 g siner wissrigen LOsung enthaltend 30 Gew.-% Tris-[3-(N-cocoylaminoethyl-N-
25 hydroxysthyl-N-carboxymethyl)amino-2-hydroxypropanoilphosphat (Monaquat P-TL von Mona Industries,
Inc.) werden 0,24 g Tristhydroxymethyl)aminomethan, 1,0 g Borséiure und 0,36 g Natriumchlorid gegeben
ferner soviel wasser, dass eine Losung vom Volumen 100 mi erhalten wird.

Beispiel 6: Zu 1,5 ¢ einer wéssrigen LOsung enthaltend 30 Gew.-% N- Lauroylammopropyl-N N-
dimethylglycin werden 2,685 g Natriumchlorid, 1,25 g Natriumtetraborat 1,75 g Borséure 1,0 g Tyloxapol,

30 3,5 g Hydroxyethylcellulose und 2,5 g Dinatrium-EDTA gegeben, ferner unter Rlihren soviel Wasser, dass
ein Losung mit einem Volumen von 500 mi erhalten wird. Der pH-Wert der L&sung betréigt 7,43. Er wird mit
0,5 n Salzsdure auf 7,23 eingestelit.

Beispiel 7: Die Vorgehensweise von Beispiel 6 wird wiederholt, indem gleiche Mengen von den

Bestandteilen verwendet werden, ausser dass man von 2,5 g einer wissrigen L8sung enthaltend 30 Gew.-
35 % N-Lauroylaminopropyl-N,N-dimethyliglycin ausgeht. Nach Verdlinnen mit Wasser auf 500 ml srgibt sich
ein pH-Wert von 7,4, der mit 0,5 n Salzsiure auf 7,20 eingestellt wird.

Beispiel 8: Zu 1,5 g einer wissrigen L&sung enthaltend 30 Gew.-% N-Lauroylaminopropyl-N,N-
dimethylglycin werden 1 g Dinatrium-EDTA, 2,7 g Borsdure, 0,70 g Natriumborat und 3,15 g Natriumchiorid
gegeben. Unter RUbren wird soviel Wasser zugesetzt, dass eine L&sung vom Volumen 500 mi erhalten

/0. Wird. Die L8sung weist einen pH-Wert von 7,22 auf und eine Osmolaritét von 319. -
e Beispiel 9: Die Zusammensetzungen der Beispiele 6, 7 und 8 werden gemiss dem modifizierten

Draize-Kaninchen-Test am Auge (Food, Drug and Cosmetic Law Reports 233) im Hinblick auf mégliche

Reizungen Gberpriift. Jede der drei Lésungen erweist sich in diesem Test als "nicht-reizend™.

45 Patentanspriiche
Patentanspriich flir folgende Vertragsstaaten : BE, CH, DE, FR, GB, GR, IT, LI, LU, NL, SE

1. Widssrige, sich selbst konservierende L&sung, geeignet zur Reinigung oder Konservierung von Weich-
kontaktlinsen, enthaltend __ '
50 als einziges Konsearvierungsmittel eine im Hinblick auf die gewlinschien Eigenschaften als Tensid und
Konservierungsmittel wirksame Menge eines wasserldslichen amphoteren Tensids der Formel |,
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a sol uti on- pribgedyi hioriansiafatomen stahl FE aing &2 Hopbbingooronainagder iy risubstiyiariop efiesnt
armount of a Wphdjydroxy monosubstituiertes Niederalkyl stehen, wobei diese Hydroxygruppe unter Bildung des

25 entsprechénden Triorganophosphats mit Phosphorséure verestert sein kann, und R* Alkylen mit bis zu
3 K_ohlenstoffatomen ist.

4. Eine Losung gemiss Anspruch 1, worin R Alkyl oder Alkenyl mit 8 bis 12 Kohlenstoffatomen ist, A flir
-G(O)NH- steht, dessen Carbonylgruppe an R gebunden ist, R' flir Alkylen mit 2 oder 3 Kohlenstoffato-
30 men steht, R? und R® unabhiingig voneinander fiir Niederalkyl stehen, R* Alkylen mit bis zu 3
o Kohlenstoffatomen ist.

5. Eine Losung gem#ss Anspruch 1, worin die Verbindung der Formel 1 ausgew#hit ist aus der Gruppe
bestehend aus N-Lauroylaminopropyl-N,N-dimethylglycin, N-Cocoylaminopropyl-N,N-dimethylglycin
36 und Tris-[3-(N~cocoylaminosthyl-N-hydroxyethyl-N-carboxymethyf)amino-2-hydroxypropanol]-phosphat.

6. Die L&sung gemiéss Anspruch 1, die
a) zwischen etwa 0,005 und etwa 2,0 Gew.-% einer Verbindung der Formel |,
b) zwischen 0 und etwa 5 Gew.-% eines vorwiegend nichtionischen Tensids,
iy 40 c¢) zwischen 0 und etwa 5 Gew.-% eines Verdickungsmittels,

ot d) zwischen 0 und etwa 1 Gew.-% eines Chelatbildners,

' 8) zwischen 0 und etwa 2 Gew.-% eines Puffers,
f) zwischen 0,5 und etwa 2 Gew.-% eines wasserldslichen Salzes, das mit dem Augengewsbe
vertréglich ist, und

45 g) im Ubrigen Wasser enthélt.

7. Die Lsung gemiss Anspruch 6, die einen Salzgehalt hat,,der einem Gehalt von bis zu etwa 0,9 %
Natriumchlorid entspricht.

50 8. Verwendung einer Lsung gemiss Anspruch 6 zur Konservierung von Weichkontaktlinsen.
9. Verwendung siner Lésung geméss Anspruch 7 zur Reinigung von Waeichkontaktlinsen.

10. Verfahren zur Reinigung oder Konservierung einer Weichkontaktlinse, dadurch gekennzeichnet, dass
55 eine solche Kontaktlinse intensiv mit einer Lésung g_emﬁss Anspruch 1 in Kontakt gebracht wird.

11. Verfahren zur Herstellung einer L&sung geméss Anspruch 1 durch herkémmliches Vermischen der
Bestandteile. .
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2. Verfahren geméss Anspruch 1, worin R Alky! oder Alkenyl mit 11 bis 17 Kohlenstoffatomen ist, A flir -0-
oder -C{O)NH- steht, dessen Carbonylgruppe an R gebunden ist, R' fir Alkylen mit 2 toder 3
Kohlenstoffatomen steht, welches unsubstituiert oder durch Hydroxy substituiert ist, R? und R® unab-
30 hidngig voneinander fiir unsubstituiertes oder durch Carboxy monosubstituiertes oder durch Hydroxy
(N mono- oder disubstituiertes Niederalkyl stehen, wobei eine dieser Hydroxygruppen unter Bildung des
entsprechenden Triorganophosphats mit Phosphorsdure verestert sein kann, und R* Alkylen mit bis zu

3 Kohlenstoffatomen ist.

36 3. Verfahren geméiss Anspruch 1, worin R Alkyl mit 11 bis 17 Kohlenstoffatomen oder Alkenyl mit 17
Kohlenstoffatomen ist, A fiir -C(O)NH-steht, dessen Carbonylgruppe an R gebunden ist, R! fiir Alkylen
mit 2 oder 3 Kohlenstoffatomen steht, R2 und R3 unabhéngig voneinander fllr unsubstituiertes oder
durch Hydroxy monosubstituiertes Niederalkyl stehen, wobei diese Hydroxygruppe unter Bildung des
entsprechenden Triorganophosphats mit Phosphorsiure verestert sein kann, und R* Alkylen mit bis zu

10 3 Kohlenstoffatomen ist.

4. Verfahren gemiss Anspruch 1, worin R Alkyl oder Alkenyl mit 8 bis 12 Kohlenstoffatomen ist, A flir -C-

(O)NH- steht, dessen Carbonylgruppe an R gebunden ist, R' flir Alkylen mit 2 oder 3 Kohlenstoffato-

_ men steht, R?2 und R® unabhingig voneinander fiir Niederalkyl stehen, R* Alkylen mit bis zu 3
45 Kohlenstoffatomen ist.

5. Verfahren geméss Anspruch 1, worin die Verbindung der qufnel | ausgewdhit ist aus der Gruppe
bestehend aus N-Lauroylaminoprbpyl-N.N-dimethylglycin, N-Cocoylaminopropyl-N,N-dimethyiglycin
und Tris-[3-(N-cocoylaminoethyl-N-hydroxyethyl-N-carboxymethyl)amino-2-hydroxypropanol}-phosphat.

50
6. Verfahren gemiss Anspruch 1, worin die L&sung :
a) zwischgn etwa 0,005 und etwa 2,0 Gew.-% siner Verbindung der Formel |,
b) zwischen 0 und etwa 5 Gew.-% sines vorwiegend nichtionischen Tensids,
¢) zwischen 0 und etwa 5 Gew.-% eines Verdickungsmitteis,
55 d) zwischen 0 und etwa 1 Gew.-% eines Chelatbildners,
e) zwischen 0 und siwa 2 Gew.-% eines Puffers,
f) zwischen 0,5 und etwa 2 Gew.-% eines wasserldslichen Salzes, das mit dem Augengewebe
vertriglich ist, und’
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with a conventional saline soluti f£PBPosi tions
i nvention are prepared from mat er%g n%wn pr se. Thuﬂll‘lmm“ﬂlﬁmﬂun‘of
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prowrdegsa sol ution salt content equrvalént 1n tonici'ty to about 0.5 to
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i nvention. AjhbtefduBstinega® iamdiaparts are by wei ght unl ess ot herw se

speci fi ed. - 12 - Exanple 1: 0.5 m of an aqueous sol ution conprising 30
per centzo by wei ght :N-cocoyl ami nopropyl - N, N-di net hyl - gl ycine (Mnateri w CAB
by Nbna Industries, Inc.) is conbined witif 2.613 g of sodiumchloride, 1.25

g of =odi um tetraborate, 1.75 g ofk—kerRb & #—x00°nl of
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25 : ;
wherein R is alkyl, alkenyl or alkanedienyl of 6 to 18 carbon atoms, each of those radicals being
unsubstituted or substituted by halo, hydroxy or amino; A is -O-, -S-, -C(O)O- or -C(O)NR'- where R' is
“hydrogen or lower atkyl; R! is alkylene of 2 to 6 carbon atoms which is unsubstituted or substituted by
hydroxy; R2 and R® are independently hydrogen or lower alky! which is unsubstituted or substituted by
_ 30 carboxy or by one or two hydroxyls, one of which may be esterifiod with phosphoric or sulfuric acid;
N\ and R* is alkylene of up to 3 carbon atoms which.is unsubstituted or substituted by hydroxy; or an

ophthalmologically acceptable salt thereof, '

as well as an ophthalmologically acceptable water-soluble salt which is compatible with ocular tissue, in

such an amount to provide a solution salt content equivalent in tonicity to about 0.5 to about 2 % by

.35 -weight sodium chloride. ' . '

2. A solution according to claim 1 whersin R is alkyl or alkeny! of 11 to 17 carbon atoms, A is -O- or -C-

(O)NH-, the carbonyl group of which is attached to R, R! is alkylene of 2 or 3 carbon atoms which is

unsubstituted or substituted by hydroxy, R2 and R3 are independently lower alkyl which is unsubstituted .

. v or monosubstituted by carboxy or mono- or di-substituted by hydroxy, one hydroxy of which may be

ot esterified with phosphoric acid to form the corresponding triorganophosphate, and R* is alkylene of up
: to 3 carbon atoms.

. 3. A solution according to claim 1 wherein R is alkyl of 11 to 17 carbon atoms or alkenyl of 17 carbon

45 atoms, A is -C(O)NH-, the carbonyl group of which is attached to R, R! is alkylene of 2 or 3 carbon

atoms, R? and R3 are independently lower alkyl which is unsubstituted or monosubstituted by hydroxy,

which may be esterifisd with phosphoric acid to form the corresponding triorganophosphate, and R* is
alkylene of up to 3 carbon atoms. ‘

50 4. A solution’according to claim 1 wherein R is alkyl or alkenyl of 8 to 12 carbon atoms, A is C(O)NH-,
the carbonyl group of which is attached to R, R! is alkylene of 2 or 3 carbon atoms, R? and R® are
independently lower alkyl, and R* is alkylene of up to 3 carbon atoms.

6. A solution according to claim 1 wherein the compound of formula | is selected from the group
. 55 consisting of N-lauroylaminopropyl-N,N-dimethyl glycine; N-cocoylaminopropyl-N,N-dimethy! glycine
and tris{3-(N-cocoylaminoethyl-N-hydroxyethyl-N-carboxymethyl)amino-2-hydroxy-propanoljphosphate.

6. The solution of claim 1 comprising:
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wherein R is alkyl, alkenyl or alkanedienyl of 6 to 18 carbon atoms, each of those radicals being
" unsubstituted or substituted by halo, hydroxy or amino; A is -O-, -S-, -C(0)0- or -C(O)NR'- where R' is
35 hydrogen or lower alkyi; R' is alkylene of 2 fo 8 carbon atoms which is unsubstituted or substituted by
hydroxy; RZ and R® are independently hydrogen or lower alkyl which is unsubstituted or substituted by
carboxy or by one or two hydroxyls, one of which may be esterified with phosphoric or sulfuric acid;
and R* is alkylene of up to 3 carbon atoms which is unsubstituted or substituted by hydroxy; or an
ophthalmologically acceptable salt thereof,
¢ o aswellas an ophthalmologically acceptable water-soluble salt which is compatible with ocular tissue, in
g such an amount to provide a solution salt content equivalent in tonicity to about 0.5 to about 2 % by
weight sodium chloride,
which process comprises conventionally mixing the ingredients.

45 2. A process according to claim 1 wherein R is alkyl or alkenyl of 11 to 17 carbon atoms, A is -O- or -C-
(O)NH-, the carbonyl group of which is attached to R, R' is alkylene of 2 or 3 carbon atoms which is
unsubstituted or substituted by hydroxy, R? and R3 are independently lower alkyl which is unsubstituted
or monosubsmuted by carboxy or mono- or di-substituted by hydroxy, one hydroxy of which may be
esterified with phosphoric acid to form the corresponding triorganophosphate, and R* is alkylene of up

50 to 3 carbon atoms.

3. A process according to claim 1 wherein R is alkyl of 11 to 17 carbon atoms or alkenyl of 17 carbon

atoms, A is “C(O)NH-, the carbonyl group of which is attached to R, R! is alkylene of 2 or 3 carbon

- atoms, R2 and R2 are independently lower alkyl which is unsubstituted or monosubstituted by hydroxy,

85 which may be esterified with phosphoric acid to form the corresponding triorganophosphate, and R* is
alkylene of up to 3 carbon atoms.

4. A process according to claim 1 wherein R is alkyl or alkenyl of 8 to 12 carbon atoms, A is ~C(O)NH-,

10 .
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9. The use of a solution according to claim 7 for cleaning soft contact lenses.

10. A method of cleaning or preserving a soft contact lens, comprising intimately contacting said soft
25 contact lens with a solution according to claim 1.

Revendlcatlons

- Revendications pour les Etats contractants sulvants BE, CH, DE, FR, GB GR, IT, LI, LU, NL, SE

30 1. Solution aqueuse, se conservant d'elIe-méme, convenant pour le nettoyage ou la conservatlon des

AN lentilles de contact souples, contenant en tant qu'unique conservatsur, en quantité efficace en égard

- aux proprités recherc hées d'agent tensio-actif et conservateur, un agent tensio-actif amphotére
soluble dans I'eau de formule |

35 .RZ |
{ .
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‘ N 40
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dans laqufelie R représente un groupe alkyle, alcényle ou alcane-diényle en C6-C18, chacun de ces
groupes pouvant 8tre non substitué ou substitué par des halogénes, des groupes hydroxy ou amino, A
représents -0-, -5-, -C(0)0-ou -G(O)NR'- dans lequel R' représente I'hydragéne ou un groupe alkyle

45 inférieur, R' représente un groupe alkylene en C2-C6 non substitué ou substitué par des groupes
hydroxy, R2 et R3 représentent chacun, indépendamment l'un de l'autre, I'hydrogéne ou un groupe
alkyle inférieur non substitué ou substitué par un groupe carboxy ou par un ou deux groupes hydroxy
dont l'un peut &tre estérifié par V'acide phosphorique ou l'acide sulfurique, et R* représente un groups
alkyléne contenant jusqu'a 3 atomes de carbone, non substitué ou substitué par des groupes hydroxy,

80 ou un sel .d'un tel composé acceptable pour les usages ophtalmologiques, avec un sel soluble dans
f'eau, acceptable pour les usages ophtalmologiques, toléré par les tissus oculaires, en quantité
suffisante pour que fa solution ait une tensur en ssl correspondant 2 une tonicité d'environ 0,5 2 2 %
en poids de chiorure de sodium.

s5 2. ‘Une solution selon revendication 1, pour laquelle R représente un groupe alkyle ou alcényle en C11-
C17, A représente -O- ou -C(O)NH- dont le groupe carbonyle est relié 3 R, R! représente un groupe
alkylene en C2 ou C3 non substitué ou substitué par des groupes hydioxy, R? et R3® représentent
chacun, indépendamment I'un de I'autre, un groupe alkyle inférieur non substitué ou monosubstitué par

1
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al kyl ene ato sol ution accordi ng to claim1l
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unsubst i t uyesxypropamijosubsti tuted by hydroxy, which may be esterified with

phosphoric acid to formthe correspondi ng triorganophos- phate, and R4 is

al kytené- offa sojptianeln maendisationtl gwsontignt A sol uti on according to claim1

wher ei n R i <) ¢d %45 2620 %l doepnigié enyirondi'uncgorhposé de feomuieak ons, A is -C(O NH, the -
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d) de 0 & environ 1 % en poids d'un agent séquestrant,
o) de 0 & environ 2 % en poids d'un tampon,
f) de 0,5 2 environ 2 % en poids d'un sel soluble dans I'eau toléré par les tissus oculaires et ;
- g) de l'eau pour Ie complément & 100 %. b
30
o/ 7. La solution selon revendication 8, & une teneur en sel correspondant & une teneur allant jusqu'a environ -
0,9 % de chlorure de sodium.

. 8. . Utilisation d'une solution selon revendication 8 pour la conservation des lentilles de contact souples.
- 35 : :
9. Utilisation d'une solution selon revendication 7, pour le nettoyage des lentilles de contact souples.

10. Procédé pour nettoyer ou conserver une lentille de contact souple, caractérisé en ce que I'on met la
lentille de contact en contact intensif avec une solution selon revendication 1.

P TH Procédé de préparation d'une solution selon revendication 1 par mélange, de maniére connue en soi,
des composants.

Revendicatlons ipour les Etats contractants suivants : AT, ES

45 .
1. Procédé de préparation d'une solution agqueuse, se conservant d'slle-méme, convenant pour le
nettoyage ou la conservation des lentilles de contact souples, contenant en tant qu'unique conserva-
teur, en quantité efficace en égard aux propriéiés recherchées d'agent tensio-actif et conservateur, un
agent tensio-actif amphotére soluble dans F'eau de formule |
. 50
fZ
‘ R—A——R ' —N&r%_C00®
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dans laquelle R représente- un groupe alkyle, alcényle ou alcane-diényle en C6-C18, chacun de ces

12
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.preserving 5 Tont act I ens, conprising intimately cont acting said soft

cont act '£“$m§éc¥é@ef’3 BObvhaGRoE G5 bdig é}i& 8Le§|s&rgn?rou o alk &E S o Bi1-6178
mantf agt ur e 4q préseﬁQ Lt OB O b Yo Woub aﬁym AV/GhHsdoRid 3 lg¥bupd ailylRRe t he
i ngredi ent Sen C2 ou ©3 non substitué ou substitué par des groupes hydroxy, R2 et R® représentent chacun,
indépendamment I'un de [autre, un groupe alkyle inférieur non substitué ou monosubstitué par un
groupe carboxy ou mono- ou di-substitué par des groupes hydroxy, I'un de ces groupes hydroxy
pouvant &tre estérifié par I'acide phosphorique avec formation du triorganophosphate correspondant, et
20 R* représente un groupe alkyléne contenant jusqu'a 3 atomes de carbone.

Procédé selon la revendication 1 dans lequel R représente un groups alkyle en C11-C17 ou alcényle

contenant jusqu'a 17 atomes de carbone, A représente -C(O)NH- dont fe groupe carbonyle est relié &

R, R! représente un groupe alkyléne en G2 ou C3, R? et R? représentent chacun, indépendamment I'un

25 - de I"auire, un groupe alkyle inférieur non substitué ou monosubstitué par un groupe hydroxy, ce dernier

. pouvant étre estérifié par I'acide phosphorique avec formation du triorganophosphate correspondant, et
R* représente un groupse alkyléne contenant jusqu'a 3 atomes de carbone.

4. Procédé selon la revendication 1, dans lequel R représente un groupse alkyle ou aloényle en ce & G12,

30 A représente -C{O)NH- dont le groupe carbonyle est relié 2 R, R représente un groupe alkyléne en G2

(N ~ ou C3, R? et R? représentent chacun, indépendamment 'un de I'autre, un groupe alkyle inférieur, et R*
un groupe alkyléne contenant jusqu'a 3 atomes de carbone:

5. Procédé selon la revendication 1, dans lequel le composé de formule | est choisi dans le groupe

85 consistant en la N-lauroylaminopropyl-N,N-diméthylglycine, la N-cocoylaminopropyl-N,N-diméthylglyci-

ne et le phosphate de tns-[3-(N-cocoylammoethyl-N-hydroxyéthyl N-carboxy-méthyl)-amino-2-hydroxy-
propanol).

6. Procédé selon la revendication 1, dans lequel la solution contient :

40 a) d'environ 0,005 2 environ 2,0 % en poids d'un composé de formule |,
b) de 0-2 environ 5 % en poids d'un agent tensio-actif principalement non-ionique,
¢) de 0°4 environ 5 % en poids d'un agent épaississant,
d) de 0 & environ 1 % en poids d'un agent séquesirant,
e) de 0:a environ 2 % en poids d'un tampon,

45 f) de 0,5 & environ 2 % en poids d'un sel soluble dans I'eau toléré par les tissus oculaires et
g) de I'eau pour le complément & 100 %.

7. Procédé selon la revendication 6, dans leguel la solution a une teneur en sel correspondant & une
teneur en chlorure de sodium allant jusqu'a environ 0,9 %.
50
8. Utilisation d'une solution selon la revendication 6 pour la conservation des lentilles de contact-souples.
9. Utilisation d'une solution selon revendication 7 pour le nettoyage des lentilles de contact souples.

ss 10. Procédé pour nettoyer ou conserver une lentille de contact souple, caractérisé en ce que I'on met Ia
lentille de contact en contact intensif avec une solution selon la revendication 1.
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