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(57)【要約】
　抗菌組成物、特に、組織たとえば粘膜組織（すなわち、粘膜）に局所的に適用したとき
に有用な抗菌組成物であって、それには、過酸化物、Ｃ６～Ｃ１４アルキルカルボン酸、
Ｃ６～Ｃ１４アルキルカルボキシレートエステルカルボン酸、Ｃ８～Ｃ２２モノ－または
ポリ－不飽和カルボン酸、および抗菌性天然油からなる群より選択される抗菌剤が含まれ
る。それらの組成物は、エンハンサー成分、界面活性剤、疎水性成分、および／または親
水性成分をさらに含むことができる。そのような組成物は、効果的な局所抗菌活性を与え
、従って、微生物（ウイルスを含む）によって引き起こされるかまたは悪化させられる症
状の治療および／または予防に有用である。
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【特許請求の範囲】
【請求項１】
　哺乳動物の組織の上の微生物を死滅させるかまたは不活化させる方法であって、患部を
、１種または複数の微生物を死滅させるかまたは不活化させるのに有効な量の抗菌組成物
と接触させることを含み、前記抗菌組成物が以下：
　過酸化物消毒剤；
　疎水性成分、および
　水以外の親水性成分
　を含む、前記方法。
【請求項２】
　界面活性剤をさらに含む、請求項１に記載の方法。
【請求項３】
　前記組織が、鼻腔、前鼻孔または食道腔の少なくとも一部である、請求項１に記載の方
法。
【請求項４】
　前記組成物が、エンハンサー成分をさらに含む、請求項１に記載の方法。
【請求項５】
　前記エンハンサー成分が、アルファ－ヒドロキシ酸、ベータ－ヒドロキシ酸、キレート
化剤、（Ｃ１～Ｃ４）アルキルカルボン酸、（Ｃ６～Ｃ１２）アリールカルボン酸、（Ｃ
６～Ｃ１２）アラルキルカルボン酸、（Ｃ６～Ｃ１６）アルカリルカルボン酸、フェノー
ル系化合物、（Ｃ１～Ｃ１０）アルキルアルコール、エーテルグリコール、またはそれら
の組合せを含む、請求項４に記載の方法。
【請求項６】
　前記エンハンサー成分の合計濃度対抗菌剤の合計濃度が、重量基準で、１０：１から１
：３００までの範囲内である、請求項４に記載の方法。
【請求項７】
　前記界面活性剤の合計濃度対抗菌剤の合計濃度が、重量基準で、５：１から１：１００
までの範囲内である、請求項２に記載の方法。
【請求項８】
　前記親水性成分が１重量％～４０重量％の量で存在する、請求項１に記載の方法。
【請求項９】
　前記疎水性成分が５０重量％～９９重量％の量で存在する、請求項１に記載の方法。
【請求項１０】
　前記界面活性剤が、スルホン酸塩界面活性剤、硫酸塩界面活性剤、ホスホン酸塩界面活
性剤、リン酸塩界面活性剤、ポロキサマー、カチオン性界面活性剤、またはそれらの混合
物を含む、請求項２に記載の方法。
【請求項１１】
　前記親水性成分が、グリコール、低級アルコールエーテル、短鎖エステル、またはそれ
らの組合せを含み、そしてここで、前記親水性成分が、水の中に、２３℃で少なくとも２
０重量％の量で溶解する、請求項１に記載の方法。
【請求項１２】
　前記疎水性成分が、２３℃で液状、ゼラチン状、半固形状、または固形状であり、２３
℃で水中に５重量％未満の溶解度を有する有機化合物である、請求項１に記載の方法。
【請求項１３】
　前記組成物が、抗菌活性試験に従って１０分間で、試験細菌において少なくとも２対数
減少を達成する、請求項１に記載の方法。
【請求項１４】
　前記組成物が、抗菌活性試験に従って１０分間で、試験細菌において少なくとも４対数
減少を達成する、請求項１に記載の方法。
【請求項１５】
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　前記組成物の粘度が少なくとも５００ｃｐｓである、請求項１に記載の方法。
【請求項１６】
　前記微生物が細菌を含み、前記抗菌組成物が１種または複数の細菌を死滅させるのに有
効な量で使用される、請求項１に記載の方法。
【請求項１７】
　前記細菌が、スタフィロコッカス（Ｓｔａｐｈｙｌｏｃｏｃｃｕｓ）属、ストレプトコ
ッカス（Ｓｔｒｅｐｔｏｃｏｃｃｕｓ）属、エシェリキア（Ｅｓｃｈｅｒｉｃｈｉａ）属
、エンテロコッカス（Ｅｎｔｅｒｏｃｏｃｃｕｓ）属、シュードモナス（Ｐｓｅｕｄｏｍ
ｏｎａｓ）属、およびそれらの組合せ、を含む、請求項１６に記載の方法。
【請求項１８】
　前記細菌が、スタフィロコッカス・アウレウス（Ｓｔａｐｈｙｌｏｃｏｃｃｕｓ　ａｕ
ｒｅｕｓ）、スタフィロコッカス・エピデルミジス（Ｓｔａｐｈｙｌｏｃｏｃｃｕｓ　ｅ
ｐｉｄｅｒｍｉｄｉｓ）、エシェリキア・コリ（Ｅｓｃｈｅｒｉｃｈｉａ　ｃｏｌｉ）、
シュードモナス・エルジノーサ（Ｐｓｅｕｄｏｍｏｎａｓ　ａｅｒｕｇｉｎｏｓａ）、ま
たはストレプトコッカス・ピオゲネス（Ｓｔｒｅｐｔｏｃｏｃｃｕｓ　ｐｙｏｇｅｎｅｓ
）、およびそれらの組合せを含む、請求項１７に記載の方法。
【請求項１９】
　前記微生物が、１種または複数のウイルスを含み、前記抗菌組成物が、１種または複数
のウイルスを不活化させるのに有効な量で使用される、請求項１に記載の方法。
【請求項２０】
　前記微生物が、１種または複数の真菌を含み、前記抗菌組成物が、１種または複数の真
菌を死滅させるのに有効な量で使用される、請求項１に記載の方法。
【請求項２１】
　前記消毒剤が、疎水性ビヒクル中における前記消毒剤の溶解限度の少なくとも７５％の
濃度で存在する、請求項１に記載の方法。
【請求項２２】
　前記抗菌組成物が５重量％未満の水を含む、請求項１に記載の方法。
【請求項２３】
　前記親水性成分が最大量で存在する、請求項１に記載の方法。
【請求項２４】
　前記疎水性成分が最大量で存在する、請求項１に記載の方法。
【請求項２５】
　過酸化物消毒剤、および
　アルファ－ヒドロキシ酸、ベータ－ヒドロキシ酸、（Ｃ１～Ｃ４）アルキルカルボン酸
、（Ｃ６～Ｃ１２）アリールカルボン酸、（Ｃ６～Ｃ１２）アラルキルカルボン酸、（Ｃ
６～Ｃ１６）アルカリルカルボン酸、フェノール系化合物、（Ｃ１～Ｃ１０）アルキルア
ルコール、エーテルグリコール、またはそれらの組合せからなる群より選択されるエンハ
ンサーの有効量、
　親水性成分、
　界面活性剤、ならびに
　疎水性ビヒクル
　を含む抗菌組成物であって、
　ここで、前記抗菌組成物が、５重量％未満の水を含み、そしてスクラブ・カップ法によ
って試験をしたときに、前記組成物が１０分間で、ヒトの皮膚上の微生物を２対数減少さ
せる、前記組成物。
【請求項２６】
　哺乳動物の皮膚の上で、微生物を死滅させるかあるいは不活化させる方法であって、患
部を、１種または複数の微生物を死滅または不活化させるのに有効な量の抗菌組成物と接
触させることを含み、前記抗菌組成物が以下：
　Ｃ６～Ｃ１４アルキルカルボン酸、Ｃ６～Ｃ１４アルキルカルボキシレートエステルカ
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ルボン酸、Ｃ８～Ｃ２２モノ－またはポリ－不飽和カルボン酸、および天然油からなる群
より選択される消毒剤；
　有効量のエンハンサー成分；
　親水性成分；ならびに
　前記組成物の最大部分を占める疎水性成分
　を含む、前記方法。
【請求項２７】
　前記エンハンサー成分が、アルファ－ヒドロキシ酸、ベータ－ヒドロキシ酸、キレート
化剤、（Ｃ１～Ｃ４）アルキルカルボン酸、（Ｃ６～Ｃ１２）アリールカルボン酸、（Ｃ
６～Ｃ１２）アラルキルカルボン酸、（Ｃ６～Ｃ１６）アルカリルカルボン酸、フェノー
ル系化合物、（Ｃ１～Ｃ１０）アルキルアルコール、エーテルグリコール、またはそれら
の組合せを含む、請求項２６に記載の方法。
【請求項２８】
　前記親水性成分が１重量％～４０重量％の量で存在する、請求項２６に記載の方法。
【請求項２９】
　前記疎水性成分が５０重量％～９９重量％の量で存在する、請求項２６に記載の方法。
【請求項３０】
　前記親水性成分が、グリコール、低級アルコールエーテル、短鎖エステル、またはそれ
らの組合せを含み、そしてここで、前記親水性成分が、水に、２３℃で少なくとも２０重
量％の量で溶解する、請求項２６に記載の方法。
【請求項３１】
　前記疎水性成分が、２３℃で液状、ゼラチン状、半固形状、または固形状であり、そし
て２３℃で水中に５重量％未満の溶解度を有する有機化合物である、請求項２６に記載の
方法。
【請求項３２】
　前記組成物が、抗菌活性試験に従って１０分間で、試験細菌において少なくとも２対数
減少を達成する、請求項２６に記載の方法。
【請求項３３】
　前記組成物が、抗菌活性試験に従って１０分間で、試験細菌において少なくとも４対数
減少を達成する、請求項２６に記載の方法。
【請求項３４】
　哺乳動物の組織の上および／または対象の創傷の中の微生物を死滅させるかまたは不活
化させるための方法であって、患部を、１種または複数の微生物を死滅または不活化させ
るのに有効な量の抗菌組成物と接触させることを含み、前記抗菌組成物が以下：
　Ｃ６～Ｃ１４アルキルカルボン酸、Ｃ６～Ｃ１４アルキルカルボキシレートエステルカ
ルボン酸、Ｃ８～Ｃ２２モノ－またはポリ－不飽和カルボン酸、および天然油からなる群
より選択される消毒剤；ならびに
　有効量のエンハンサー成分
　を含む、前記方法。
【請求項３５】
　前記エンハンサー成分が、アルファ－ヒドロキシ酸、ベータ－ヒドロキシ酸、キレート
化剤、（Ｃ１～Ｃ４）アルキルカルボン酸、（Ｃ６～Ｃ１２）アリールカルボン酸、（Ｃ
６～Ｃ１２）アラルキルカルボン酸、（Ｃ６～Ｃ１６）アルカリルカルボン酸、フェノー
ル系化合物、（Ｃ１～Ｃ１０）アルキルアルコール、エーテルグリコール、またはそれら
の組合せを含む、請求項３４に記載の方法。
【請求項３６】
　界面活性剤をさらに含む、請求項３４に記載の方法。
【請求項３７】
　前記界面活性剤が、スルホン酸塩界面活性剤、硫酸塩界面活性剤、ホスホン酸塩界面活
性剤、リン酸塩界面活性剤、ポロキサマー、カチオン性界面活性剤、またはそれらの混合
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物を含む、請求項３５に記載の方法。
【請求項３８】
　前記粘膜組織が、鼻腔、前鼻孔または食道腔の少なくとも一部である、請求項３４に記
載の方法。
【請求項３９】
　前記エンハンサー成分の合計濃度対消毒剤の合計濃度が、重量基準で、１０：１から１
：３００までの範囲内である、請求項３４に記載の方法。
【請求項４０】
　前記界面活性剤の合計濃度対抗菌剤の合計濃度が、重量基準で、５：１から１：１００
までの範囲内である、請求項３５に記載の方法。
【請求項４１】
　前記組成物の粘度が少なくとも５００ｃｐｓである、請求項３４に記載の方法。
【請求項４２】
　前記微生物が細菌を含み、前記抗菌組成物が１種または複数の細菌を死滅させるのに有
効な量で使用される、請求項２６に記載の方法。
【請求項４３】
　前記細菌が、スタフィロコッカス（Ｓｔａｐｈｙｌｏｃｏｃｃｕｓ）属、ストレプトコ
ッカス（Ｓｔｒｅｐｔｏｃｏｃｃｕｓ）属、エシェリキア（Ｅｓｃｈｅｒｉｃｈｉａ）属
、エンテロコッカス（Ｅｎｔｅｒｏｃｏｃｃｕｓ）属、またはシュードモナス（Ｐｓｅｕ
ｄｏｍｏｎａｓ）属、およびそれらの組合せを含む、請求項４２に記載の方法。
【請求項４４】
　前記細菌が、スタフィロコッカス・アウレウス（Ｓｔａｐｈｙｌｏｃｏｃｃｕｓ　ａｕ
ｒｅｕｓ）、スタフィロコッカス・エピデルミジス（Ｓｔａｐｈｙｌｏｃｏｃｃｕｓ　ｅ
ｐｉｄｅｒｍｉｄｉｓ）、エシェリキア・コリ（Ｅｓｃｈｅｒｉｃｈｉａ　ｃｏｌｉ）、
シュードモナス・エルジノーサ（Ｐｓｅｕｄｏｍｏｎａｓ　ａｅｒｕｇｉｎｏｓａ）、ま
たはストレプトコッカス・ピオゲネス（Ｓｔｒｅｐｔｏｃｏｃｃｕｓ　ｐｙｏｇｅｎｅｓ
）、およびそれらの組合せを含む、請求項４２に記載の方法。
【請求項４５】
　前記微生物が、１種または複数のウイルスを含み、前記抗菌組成物が、１種または複数
のウイルスを不活化させるのに有効な量で使用される、請求項２６に記載の方法。
【請求項４６】
　前記微生物が、１種または複数の真菌を含み、前記抗菌組成物が、１種または複数の真
菌を死滅させるのに有効な量で使用される、請求項２６に記載の方法。
【請求項４７】
　前記消毒剤が、疎水性成分の中における前記消毒剤の溶解限度の少なくとも７５％の濃
度で存在する、請求項２６に記載の方法。
【請求項４８】
　前記組成物が、親水性成分をさらに含み、ここで、前記組成物の粘度が少なくとも５０
０ｃｐｓである、請求項３４に記載の方法。
【請求項４９】
　哺乳動物の皮膚の上で、微生物を死滅させるかあるいは不活化させる方法であって、患
部を、１種または複数の微生物を死滅または不活化させるのに有効な量の抗菌組成物と接
触させることを含み、以下：
　Ｃ６～Ｃ１４アルキルカルボン酸、Ｃ６～Ｃ１４アルキルカルボキシレートエステルカ
ルボン酸、Ｃ８～Ｃ２２モノ－またはポリ－不飽和カルボン酸、および天然油からなる群
より選択される消毒剤；ならびに
　重量で前記組成物の最大部分を占める疎水性成分
　を含む、前記方法。
【請求項５０】
　前記組成物が、アルファ－ヒドロキシ酸、ベータ－ヒドロキシ酸、キレート化剤、（Ｃ
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１～Ｃ４）アルキルカルボン酸、（Ｃ６～Ｃ１２）アリールカルボン酸、（Ｃ６～Ｃ１２
）アラルキルカルボン酸、（Ｃ６～Ｃ１６）アルカリルカルボン酸、フェノール系化合物
、（Ｃ１～Ｃ１０）アルキルアルコール、エーテルグリコール、またはそれらの組合せを
含むエンハンサー成分の有効量をさらに含む、請求項４９に記載の方法。
【請求項５１】
　水が１０重量％未満の量で存在する、請求項４９に記載の方法。
【請求項５２】
　前記抗菌組成物が、油中水型エマルションを含む、請求項２６に記載の方法。
【請求項５３】
　前記消毒剤が、疎水性ビヒクルの中における前記消毒剤の溶解限度の少なくとも７５％
の濃度で存在する、請求項２６に記載の方法。
【請求項５４】
　対象の鼻腔、前鼻孔、および／または鼻咽頭の少なくとも一部をデコロナイズする方法
であって、鼻腔、前鼻孔、および／または鼻咽頭を、
　Ｃ６～Ｃ１４アルキルカルボン酸、Ｃ６～Ｃ１４アルキルカルボキシレートエステルカ
ルボン酸、Ｃ８～Ｃ２２モノ－またはポリ－不飽和カルボン酸、および天然油からなる群
より選択される消毒剤；
　疎水性ビヒクル、ならびに
　親水性成分または界面活性剤
　を含む抗菌組成物と接触させることを含む、前記方法。
【請求項５５】
　Ｃ６～Ｃ１４アルキルカルボン酸およびＣ６～Ｃ１４アルキルカルボキシレートエステ
ルカルボン酸、ならびにＣ８～Ｃ２２モノ－またはポリ－不飽和カルボン酸からなる群よ
り選択される消毒剤；
　アルファ－ヒドロキシ酸、ベータ－ヒドロキシ酸、キレート化剤、（Ｃ１～Ｃ４）アル
キルカルボン酸、（Ｃ６～Ｃ１２）アリールカルボン酸、（Ｃ６～Ｃ１２）アラルキルカ
ルボン酸、（Ｃ６～Ｃ１６）アルカリルカルボン酸、フェノール系化合物、（Ｃ１～Ｃ１
０）アルキルアルコール、エーテルグリコール、またはそれらの組合せを含むエンハンサ
ー成分の有効量；
　界面活性剤；ならびに
　親水性ビヒクル
　を含み、粘度が少なくとも５００ｃｐｓである、抗菌組成物。
【請求項５６】
　少なくとも０．２パーセントの濃度で存在する、Ｃ６～Ｃ１４アルキルカルボン酸およ
びＣ６～Ｃ１４アルキルカルボキシレートエステルカルボン酸からなる群より選択される
消毒剤：
　アルファ－ヒドロキシ酸、ベータ－ヒドロキシ酸、キレート化剤、（Ｃ１～Ｃ４）アル
キルカルボン酸、（Ｃ６～Ｃ１２）アリールカルボン酸、（Ｃ６～Ｃ１２）アラルキルカ
ルボン酸、（Ｃ６～Ｃ１６）アルカリルカルボン酸、フェノール系化合物、（Ｃ１～Ｃ１
０）アルキルアルコール、エーテルグリコール、またはそれらの組合せを含むエンハンサ
ー成分の有効量；および
　疎水性ビヒクルを含む、抗菌組成物。
【請求項５７】
　天然油消毒剤、および
　疎水性ビヒクルを含む抗菌組成物であって、
　ここで、乾燥した皮膚の部位の上でスクラブ・カップ法によって試験をしたときに、前
記組成物が６時間内に、ヒトの皮膚上の微生物を１対数減少させる、前記抗菌組成物。
【請求項５８】
　親水性成分をさらに含む、請求項５７に記載の組成物。
【請求項５９】
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　界面活性剤をさらに含む、請求項５７に記載の組成物。
【請求項６０】
　前記消毒剤が、疎水性成分の中における前記消毒剤の溶解限度の少なくとも７５％の濃
度で存在する、請求項５７に記載の組成物。
【請求項６１】
　対象の食道腔の少なくとも一部をデコロナイズする方法であって、前記食道腔を、
　過酸化物、Ｃ６～Ｃ１４アルキルカルボン酸、Ｃ６～Ｃ１４アルキルカルボキシレート
エステルカルボン酸、Ｃ８～Ｃ２２モノ－またはポリ－不飽和カルボン酸、および抗菌性
天然油からなる群より選択される消毒剤、
　疎水性ビヒクル、ならびに
　親水性成分
　を含む抗菌組成物と接触させることを含む、前記方法。
【請求項６２】
　界面活性剤をさらに含む、請求項６１に記載の方法。
【請求項６３】
　前記界面活性剤が、スルホン酸塩界面活性剤、硫酸塩界面活性剤、ホスホン酸塩界面活
性剤、リン酸塩界面活性剤、ポロキサマー、カチオン性界面活性剤、またはそれらの混合
物を含む、請求項６２に記載の方法。
【請求項６４】
　前記組成物が、抗菌活性試験により試験したときに、少なくとも１種の微生物に対して
、１０分間で、少なくとも２対数減少を有する、請求項６１に記載の方法。
【請求項６５】
　前記組成物が５重量％未満の水を含む、請求項６１に記載の方法。
【請求項６６】
　前記組成物が、アルファ－ヒドロキシ酸、ベータ－ヒドロキシ酸、キレート化剤、（Ｃ
１～Ｃ４）アルキルカルボン酸、（Ｃ６～Ｃ１２）アリールカルボン酸、（Ｃ６～Ｃ１２
）アラルキルカルボン酸、（Ｃ６～Ｃ１６）アルカリルカルボン酸、フェノール系化合物
、（Ｃ１～Ｃ１０）アルキルアルコール、エーテルグリコール、またはそれらの組合せを
含むエンハンサー成分の有効量をさらに含む、請求項６１に記載の方法。
【請求項６７】
　前記抗菌組成物が油中水型エマルションを含む、請求項６１に記載の方法。
【請求項６８】
　過酸化物、Ｃ６～Ｃ１４アルキルカルボン酸、Ｃ６～Ｃ１４アルキルカルボキシレート
エステルカルボン酸、Ｃ８～Ｃ２２モノ－またはポリ－不飽和カルボン酸、抗菌性天然油
からなる群より選択される消毒剤、
　親水性成分、および
　疎水性成分
　を含む抗菌組成物であって、
　ここで前記組成物が、５重量％未満の水を含み、そして
　ここで、乾燥した皮膚の部位の上でスクラブ・カップ法によって試験をしたときに、前
記組成物が６時間内に、ヒトの皮膚上の微生物を１対数減少させる、前記抗菌組成物。
【請求項６９】
　多価アルコールの（Ｃ７～Ｃ１４）飽和脂肪酸エステル、多価アルコールの（Ｃ８～Ｃ
２２）不飽和脂肪酸エステル、多価アルコールの（Ｃ７～Ｃ１４）飽和脂肪族エーテル、
多価アルコールの（Ｃ８～Ｃ２２）不飽和脂肪族エーテル、それらのアルコキシル化誘導
体、またはそれらの組合せ、を含む抗菌剤脂質成分をさらに含む、請求項６８に記載の抗
菌組成物。
【請求項７０】
　前記抗菌剤脂質成分が、少なくとも０．１重量％の量で存在する、請求項６９に記載の
組成物。
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【請求項７１】
　前記抗菌剤脂質成分が、グリセロールモノラウレート、グリセロールモノカプレート、
グリセロールモノカプリレート、プロピレングリコールモノラウレート、プロピレングリ
コールモノカプレート、プロピレングリコールモノカプリレート、またはそれらの組合せ
、を含む、請求項６９に記載の組成物。
【請求項７２】
　界面活性剤をさらに含む、請求項６８に記載の組成物。
【請求項７３】
　前記界面活性剤が、スルホン酸塩、硫酸塩、リン酸塩、およびそれらの混合物からなる
群より選択される、請求項７２に記載の組成物。
【請求項７４】
　前記親水性成分が、グリコール、低級アルコールエーテル、短鎖エステル、またはそれ
らの組合せを含み、そしてここで、前記親水性成分が、水に、２３℃で少なくとも２０重
量％の量で溶解する、請求項６８に記載の組成物。
【請求項７５】
　前記疎水性成分が、２３℃で液状、ゼラチン状、半固形状、または固形状であり、そし
て２３℃で水中に５重量％未満の溶解度を有する有機化合物である、請求項６８に記載の
組成物。
【請求項７６】
　１０分間で、試験細菌において少なくとも４対数減少を有する、請求項６８に記載の組
成物。
【請求項７７】
　前記親水性成分が、重量で前記組成物の最大部分を占める、請求項６８に記載の組成物
。
【請求項７８】
　皮膚および／または粘膜を請求項６８に記載の抗菌組成物と接触させることを含む、皮
膚および／または粘膜上において微生物によって引き起こされるかまたは悪化させられる
疾患を予防および／または治療する方法。
【請求項７９】
　対象の鼻腔、前鼻孔、および／または鼻咽頭の少なくとも一部から、微生物をデコロナ
イズする方法であって、前記鼻腔、前鼻孔、および／または鼻咽頭を、１種または複数の
微生物を死滅させるのに有効な量の請求項６８に記載の抗菌組成物と接触させることを含
む、前記方法。
【請求項８０】
　前記微生物が細菌を含み、前記抗菌組成物が１種または複数の細菌を死滅させるのに有
効な量で使用される、請求項７９に記載の方法。
【請求項８１】
　前記細菌が、スタフィロコッカス（Ｓｔａｐｈｙｌｏｃｏｃｃｕｓ）属、ストレプトコ
ッカス（Ｓｔｒｅｐｔｏｃｏｃｃｕｓ）属、エシェリキア（Ｅｓｃｈｅｒｉｃｈｉａ）属
、エンテロコッカス（Ｅｎｔｅｒｏｃｏｃｃｕｓ）属、またはシュードモナス（Ｐｓｅｕ
ｄｏｍｏｎａｓ）属、およびそれらの組合せを含む、請求項８０に記載の方法。
【請求項８２】
　前記細菌が、スタフィロコッカス・アウレウス（Ｓｔａｐｈｙｌｏｃｏｃｃｕｓ　ａｕ
ｒｅｕｓ）、スタフィロコッカス・エピデルミジス（Ｓｔａｐｈｙｌｏｃｏｃｃｕｓ　ｅ
ｐｉｄｅｒｍｉｄｉｓ）、エシェリキア・コリ（Ｅｓｃｈｅｒｉｃｈｉａ　ｃｏｌｉ）、
シュードモナス・エルジノーサ（Ｐｓｅｕｄｏｍｏｎａｓ　ａｅｒｕｇｉｎｏｓａ）、ま
たはストレプトコッカス・ピオゲネス（Ｓｔｒｅｐｔｏｃｏｃｃｕｓ　ｐｙｏｇｅｎｅｓ
）、およびそれらの組合せを含む、請求項８１に記載の方法。
【請求項８３】
　前記微生物が、１種または複数のウイルスを含み、前記抗菌組成物が、１種または複数
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のウイルスを不活化させるのに有効な量で使用される、請求項６８に記載の方法。
【請求項８４】
　前記微生物が、１種または複数の真菌を含み、前記抗菌組成物が、１種または複数の真
菌を死滅させるのに有効な量で使用される、請求項６８に記載の方法。
【請求項８５】
　表面を、請求項６８に記載の組成物と接触させることを含む、表面の上に残留抗菌活性
を与える方法。
【請求項８６】
　微生物感染により引き起こされる呼吸器疾患に対して対象を予防および／または治療す
る方法であって、対象の上気道系の少なくとも一部に、感冒および／または呼吸器疾患の
原因となった１種または複数の微生物を死滅または不活化させるのに有効な量で請求項６
８に記載の組成物を、前記対象に接触させることを含む、前記方法。
【請求項８７】
　対象における中耳感染症を治療する方法であって、中耳、鼓膜、および／またはエウス
タキー管を以下：
　過酸化物、Ｃ６～Ｃ１４アルキルカルボン酸、Ｃ６～Ｃ１４アルキルカルボキシレート
エステルカルボン酸、Ｃ８～Ｃ２２モノ－またはポリ－不飽和カルボン酸、および天然油
からなる群より選択される消毒剤；および
　アルファ－ヒドロキシ酸、ベータ－ヒドロキシ酸、キレート化剤、（Ｃ１～Ｃ４）アル
キルカルボン酸、（Ｃ６～Ｃ１２）アリールカルボン酸、（Ｃ６～Ｃ１２）アラルキルカ
ルボン酸、（Ｃ６～Ｃ１６）アルカリルカルボン酸、フェノール系化合物、（Ｃ１～Ｃ１
０）アルキルアルコール、エーテルグリコール、またはそれらの組合せを含むエンハンサ
ー成分の有効量
　を含む抗菌組成物と接触させることを含む、前記方法。
【請求項８８】
　対象における中耳感染症を治療する方法であって、中耳、鼓膜、および／またはエウス
タキー管を以下：
　過酸化物、Ｃ６～Ｃ１４アルキルカルボン酸、Ｃ６～Ｃ１４アルキルカルボキシレート
エステルカルボン酸、Ｃ８～Ｃ２２モノ－またはポリ－不飽和カルボン酸、および天然油
からなる群より選択される消毒剤；ならびに
　重量で前記組成物の最大部分を占める疎水性成分
　を含む抗菌組成物と接触させることを含む、前記方法。
【請求項８９】
　前記組成物が５重量％未満の水を含む、請求項８８に記載の方法。
【請求項９０】
　対象における慢性副鼻腔炎を治療するための方法であって、上気道系の少なくとも一部
を以下：
　過酸化物および天然油からなる群より選択される消毒剤；ならびに
　アルファ－ヒドロキシ酸、ベータ－ヒドロキシ酸、キレート化剤、（Ｃ１～Ｃ４）アル
キルカルボン酸、（Ｃ６～Ｃ１２）アリールカルボン酸、（Ｃ６～Ｃ１２）アラルキルカ
ルボン酸、（Ｃ６～Ｃ１６）アルクアリールカルボン酸、フェノール系化合物、（Ｃ１～
Ｃ１０）アルキルアルコール、エーテルグリコール、またはそれらの組合せを含むエンハ
ンサー成分の有効量
　を含む抗菌組成物と接触させることを含み、
　ここで、前記組成物が０．５０重量パーセント未満の（Ｃ６～Ｃ１８）脂肪酸を含む、
前記方法。
【請求項９１】
　対象における慢性副鼻腔炎を治療するための方法であって、上気道系の少なくとも一部
を以下：
　過酸化物、Ｃ６～Ｃ１４アルキルカルボン酸、Ｃ６～Ｃ１４アルキルカルボキシレート
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エステルカルボン酸、Ｃ８～Ｃ２２モノ－またはポリ－不飽和カルボン酸、および天然油
からなる群より選択される消毒剤；ならびに
　重量で前記組成物の最大部分を占める疎水性成分
　を含む抗菌組成物と接触させることを含む、前記方法。
【請求項９２】
　前記組成物が、アルファ－ヒドロキシ酸、ベータ－ヒドロキシ酸、キレート化剤、（Ｃ
１～Ｃ４）アルキルカルボン酸、（Ｃ６～Ｃ１２）アリールカルボン酸、（Ｃ６～Ｃ１２
）アラルキルカルボン酸、（Ｃ６～Ｃ１２）アルカリルカルボン酸、フェノール系化合物
、（Ｃ１～Ｃ１０）アルキルアルコール、エーテルグリコール、またはそれらの組合せを
含むエンハンサー成分の有効量をさらに含む、請求項９１に記載の方法。
【請求項９３】
　対象の皮膚の上の膿痂疹を治療する方法であって、患部を、以下：
　過酸化物、Ｃ６～Ｃ１４アルキルカルボン酸、Ｃ６～Ｃ１４アルキルカルボキシレート
エステルカルボン酸、Ｃ８～Ｃ２２モノ－またはポリ－不飽和カルボン酸、および天然油
からなる群より選択される消毒剤；ならびに
　アルファ－ヒドロキシ酸、ベータ－ヒドロキシ酸、キレート化剤、（Ｃ１～Ｃ４）アル
キルカルボン酸、（Ｃ６～Ｃ１２）アリールカルボン酸、（Ｃ６～Ｃ１２）アラルキルカ
ルボン酸、（Ｃ６～Ｃ１６）アルカリルカルボン酸、フェノール系化合物、（Ｃ１～Ｃ１
０）アルキルアルコール、エーテルグリコール、またはそれらの組合せを含むエンハンサ
ー成分の有効量
　を含む抗菌組成物と接触させることを含む、前記方法。
【請求項９４】
　前記組成物が、親水性成分をさらに含み、ここで、前記組成物の粘度が少なくとも５０
０ｃｐｓである、請求項９３に記載の方法。
【請求項９５】
　対象の皮膚の上の膿痂疹を治療する方法であって、患部を、以下：
　過酸化物、Ｃ６～Ｃ１４アルキルカルボン酸、Ｃ６～Ｃ１４アルキルカルボキシレート
エステルカルボン酸、Ｃ８～Ｃ２２モノ－またはポリ－不飽和カルボン酸、および天然油
からなる群より選択される消毒剤；ならびに
　重量で前記組成物の最大部分を占める疎水性成分
　を含む抗菌組成物と接触させることを含む、前記方法。
【請求項９６】
　前記組成物が、アルファ－ヒドロキシ酸、ベータ－ヒドロキシ酸、キレート化剤、（Ｃ
１～Ｃ４）アルキルカルボン酸、（Ｃ６～Ｃ１２）アリールカルボン酸、（Ｃ６～Ｃ１２
）アラルキルカルボン酸、（Ｃ６～Ｃ１６）アルカリルカルボン酸、フェノール系化合物
、（Ｃ１～Ｃ１０）アルキルアルコール、エーテルグリコール、またはそれらの組合せを
含むエンハンサー成分の有効量をさらに含む、請求項９５に記載の方法。
【請求項９７】
　哺乳動物の皮膚の上の感染を治療および／または予防する方法であって、組織を、１種
または複数の微生物を死滅または不活化させるのに有効な量の抗菌組成物と接触させるこ
とを含み、ここで、前記抗菌組成物が以下：
　過酸化物、Ｃ６～Ｃ１４アルキルカルボン酸、Ｃ６～Ｃ１４アルキルカルボキシレート
エステルカルボン酸、Ｃ８～Ｃ２２モノ－またはポリ－不飽和カルボン酸、および天然油
からなる群より選択される消毒剤；
　アルファ－ヒドロキシ酸、ベータ－ヒドロキシ酸、キレート化剤、（Ｃ１～Ｃ４）アル
キルカルボン酸、（Ｃ６～Ｃ１２）アリールカルボン酸、（Ｃ６～Ｃ１２）アラルキルカ
ルボン酸、（Ｃ６～Ｃ１６）アルカリルカルボン酸、フェノール系化合物、（Ｃ１～Ｃ１
０）アルキルアルコール、エーテルグリコール、またはそれらの組合せを含むエンハンサ
ー成分の有効量；
　親水性成分；ならびに
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　重量で前記組成物の最大部分を占める疎水性成分
　含む、前記方法。
【請求項９８】
　哺乳動物の組織および／または対象の創傷における感染を治療および／または予防する
方法であって、前記哺乳動物の組織および／または創傷を、１種または複数の微生物を死
滅または不活化させるのに有効な量の抗菌組成物と接触させることを含み、ここで、前記
抗菌組成物が以下：
　過酸化物、Ｃ６～Ｃ１４アルキルカルボン酸、Ｃ６～Ｃ１４アルキルカルボキシレート
エステルカルボン酸、Ｃ８～Ｃ２２モノ－またはポリ－不飽和カルボン酸、および天然油
からなる群より選択される消毒剤；
　アルファ－ヒドロキシ酸、ベータ－ヒドロキシ酸、キレート化剤、（Ｃ１～Ｃ４）アル
キルカルボン酸、（Ｃ６～Ｃ１２）アリールカルボン酸、（Ｃ６～Ｃ１２）アラルキルカ
ルボン酸、（Ｃ６～Ｃ１６）アルカリルカルボン酸、フェノール系化合物、（Ｃ１～Ｃ１
０）アルキルアルコール、エーテルグリコール、またはそれらの組合せを含むエンハンサ
ー成分の有効量；
　界面活性剤；ならびに
　重量で前記組成物の最大部分を占める疎水性成分
　を含み、
　前記抗菌組成物が、５重量％未満の水を含む、前記方法。
【請求項９９】
　対象の皮膚、粘膜組織の上、および／または創傷の中に残留抗菌活性を与える方法であ
って、皮膚、粘膜組織、および／または創傷を以下、
　過酸化物、Ｃ６～Ｃ１４アルキルカルボン酸、Ｃ６～Ｃ１４アルキルカルボキシレート
エステルカルボン酸、Ｃ８～Ｃ２２モノ－またはポリ－不飽和カルボン酸、および天然油
からなる群より選択される消毒剤；
　アルファ－ヒドロキシ酸、ベータ－ヒドロキシ酸、キレート化剤、（Ｃ１～Ｃ４）アル
キルカルボン酸、（Ｃ６～Ｃ１２）アリールカルボン酸、（Ｃ６～Ｃ１２）アラルキルカ
ルボン酸、（Ｃ６～Ｃ１６）アルカリルカルボン酸、フェノール系化合物、（Ｃ１～Ｃ１
０）アルキルアルコール、エーテルグリコール、またはそれらの組合せを含むエンハンサ
ー成分の有効量；
　親水性成分；ならびに
　重量で前記組成物の最大部分を占める疎水性成分
　を含む抗菌組成物と接触させることを含む、前記方法。
【請求項１００】
　消毒剤成分、エンハンサー成分、疎水性ビヒクル、および親水性成分を含む、抗菌組成
物を製造する方法であって、以下：
　前記親水性成分の中に前記エンハンサー成分を溶解させる工程；
　前記疎水性ビヒクルと、前記エンハンサー成分が溶解された前記親水性成分とを、混合
することにより組合せ、混合物を形成する工程；
　場合により、前記疎水性ビヒクルを前記親水性成分およびエンハンサー成分と組み合わ
せる前または後に、注入可能な液状物を形成させるに充分な温度に前記疎水性ビヒクルを
加熱する工程；
　過酸化物、Ｃ６～Ｃ１４アルキルカルボン酸、Ｃ６～Ｃ１４アルキルカルボキシレート
エステルカルボン酸、Ｃ８～Ｃ２２モノ－またはポリ－不飽和カルボン酸、および天然油
からなる群より選択される消毒剤成分を前記混合物に添加する工程；ならびに
　消毒剤成分を添加する前または後に、その混合物を冷却する工程
　を含む、前記方法。
【請求項１０１】
　消毒剤成分、エンハンサー成分、および疎水性ビヒクルを含む、抗菌組成物を製造する
方法であって、以下：
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　前記エンハンサー成分と前記疎水性ビヒクルとを混合することにより組み合わせ、混合
物を形成する工程；
　場合により、前記疎水性ビヒクルを前記エンハンサー成分と組み合わせる前または後に
、注入可能な液状物を製造するに充分な温度に前記疎水性ビヒクルを加熱する工程；
　過酸化物、Ｃ６～Ｃ１４アルキルカルボン酸、Ｃ６～Ｃ１４アルキルカルボキシレート
エステルカルボン酸、Ｃ８～Ｃ２２モノ－またはポリ－不飽和カルボン酸、および天然油
からなる群より選択される消毒剤成分を前記混合物に混合しながら添加する工程；ならび
に
　消毒剤成分を添加する前または後に、その混合物を冷却する工程
　を含む、前記方法。
【発明の詳細な説明】
【背景技術】
【０００１】
背景
　抗菌剤の使用は、最近の薬物療法においては重要な役割を果たしている。このことは、
皮膚科学、さらには皮膚および創傷の消毒の分野では特にあてはまり、そこには、細菌感
染、真菌感染、ウイルス感染や病変を罹患している皮膚または粘膜を治療するための最も
効果的な方法として、多くの場合、たとえば抗生物質のような局所的な抗菌剤の使用が含
まれている。永年にわたって、医学界は、全身性感染さらには局所性感染との取り組みに
おいて、主として抗生物質に頼ってきた。
【０００２】
　抗生物質は、微生物によって産生される有機分子であって、希薄な溶液（たとえば、１
０μｇ／ｍＬ未満、多くの場合１μｇ／ｍＬ未満の溶液）で、細菌およびその他の微生物
の生育を破壊または阻害する能力を有している。抗生物質は一般に、極めて低いレベルで
有効であり、たとえあったにしても極めて低い副作用しかなく、多くの場合に安全である
。一般的に、抗生物質の抗菌活性スペクトルは狭い。さらに、抗生物質はたいていの場合
、細胞膜の極めて特異的な部位、または極めて特異的な代謝経路に作用する。このことが
原因で、細菌がその抗生物質に対する耐性を発達させる（すなわち、より高い濃度の抗生
物質に耐えうる能力を遺伝的に獲得する）ことが比較的容易となる傾向があるが、それは
、自然淘汰によるか、プラスミドコーディング耐性の伝達によるか、突然変異によるか、
あるいはその他の手段による。耐性は、疾患を治療するための薬物療法の可能性をなくす
だけではなく、特にその抗生物質が、全身的に日常的に使用しているものであるような場
合には、患者にさらなるリスクを負わせる可能性がある。
【０００３】
　この数十年の間に、スタフィロコッカス・アウレウス（Ｓｔａｐｈｙｌｏｃｏｃｃｕｓ
　ａｕｒｅｕｓ）（ＳＡ）の存在する前鼻孔をコロナイゼーションすると、いくつもの問
題が生じるということは、充分に立証されてきた。医学界も、鼻のデコロナイゼーション
では、主として抗生物質に依存してきた。たとえば、バシトラシン、硫酸ネオマイシン、
硫酸ポリミキシンＢ、ゲンタマイシン、フラマイセチン－グラミシジン、リソスタフィン
、メチシリン、リファンピン、トブラマイシン、ナイスタチン、ムピロシン、およびそれ
らの組合せが鼻のデコロナイゼーションに使用されて、種々の効果が得られていた。
【０００４】
　たとえば、術前患者におけるＳＡによる鼻のコロナイゼーションでは、感染率が高くな
ったり、カテーテル感染などのような他の院内感染率が高くなったりする結果が得られて
いた。血液透析患者におけるＳＡによる鼻のコロナイゼーションでは血流感染の発生率が
かなり高くなる結果が得られていた。さらに、前鼻孔がＳＡのコロナイゼーションにとっ
ては環境適所であるので、病院または他の医療施設におけるメシチリン耐性スタフィロコ
ッカス・アウレウス（Ｓｔａｐｈｙｌｏｃｏｃｃｕｓ　ａｕｒｅｕｓ）（ＭＲＳＡ）が激
増したときにその蔓延を、患者および医療従事者の前鼻孔をデコロナイズすることによっ
て抑制することが可能であるということは、充分に立証されている。
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【０００５】
　グラクソ・スミス・クライン（Ｇｌａｘｏ　Ｓｍｉｔｈ　Ｋｌｉｎｅ）によってバクト
ロバン・ナザル（Ｂａｃｔｒｏｂａｎ　Ｎａｓａｌ）においてカルシウム塩として市販さ
れているムピロシンが、米国における鼻のデコロナイゼーション用途では、食品・医薬品
庁によって認可されている唯一の抗生物質である。たとえば、鼻のデコロナイジング剤と
して使用した場合の、ムピロシンに対する耐性については多くの報告がある。耐性率が、
２５％もの高率、さらには５０％もの効率に達するとの報告もある（たとえば、Ｅ．ペレ
ス－ロス（Ｅ．Ｐｅｒｅｚ－Ｒｏｔｈ）ら、Ｄｉａｇ．Ｍｉｃｒｏ．Ｉｎｆｅｃｔ．Ｄｉ
ｓ．、４３：１２３～１２８（２００２）およびＨ．ワタナベ（Ｈ．Ｗａｔａｎａｂｅ）
ら、Ｊ．Ｃｌｉｎ．Ｍｉｃｒｏ．、３９（１０）：３７７５～３７７７（２００１）を参
照されたい）。ムピロシンを用いて前鼻孔を術前デコロナイゼーションすることにより、
手術部位の感染のリスクが１／２から１／１０にまで低下することが示されているが（Ｔ
．パール（Ｔ．Ｐｅｒｌ）ら、Ａｎｎ．Ｐｈａｒｍａｃｏｔｈｅｒ．、３２：Ｓ７～Ｓ１
６（１９９８））、この抗生物質に対しては高い耐性率となっているため、ルーチン的に
使用するには不適切となっている。
【０００６】
　その一方で、消毒剤は、代謝経路を阻害するか、または細胞エンベロープを変化させる
か、またはその両方によって、微生物およびウイルスを破壊または阻害する合成分子であ
る。それらは、より広い抗菌活性スペクトルを有する傾向があり、多くの場合、細胞膜の
破壊、細胞成分の酸化、タンパク質の変性などの非特異的手段によって作用する。そのよ
うに非特異的な活性であるために、微生物が消毒剤に対する臨床的な耐性を発達させるの
が困難となる。たとえば、ヨウ素、低級アルコール（エタノール、プロパノール、など）
、クロルヘキシジン、四級アミン界面活性剤、塩素化フェノールなどの消毒剤に対する、
臨床的な耐性についての報告はほとんど無い。しかしながら、それらの化合物のいくつか
は、特に繰り返して使用すると刺激や組織の損傷をもたらすことが多い濃度で、使用する
必要がある。さらに、抗生物質の場合とは異なって、多くの消毒剤は、高いレベルの有機
化合物の存在下では活性が無い。たとえば、ヨウ素または四級アンモニウム化合物を含む
配合物では、鼻中または膣中の分泌液や、おそらくは皮膚の上に存在するような有機物質
が存在することで、不活化されたという報告もある。
【０００７】
　多くの消毒剤化合物は、刺激性物質とみなされる。たとえば、ヨウ素および／またはク
ロルヘキシジンを含む組成物が、皮膚に刺激をもたらしたという報告がある。このことは
、それ以外では健常なある種の個体、さらには慢性副鼻腔炎のような感染症を有する個体
における、高いレベルの微生物コロナイゼーションを有する可能性のある、前鼻孔、鼻腔
および食道腔のような敏感な粘膜組織の場合には、特にあてはまる。さらに、刺激性があ
るために、それらの化合物の多くのものは、たとえば膿痂疹や帯状疱疹が原因の病変部の
ような皮膚の病状を治療するために、刺激を受けた、あるいは感染された皮膚組織に適用
するには、不適切となることもあり得る。
【０００８】
　さらに、ある種の用途、特に鼻および口に適用するような場合には、その組成物が、無
色であるかまたはほとんど無色であり、無臭であるかほとんど無臭であり、容認できる味
であることが特に望ましい。多くの消毒剤は望ましくない性質を有しており、たとえばヨ
ウ素およびヨードフォアは、消毒のために典型的に使用される濃度では、オレンジ色～褐
色であり、好ましくない強い臭気を有している。
【０００９】
　（硫酸ネオマイシンと組み合わせた）クロルヘキシジングルコネートを鼻のデコロナイ
ゼーションに使用することが提案されているが、あまり成果がない。たとえば、ナセプチ
ン（Ｎａｓｅｐｔｉｎ）は、硫酸ネオマイシン（３２５０単位／ｇ）とクロルヘキシジン
グルコネート（０．１％）を含む抗生物質の乳化クリーム剤であって、その組合せによっ
て細菌を破壊する。その製剤には、水性基材の中に、ラッカセイ油、セトステアリルアル
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コール／エチレンオキシド濃縮物、セトステアリルアルコールをさらに含む。その製剤は
、鼻の経路からスタフィロコッカス（ｓｔａｐｈｙｌｏｃｏｃｃｉ）を根絶させるには、
１０日間にわたって４回／日の頻度で使用しなければならない。それに加えて、米国特許
第６，２１４，８６６号明細書においては、クロルヘキシジンを抗生物質のムピロシンと
組み合わせて使用することが開示されている。
【００１０】
　ポビドン－ヨウ素もまた、鼻のデコロナイゼーションに使用することが提案された（Ｒ
．Ｌ．ヒル（Ｒ．Ｌ．Ｈｉｌｌ）およびＭ．Ｗ．ケイスウェル（Ｍ．Ｗ．Ｃａｓｅｗｅｌ
ｌ）、Ｊｏｕｒｎａｌ　ｏｆ　Ｈｏｓｐｉｔａｌ　Ｉｎｆｅｃｔｉｏｎ、２０００、第４
５巻、ｐ．１９８～２０５）。ベタジン・クリーム（Ｂｅｔａｄｉｎｅ　Ｃｒｅａｍ）（
５重量％ポビドンヨウ素）が、増菌培養テクニックにおいては、ｉｎ　ｖｉｔｒｏでメシ
チリン耐性スタフィロコッカス・アウレウス（Ｓｔａｐｈｙｌｏｃｏｃｃｕｓ　ａｕｒｅ
ｕｓ）を死滅させることが見出された。鼻汁を添加すると、遊離のヨウ素が有機負荷と反
応することによって、ポビドン－ヨウ素の活性が８０～９０重量％も低下する。患者に５
重量％ポビドン－ヨウ素を使用する際の、その他の欠点としては、１）色が極めて濃い褐
色であること、２）ｐＨが低いために刺激性があること、３）強いヨウ素臭、が挙げられ
る。
【００１１】
　成分の配合が、抗菌剤の性能および刺激の起こりやすさに影響する可能性がある。たと
えば、慣用される多くの抗菌組成物は、粘度が低すぎたりおよび／または本来的に親水性
であったりするために、湿った組織、たとえば前鼻孔や、開放されたり、滲出があったり
、あるいは感染を受けた病変部において充分な抗菌活性を与えるための、充分な実体性（
ｓｕｂｓｔａｎｔｉｖｉｔｙ）および残留性が保持できない。溶媒が存在すると、多くの
消毒剤では抗菌活性が低下する可能性があることが、報告されている。さらに、多くの界
面活性剤が、ミセルの中に消毒剤を閉じこめることによって、消毒剤の効果を減ずる可能
性があることも報告されている。（Ｈ．Ｂ．コステンバウアー（Ｈ．Ｂ．Ｋｏｓｔｅｎｂ
ａｕｅｒ）『Ｄｉｓｉｎｆｅｃｔｉｏｎ，Ｓｔｅｒｉｌｉｚａｔｉｏｎ，ａｎｄ　Ｐｒｅ
ｓｅｒｖａｔｉｏｎ，Ｆｉｒｓｔ　Ａｄｄｉｔｉｏｎ』第４４章、１９６８、Ｃ．Ａ．ロ
ーレンス（Ｃ．Ａ．Ｌａｗｒｅｎｃｅ）およびＳ．Ｓ．ブロック（Ｓ．Ｓ．Ｂｌｏｃｋ）
）。それに加えて、界面活性剤が刺激に寄与することについては、しばしば指摘されてい
る。
【００１２】
　このように、耐性を発達させることがほとんどなく、哺乳動物の組織、特に哺乳動物の
湿った組織たとえば鼻の通路、前鼻孔、膣、および創傷で使用したときに、充分な耐容性
を示す、効果的な抗菌組成物が依然として求められている。
【発明の開示】
【００１３】
発明の概要
　本発明は、抗菌組成物、ならびにその組成物を製造する方法および使用する方法を提供
する。そのような組成物は典型的には、局所的に、特に粘膜組織（すなわち、粘膜）に適
用するのに有用であるが、広く各種の表面を処理することも可能である。それらによって
、微生物、具体的には細菌、真菌、およびウイルスを効果的に、減少、予防、排除するこ
とができる。好ましくは、比較的広い範囲のうちで、本発明の組成物が広範囲な抗菌スペ
クトルを有している微生物である。
【００１４】
　本発明の組成物は、局所的に効果的な抗菌活性を与え、そのために、皮膚、創傷、およ
び／または粘膜などの種々の組織において微生物（ウイルス、細菌、真菌、マイコプラズ
マ、および原虫を含む）によって起こされたり、悪化された症状を、局所的に処置および
／または予防したりするのに有用である。
【００１５】
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　ここで重要なことは、本発明のある種の実施態様では、臨床的な微生物の耐性を引き起
こす可能性が極めて低いことである。したがって、そのような組成物は、局所的な感染を
処置したり、望ましくない細菌（たとえば、鼻でのスタフィロコッカス・アウレウス（Ｓ
ｔａｐｈｙｌｏｃｏｃｃｕｓ　ａｕｒｅｕｓ）のコロナイゼーション）を根絶したりする
ために、１日から数日にわたって、多数回適用することが可能である。さらに、本発明の
組成物は、抗菌剤の耐性を引き起こすことを心配することなく、同一の患者に多数回の処
置を行う治療法で使用することができる。このことは、血液透析の前に前鼻孔のデコロナ
イゼーションを必要としたり、たとえば、糖尿病による脚部潰瘍のような慢性の創傷を消
毒処置したりする慢性疾患の患者には、特に重要なこととなる。
【００１６】
　さらに、本発明の好ましい組成物は一般に、皮膚、皮膚病変、および（前鼻孔、鼻腔、
および鼻咽頭腔を含む）粘膜での刺激レベルが低い。さらに、本発明のある種の好ましい
組成物は、比較的長い時間にわたって充分な有効性が確保される（すなわち、流体によっ
て除去されにくい）ので、実用的である。
【００１７】
　本発明の組成物には、過酸化物、Ｃ６～Ｃ１４アルキルカルボン酸、Ｃ６～Ｃ１４アル
キルカルボキシレートエステルカルボン酸、Ｃ８～Ｃ２２モノ－またはポリ－不飽和カル
ボン酸、および抗菌性天然油からなる群より選択される消毒剤が含まれる。
【００１８】
　ここで重要なことは、本発明の組成物が、哺乳動物の組織の上または中の微生物を破壊
することが可能である、ということである。したがって、その使用濃度は、ある種の局所
的に適用された組成を単に保持するため、すなわち、消毒以外の目的で局所的な組成にお
ける微生物の成長を防止するために従来使用されてきたものに比較して、一般に高い。た
とえば、その濃度は、少なくとも０．１重量％、好ましくは少なくとも０．２重量％、よ
り好ましくは少なくとも０．５重量％とするのがよい。一般的には、組成物の少なくとも
１重量％、好ましくは少なくとも２重量％、多くの場合少なくとも３重量％の濃度で消毒
剤を用いることができる。重量パーセントはすべて、そのまま使用可能な（「ｒｅａｄｙ
　ｔｏ　ｕｓｅ」または「ａｓ　ｕｓｅｄ」）組成物の全重量を基準にする。
【００１９】
　用途に依存するが、これらの化合物の多くのものは、そのような濃度では、単純な水性
または親水性ビヒクル配合物で投与すると、刺激性である可能性がある。本発明の組成物
の多くは、実質量の親油性相または疎水性相を組み入れている。疎水性相は、１種または
複数の水不溶性成分からなる。疎水性相の中に入れて投与すると、その刺激性を顕著に低
下させることができる。疎水性相を組み入れることによって、本発明の組成物が刺激性で
ある可能性を顕著に低下させることができる。その疎水性成分は、２３℃で液状、ゼラチ
ン状、半固形状、または固形状であり、そして２３℃で水中に５重量％未満の溶解度を有
する有機化合物である。好適な疎水性相成分は、２３℃における水への溶解度が０．５重
量％未満、多くの場合０．１重量％未満である。それに加えて、消毒剤が、その疎水性相
の溶解限度に近いか、好ましくはそれを超えた濃度で存在しているのが好ましい。
【００２０】
　ここで重要なことは、その組成物がさらに、鼻のデコロナイゼーションのような用途で
鼻の中で使用した場合に、肺の中まで吸入されるのを防ぐための、充分な粘度を有してい
ることである。さらに、本発明の組成物が比較的に高い粘度であることから、他の組成物
に伴う可能性のある移動が最小限に抑制され、それによって刺激および混乱が減る。疎水
性相が存在しているにもかかわらず、組成物を含む消毒剤の多くのものは、極めて効力が
高く、迅速な抗菌活性を示す。
【００２１】
　さらに、それ自体では抗菌活性が全くまたはほとんどないポリオール（たとえば、グリ
セリンおよびポリエチレングリコール）のような親水性成分を含む抗菌組成物は、その組
成物の抗菌活性をかなりの程度で向上させることができる。そのような親水性成分として
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は、好ましくは、グリコール、低級アルコールエーテル、短鎖エステル、およびそれらの
組合せなどを挙げることができるが、ここでその親水性成分は、水の中に、２３℃で少な
くとも２０重量％の量で溶解する。
【００２２】
　本発明の組成物には抗生物質を全く含まないのが好ましい。
【００２３】
　その組成物にはさらに、スルホン酸塩、硫酸塩、ホスホン酸塩、リン酸塩、両性、ポロ
キサマー、カチオン性界面活性剤、またはそれらの混合物からなる群より選択された界面
活性剤が含まれているのが好ましい。その組成物にはさらに、アルファ－ヒドロキシ酸、
ベータ－ヒドロキシ酸、キレート化剤、（Ｃ１～Ｃ４）アルキルカルボン酸、（Ｃ６～Ｃ
１２）アリールカルボン酸、（Ｃ６～Ｃ１２）アラルキルカルボン酸、（Ｃ６～Ｃ１６）
アルカリルカルボン酸、フェノール系化合物、（Ｃ１～Ｃ１０）アルキルアルコール、エ
ーテルグリコール、またはそれらの組合せを含むエンハンサー成分が含まれているのが好
ましい。
【００２４】
　本発明はさらに、本発明の組成物の各種の使用方法も提供する。一つの実施態様におい
ては、本発明は、哺乳動物の組織たとえば皮膚および／または粘膜の上で、微生物によっ
て引き起こされたり、あるいは悪化させられたりする疾患を予防および／または治療する
方法を提供する。その方法には、哺乳動物の組織を本発明の抗菌組成物と接触させること
が含まれる。
【００２５】
　一つの実施態様においては、本発明は、対象の鼻腔、前鼻孔、および／または鼻咽頭の
少なくとも一部から、微生物をデコロナイズさせるための方法を提供する。その方法には
、組織の中または上の１種または複数の微生物を死滅させるのに有効な量で、本発明の抗
菌組成物と、鼻腔、前鼻孔、および／または鼻咽頭とを接触させることが含まれる。
【００２６】
　一つの実施態様においては、本発明は、対象の咽頭／食道の少なくとも一部から、微生
物をデコロナイズするための方法を提供する。その方法には、咽頭の組織の中または上の
１種または複数の微生物を死滅させるのに有効な量で、本発明の抗菌組成物と、食道腔と
を接触させることが含まれる。
【００２７】
　一つの実施態様においては、本発明は、対象の咽頭／食道の少なくとも一部から、微生
物をデコロナイズするための方法を提供する。その方法には、充分な量の組成物が咽頭を
下っていって、咽頭の組織の中または上の細菌のコロナイゼーションを減少させるか、あ
るいは排除させるのに有効な量で、本発明の抗菌組成物と、口腔および／または鼻腔とを
接触させることが含まれる。
【００２８】
　一つの実施態様においては、本発明は、対象の口腔の少なくとも一部から、微生物をデ
コロナイズするための方法を提供する。その方法には、口腔の軟部組織の中または上の１
種または複数の微生物を死滅させるのに有効な量で、本発明の抗菌組成物と、口腔とを接
触させることが含まれる。
【００２９】
　一つの実施態様においては、本発明は、対象における呼吸器疾患（たとえば、慢性副鼻
腔炎）を治療するための方法を提供する。その方法には、気管支内の軟部組織の中または
上の細菌のコロナイゼーションを減少させるか、あるいは排除させるのに有効な量で、本
発明の抗菌組成物と、気管支の少なくとも一部（特に、鼻腔、前鼻孔、および／または鼻
咽頭を含めた上気道系）とを接触させることが含まれる。
【００３０】
　一つの実施態様においては、本発明は、対象の皮膚の上の膿痂疹を治療するための方法
を提供する。その方法には、感染の臨床的徴候を減少させるか、あるいは排除させるのに



(17) JP 2008-512392 A 2008.4.24

10

20

30

40

50

有効な量で、本発明の抗菌組成物と、患部とを接触させることが含まれる。
【００３１】
　他の実施態様においては、本発明は、微生物を死滅させるか、あるいは不活化させるた
めの方法を提供する。本明細書において、「死滅させるか、あるいは不活化させる」とい
う用語は、微生物（たとえば、細菌および真菌）を死滅させるか、あるいは他の方法とし
て、微生物（たとえば、ウイルス）を不活化させることにより、その微生物を無効とさせ
ることを意味している。本発明は、細菌を死滅させるための方法を提供するが、そのよう
な細菌としてはたとえば、スタフィロコッカス（Ｓｔａｐｈｙｌｏｃｏｃｃｕｓ）属、ス
トレプトコッカス（Ｓｔｒｅｐｔｏｃｏｃｃｕｓ）属、エシェリキア（Ｅｓｃｈｅｒｉｃ
ｈｉａ）属、エンテロコッカス（Ｅｎｔｅｒｏｃｏｃｃｕｓ）属（バンコマイシン抵抗性
エンテロコッカス（Ｅｎｔｅｒｏｃｏｃｃｕ）のような抗生物質耐性の菌株を含む）、お
よびシュードモナス（Ｐｓｅｕｄｏｍｏｎａｓ）属細菌、ならびにそれらの組合せなどが
挙げられるが、さらに特には、スタフィロコッカス・アウレウス（Ｓｔａｐｈｙｌｏｃｏ
ｃｃｕｓ　ａｕｒｅｕｓ）（抗生物質耐性の菌株たとえばメシチリン耐性スタフィロコッ
カス・アウレウス（Ｓｔａｐｈｙｌｏｃｏｃｃｕｓ　ａｕｒｅｕｓ）を含む）、スタフィ
ロコッカス・エピデルミジス（Ｓｔａｐｈｙｌｏｃｏｃｃｕｓ　ｅｐｉｄｅｒｍｉｄｉｓ
）、エシェリキア・コリ（Ｅｓｃｈｅｒｉｃｈｉａ　ｃｏｌｉ）（Ｅ・コリ（Ｅ．ｃｏｌ
ｉ））、シュードモナス・エルジノーサ（Ｐｓｅｕｄｏｍｏｎａｓ　ａｅｒｕｇｉｎｏｓ
ａ）（シュードモナス・ａｅ．（Ｐｓｅｕｄｏｍｏｎａｓ　ａｅ．））、およびストレプ
トコッカス・ピオゲネス（Ｓｔｒｅｐｔｏｃｏｃｃｕｓ　ｐｙｏｇｅｎｅｓ）などが挙げ
られるが、それらは多くの場合、対象の皮膚または粘膜組織の上または中に存在する。そ
の方法には、１種または複数の微生物（たとえば、細菌および真菌）を死滅させるか、ま
たは１種または複数の微生物（たとえば、ウイルス、特にヘルペスウイルス）を不活化さ
せるのに有効な量で、本発明の抗菌組成物とその微生物とを接触させることが含まれる。
【００３２】
　たとえば、一つの実施態様においては、本発明は、対象の鼻または鼻腔の中の微生物を
死滅させるか、あるいは不活化させる方法を提供する。その方法には、鼻または鼻腔の中
の組織の上または中の１種または複数の微生物を死滅させるのに有効な量で、本発明の抗
菌組成物とその患部とを接触させることが含まれる。
【００３３】
　さらに、本発明の組成物を使用して、残留物を残すことによって表面の上に残留抗菌活
性を与えたり、表面（たとえば、皮膚、前鼻孔中、粘膜組織、創傷、またはそのような組
織と接触する医療用具などであるが、特に皮膚、粘膜組織、および／または創傷）が、有
効性を維持し、顕著な抗菌活性を与えるような条件を付与したりすることができる。この
ことは、比較的高濃度（一般には３０重量％を超える、好ましくは４０重量％を超える、
最も好ましくは５０重量％を超える）の疎水性成分を有する組成物、および／または比較
的高粘度、たとえば粘度試験により測定したときに１，０００ｃｐｓを超える、好ましく
は１０，０００ｃｐｓを超える粘度を有する組成物を提供することにより達成される。
【００３４】
　たとえば、一つの実施態様においては、本発明は、対象の皮膚の上、前鼻孔中、粘膜組
織、および／または創傷の中に残留抗菌活性を与える方法を提供し、その方法には、その
皮膚、粘膜組織、および／または創傷を、本発明の抗菌組成物と、１種または複数の微生
物を死滅させるのに有効な量で接触させることが含まれる。
【００３５】
　製造方法もまた提供される。
【００３６】
定義
　以下の用語は、以下に示す定義に従って本明細書では使用されている。
【００３７】
　「有効な量（ｅｆｆｅｃｔｉｖｅ　ａｍｏｕｎｔ）」という用語は、ある量で、ある頻
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度で、ある期間投与したときに、抗菌（たとえば、抗ウイルス性、抗細菌性、または抗真
菌性）活性を与え、１種または複数の微生物の種を減少させるか、予防するか、または排
除して、その微生物を許容レベルとさせるような、全体として、組成物中の存在する際の
１種または複数の成分の量を意味する。典型的にはこれは、臨床症状を引き起こすことが
ない程度に充分に低いレベルであって、検出不能なレベルであるのが望ましい。ここで理
解しておくべきことは、本発明の組成物においては、その成分の濃度または量は、それら
を個別に考えたときには、許容レベルにまで死滅させなくてもよい、あるいは、望ましく
ない微生物の広いスペクトルで死滅させなくてもよい、あるいは、それほど迅速に死滅さ
せなくてもよいが、それらを合わせて使用した場合には、そのような成分が（同一の条件
下で、同一の成分を単独で使用した場合に比較して）より高い抗菌活性を与える、という
ことである。さらに、（特に断らない限り）それらの成分の濃度を列記したものは、その
まま使用可能な（「ｒｅａｄｙ　ｔｏ　ｕｓｅ」または「ａｓ　ｕｓｅｄ」）組成物であ
ることも理解しておかれたい。それらの組成物は、濃縮された形態とすることも可能であ
る。すなわち、組成物のある種の実施態様としては、使用者が適切なビヒクルを用いて希
釈する、濃縮物の形態であってもよい。
【００３８】
　「親水性（ｈｙｄｒｏｐｈｉｌｉｃ）」または「水溶性（ｗａｔｅｒ－ｓｏｌｕｂｌｅ
）」という用語は、親水性物質および水の全重量を基準にして、２３℃の温度で、少なく
とも７重量％、好ましくは少なくとも１０重量％、より好ましくは少なくとも２０重量％
、さらにより好ましくは少なくとも２５重量％、さらにより好ましくは少なくとも３０重
量％、最も好ましくは少なくとも４０重量％の量で、脱イオン水（またはその他の所定の
水溶液）中に分散または溶解するであろう物質のことを指す。化合物を水と共に６０℃で
少なくとも４時間完全に混合させ、そのものを放冷して２３～２５℃に２４時間に置き、
次いでその組成物を完全に混合したときに、経路４ｃｍを有する容器の中で、目に見える
ような曇りや、相分離や、沈殿物が存在しない均一な溶液となっていれば、その成分は溶
解したものとみなす。典型的には、１×１ｃｍのセルに入れて、適切な分光光度計を用い
て波長６５５ｎｍで測定したときに、そのサンプルが７０％を超える透過率を示す。水分
散性の親水性物質は水の中に分散して、水中に親水性成分が５重量％の混合物を激しく振
盪させた後では、均一な曇り状態の分散体を形成する。好適な親水性成分は水溶性のもの
である。
【００３９】
　「疎水性（ｈｙｄｒｏｐｈｏｂｉｃ）」または「水不溶性（ｗａｔｅｒ－ｉｎｓｏｌｕ
ｂｌｅ）」という用語は、２３℃で脱イオン水中に顕著には溶解しない物質をさす。「顕
著に（溶解）しない（ｎｏｔ　ｓｉｇｎｉｆｉｃａｎｔｌｙ）」という用語は、その物質
の水への溶解度が、疎水性物質および水の全重量を基準にして、５重量％未満、好ましく
は１重量％未満、より好ましくは０．５重量％未満、さらにより好ましくは０．１重量％
未満であるということを意味している。溶解度は、化合物と水とを適切な濃度で２３℃で
（または、その化合物を溶解させるのに必要であれば、昇温させて）少なくとも２４時間
完全に混合させてから、それを２３～２５℃で２４時間静置して、そのサンプルを観察す
ることにより求めることができる。経路が４ｃｍであるガラス容器の中で、そのサンプル
が、液体であっても固体であってもよく、また上部または底部に分離していたり、サンプ
ル全体に分散されていてもよいが、第２相をはっきり示しているべきである。結晶性の化
合物の場合には、過飽和溶液が形成されないよう、注意を払わなければならない。その組
成物をかき混ぜてから、観察するべきである。曇りや、目に見える沈殿物や、分離した相
が存在した場合には、その溶解限度を超えていることが示唆される。典型的には、１×１
ｃｍのセルに入れて、適切な分光光度計を用いて波長６５５ｎｍで測定したときに、その
サンプルが７０％未満の透過率を示す。肉眼で観察可能であるよりも低い溶解度を測定す
るには、放射性同位元素でラベルした化合物を用いてその溶解度を求めるが、これについ
ては下記の文献に記載がある：ヘンリック・ボラム（Ｈｅｎｒｉｋ　Ｖｏｒｕｍ）らの、
「Ｃｏｎｖｅｎｔｉｏｎａｌ　Ｓｏｌｕｂｉｌｉｔｙ　Ｅｓｔｉｍａｔｉｏｎｓ　ｉｎ　
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Ｓｏｌｕｂｉｌｉｔｙ　ｏｆ　Ｌｏｎｇ－Ｃｈａｉｎ　Ｆａｔｔｙ　Ａｃｉｄｓ　ｉｎ　
Ｐｈｏｓｐｈａｔｅ　Ｂｕｆｆｅｒ　ａｔ　ｐＨ　７．４」（Ｂｉｏｃｈｉｍｉｃａ　ｅ
ｔ．　Ｂｉｏｐｈｙｓｉｃａ　Ａｃｔａ．、１１２６（１９９２）、ｐ．１３５～１４２
。
【００４０】
　「安定な（Ｓｔａｂｌｅ）」という用語は、物理的に安定であることまたは化学的に安
定であることを意味するが、これらのいずれについても、以下でさらに詳しく説明する。
好ましい組成物は、化学的、物理的の両方で安定なものである。
【００４１】
　「微生物（ｍｉｃｒｏｏｒｇａｎｉｓｍまたはｍｉｃｒｏｂｅ）」という用語は、細菌
、酵母、かび、真菌、原虫、マイコプラズマ、さらにはウイルス（脂質でエンベロープさ
れたＲＮＡおよびＤＮＡウイルスを含む）を指す。
【００４２】
　「抗生物質（ａｎｔｉｂｉｏｔｉｃ）」という用語は、希薄な濃度でも微生物を破壊し
たり阻害することが可能で、感染症の治療に使用される、微生物によって産生された有機
化合物を意味している。さらにこの用語には、微生物によって産生された化合物の化学的
な誘導体である半合成化合物や、細胞の生存にとって必要な極めて特異的な生化学的経路
に作用する合成化合物もまた包含される。
【００４３】
　「消毒剤（ａｎｔｉｓｅｐｔｉｃ）」という用語は、病原性および非病原性微生物を死
滅させる、本明細書で「エンハンサー」と記載するもの以外の、化学薬剤を意味する。好
適な消毒剤は、適切な中和剤を用いた死滅速度アッセイ（Ｒａｔｅ　ｏｆ　Ｋｉｌｌ　ａ
ｓｓａｙ）においてミュラー・ヒントン（Ｍｕｅｌｌｅｒ　Ｈｉｎｔｏｎ）ブロス中、３
５℃、濃度０．２５重量％で試験したときに、１～３×１０7ｃｆｕ／ｍＬの初期接種か
ら６０分で、Ｐ．エルジノーサ（Ｐ．ａｅｒｕｇｉｎｏｓａ）およびＳ．アウレウス（Ｓ
．ａｕｒｅｕｓ）の両方で少なくとも４の対数減少を示すが、これについては以下の文献
に記載がある：Ｇ．ニコレッティ（Ｇ．Ｎｉｃｏｌｅｔｔｉ）、Ｖ．ボゴシアン（Ｖ．Ｂ
ｏｇｈｏｓｓｉａｎ）、Ｆ．グレビッチ（Ｆ．Ｇｕｒｅｖｉｔｃｈ）、Ｒ．ボーランド（
Ｒ．Ｂｏｒｌａｎｄ）およびＰ．モゲンロス（Ｐ．Ｍｏｇｅｎｒｏｔｈ）、「Ｔｈｅ　Ａ
ｎｔｉｍｉｃｒｏｂｉａｌ　Ａｃｔｉｖｉｔｙ　ｉｎ　ｖｉｔｒｏ　ｏｆ　ｃｈｌｏｒｈ
ｅｘｉｄｉｎｅ，　ａ　ｍｉｘｔｕｒｅ　ｏｆ　ｉｓｏｔｈｉａｚｏｌｉｎｏｎｅｓ　（
Ｋａｔｈｏｎ　ＣＧ）ａｎｄ　ｃｅｔｙｌ　ｔｒｉｍｅｔｈｙｌ　ａｍｍｏｎｉｕｍ　ｂ
ｒｏｍｉｄｅ（ＣＴＡＢ）」、Ｊｏｕｒｎａｌ　ｏｆ　Ｈｏｓｐｉｔａｌ　Ｉｎｆｅｃｔ
ｉｏｎ（１９９３）、第２３巻、ｐ．８７～１１１。消毒剤は一般に、細胞代謝および／
または細胞エンベロープを、より広範囲に妨害する。消毒剤は、低分子量であっても、高
分子量であってもよい。低分子量の消毒剤は一般に、約３５０ｇ／モルよりも小さな分子
量を有している。高分子量の消毒剤はもっと高い分子量であってよい。
【００４４】
　「エンハンサー（ｅｎｈａｎｃｅｒ）」という用語は、消毒剤成分の効果を向上させる
成分を意味していて、消毒剤成分を含まない組成物やエンハンサー成分を含まない組成物
を個別に使用すると、それらは、全体としてその組成物と同等のレベルの抗菌活性を与え
ることがない。たとえば、消毒剤成分の存在しない場合のエンハンサー成分は、評価でき
るほどの抗菌活性は示さない。エンハンス効果は、死滅させる微生物の死滅レベル、死滅
速度、および／またはスペクトルに関連し、すべての微生物において認められるというも
のではない。事実、死滅のエンハンスレベルは、エシェリキア・コリ（Ｅｓｃｈｅｒｉｃ
ｈｉａ　ｃｏｌｉ）のようなグラム陰性菌に観察されることが最も多い。エンハンサーは
、組成物の他の成分と組み合わせたときに、その組成物が全体として、エンハンサー成分
を含まない組成物および消毒剤成分を含まない組成物の活性を合計したものよりも高い活
性を示す、共力剤（ｓｙｎｅｒｇｉｓｔ）であるのがよい。
【００４５】
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　「粘膜（ｍｕｃｏｕｓ　ｍｅｍｂｒａｎｅまたはｍｕｃｏｓａｌ　ｍｅｍｂｒａｎｅ）
」および「粘膜組織（ｍｕｃｏｓａｌ　ｔｉｓｓｕｅ）」という用語は相互に言い換え可
能に使用され、鼻（前鼻孔、鼻咽頭腔など）、口腔（たとえば、口）、外耳、中耳、膣腔
およびその他類似組織の表面を指す。例としては、口腔、歯肉、鼻、眼球、気管、気管支
、消化管、直腸、尿道、尿管、膣、子宮頚部、および子宮の粘膜のような粘膜が挙げられ
る。
【００４６】
　本明細書で使用するとき、「保存剤（ｐｒｅｓｅｒｖａｔｉｖｅ）」という用語は、組
成物の中に、その組成物が生物学的に汚染されることおよび／または組成物が劣化するこ
とを防止するために加える抗菌剤を指す。それらは一般に、０．５０重量％未満、多くの
場合約０．１重量％未満のレベルで存在させる。
【００４７】
　「疾患（ａｆｆｌｉｃｔｉｏｎ）」という用語は、病気（ｓｉｃｋｎｅｓｓ）、疾病（
ｄｉｓｅａｓｅ）、傷害（ｉｎｊｕｒｙ）、細菌のコロナイゼーションが原因の、身体に
ついての症状を意味する。
【００４８】
　「治療（ｔｒｅａｔまたはｔｒｅａｔｍｅｎｔ）」という用語は、疾患、典型的には症
状の臨床的徴候に関連する、対象の症状を改善することを意味する。
【００４９】
　「デコロナイゼーション（ｄｅｃｏｌｏｎｉｚａｔｉｏｎ）」という用語は、必ずしも
、すぐに臨床的徴候を引き起こすとは限らないが、組織の中または上に存在する微生物（
たとえば、細菌および真菌）の数が減少することを指す。デコロナイゼーションの例とし
ては、鼻腔および創傷のデコロナイゼーションが挙げられるが、これらに限定される訳で
はない。通常は、「感染された組織（ｉｎｆｅｃｔｅｄ　ｔｉｓｓｕｅ）」の中よりも「
コロナイズされた組織（ｃｏｌｏｎｉｚｅｄ　ｔｉｓｓｕｅ）」の中における方が、存在
する微生物は少ない。その組織が完全にデコロナイズされたときには、微生物が「根絶さ
れた（ｅｒａｄｉｃａｔｅｄ）」ということになる。
【００５０】
　「対象（ｓｕｂｊｅｃｔ）」および「患者（ｐａｔｉｅｎｔ）」には、ヒト、ヒツジ、
ウマ、ウシ、ブタ、イヌ、ネコ、ラット、マウス、またはその他の哺乳類などが含まれる
。
【００５１】
　「創傷（ｗｏｕｎｄ）」という用語は、対象が受ける傷害を指していて、それには、そ
の下にある組織が曝露される、通常の皮膚または粘膜組織バリアーの破壊が含まれ、その
原因としてはたとえば、裂傷、手術、火傷、たとえば褥瘡、血行不良などによる下部の組
織の損傷などが挙げられる。創傷には、急性および慢性の創傷の両方が含まれると理解さ
れたい。
【００５２】
　「含む（ｃｏｍｐｒｉｓｅ）」という用語およびその変化体は、それらの言葉が明細書
および特許請求項に現れた場合、限定的な意味合いを持たない。
【００５３】
　本明細書で使用するとき、「ａ」、「ａｎ」、「ｔｈｅ」、「少なくとも１種」、およ
び「１種または複数」は、相互に言い換え可能に使用される。「および／または」という
用語は、列記された要素の一つまたはすべてを意味する（たとえば、疾患を予防および／
または治療するということは、さらなる疾患を予防すること、治療すること、または治療
と予防の両方をすることを意味している）。
【００５４】
　本明細書においてはさらに、終端により数値範囲を引用した場合、それには、その範囲
の中に包含されるすべての数字（たとえば、１～５には、１、１．５、２、２．７５、３
、３．８０、４、５など）が含まれている。
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【００５５】
　上述の本発明についてのまとめは、本発明の開示された実施態様のそれぞれや、すべて
の実施を記述しようとしたものではない。以下の記述によって、説明としての実施態様に
ついて、より詳しく例示する。本出願の全体を通して数カ所で、例のリストを挙げて指針
を示しているが、それらの例は、種々組み合わせて使用することが可能である。それぞれ
の場合において、引用されたリストは、代表的な群としてのみ役立つものであって、排他
的なリストであると受け取ってはならない。
【００５６】
例証的実施態様の詳細な説明
　本発明は、抗菌剤（たとえば、抗ウイルス性、抗細菌性、および抗真菌性を含む）組成
物を提供する。それらの組成物には、過酸化物、Ｃ６～Ｃ１４アルキルカルボン酸および
アルキルカルボキシレートエステルカルボン酸、ならびに抗菌性天然油からなる群より選
択される１種または複数の消毒剤が、充分な濃度（典型的には０．２０％、好ましくは０
．３０％より大、より好ましくは０．５０重量％より大）で含まれ、それらは、充分な時
間をかけ、充分な頻度で、そして充分な投与量で哺乳動物の組織に適用すると、その組織
から微生物をデコロナイズまたは根絶させることができる。ある種の組成物にはさらに、
１種または複数の界面活性剤、１種または複数の親水性化合物、および／または１種また
は複数の疎水性化合物なども含まれる。
【００５７】
　そのような組成物は、体組織（たとえば、皮膚、粘膜組織、および創傷）に対して良好
な粘着性を有していて、それによって局所的に極めて効果が高いのが好ましい。しかしな
がら、ここで重要なのは、それらの組成物が、生体接着性（ｂｉｏａｄｈｅｓｉｖｅ）で
はなく、組織の中に結合されない、ということにある。したがって、本発明は、それらの
組成物の広汎な各種使用を提供する。特に好ましい方法としては、特に粘膜組織（すなわ
ち、前鼻孔およびその他の上気道の組織を含む粘膜）、さらには皮膚（たとえば、皮膚病
変）および創傷への局所投与が挙げられる。
【００５８】
　広範囲な抗菌活性スペクトルが望ましいようなある種の用途においては、複数の消毒剤
を含む組成物を使用することができる。限定された抗菌活性が望ましいような、他の用途
においては、限定されたスペクトルを有する消毒剤を含む組成物を用いるのがよい。たと
えば、ある種の状況においては、存在している微生物全部ではなくて、一つのタイプまた
は数種類のタイプの微生物だけを死滅させるか、不活化させるのが望ましいこともある。
たとえば、実施例においてみられるように、ワセリンビヒクル中にラウリン酸を含む組成
物は、メシチリン耐性スタフィロコッカス・アウレウス（Ｓｔａｐｈｙｌｏｃｏｃｃｕｓ
　Ａｕｒｅｕｓ）（ＭＲＳＡ）（グラム陽性微生物）には活性を有するが、Ｅ・コリ（Ｅ
．ｃｏｌｉ）（グラム陰性微生物）に対する活性は極めて低く、そのために、たとえば、
鼻のデコロナイゼーション、膿痂疹の治療、および主としてグラム陽性微生物によって引
き起こされるその他の局所性感染において、主としてグラム陽性微生物を死滅させるのが
望ましいような場合においては、より有用となるであろう。
【００５９】
　本発明の組成物を使用することにより、効果的な局所の抗菌活性を与え、それにより広
く各種の疾患の治療および／または予防をすることが可能となる。たとえば、それらは、
哺乳動物の組織、すなわち皮膚および／または粘膜、たとえば、鼻（前鼻孔、鼻咽頭腔、
鼻腔、など）、外耳、中耳、口腔、直腸、膣、またはその他類似の組織の上で、微生物（
たとえば、グラム陽性細菌、グラム陰性細菌、真菌、原虫、マイコプラズマ、酵母、ウイ
ルス、およびさらには脂質エンベロープされたウイルス）によって引き起こされるか、ま
たは悪化させられる疾患の治療および／または予防において使用することができる。その
ような疾患を引き起こしたり悪化させるような、特に関連する微生物としては、スタフィ
ロコッカス（Ｓｔａｐｈｙｌｏｃｏｃｃｕｓ）属、ストレプトコッカス（Ｓｔｒｅｐｔｏ
ｃｏｃｃｕｓ）属、シュードモナス（Ｐｓｅｕｄｏｍｏｎａｓ）属、エンテロコッカス（
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Ｅｎｔｅｒｏｃｏｃｃｕｓ）属、およびエシェリキア（Ｅｓｃｈｅｒｉｃｈｉａ）属、細
菌、さらにはヘルペスウイルス、アスペルギルス（Ａｓｐｅｒｇｉｌｌｕｓ）属、フザリ
ウム（Ｆｕｓａｒｉｕｍ）属、カンジダ（Ｃａｎｄｉｄａ）属、およびそれらの組合せな
どが挙げられる。特に関連する微生物としては以下のものが挙げられる：スタフィロコッ
カス・アウレウス（Ｓｔａｐｈｙｌｏｃｏｃｃｕｓ　Ａｕｒｅｕｓ）（耐性菌株たとえば
メシチリン耐性スタフィロコッカス・アウレウス（Ｓｔａｐｈｙｌｏｃｏｃｃｕｓ　ａｕ
ｒｅｕｓ）（ＭＲＳＡ）を含む）、スタフィロコッカス・エピデルミジス（Ｓｔａｐｈｙ
ｌｏｃｏｃｃｕｓ　ｅｐｉｄｅｒｍｉｄｉｓ）、ストレプトコッカス・ニューモニエ（Ｓ
ｔｒｅｐｔｏｃｏｃｃｕｓ　ｐｎｅｕｍｏｎｉａｅ）、エンテロコッカス・フェカリス（
Ｅｎｔｅｒｏｃｏｃｃｕｓ　ｆａｅｃａｌｉｓ）、バンコマイシン耐性エンテロコッカス
（Ｅｎｔｅｒｏｃｏｃｃｕｓ）（ＶＲＥ）、シュードモナス・エルジノーサ（Ｐｓｅｕｄ
ｏｍｏｎａｓ　ａｕｅｒｇｉｎｏｓａ）、エシェリキア・コリ（Ｅｓｃｈｅｒｉｃｈｉａ
　ｃｏｌｉ）、アスペルギルス・ニガー（Ａｓｐｅｒｇｉｌｌｕｓ　ｎｉｇｅｒ）、アス
ペルギルス・フミガーツフ（Ａｓｐｅｒｇｉｌｌｕｓ　ｆｕｍｉｇａｔｕｓ）、アスペル
ギルス・クラバツス（Ａｓｐｅｒｇｉｌｌｕｓ　ｃｌａｖａｔｕｓ）、フザリウム・ソラ
ニ（Ｆｕｓａｒｉｕｍ　ｓｏｌａｎｉ）、フザリウム・オキシスポラム（Ｆｕｓａｒｉｕ
ｍ　ｏｘｙｓｐｏｒｕｍ）、フザリウム・クラミドスポルム（Ｆｕｓａｒｉｕｍ　ｃｈｌ
ａｍｙｄｏｓｐｏｒｕｍ）、カンジダ・アルビカンス（Ｃａｎｄｉｄａ　ａｌｂｉｃａｎ
ｓ）、カンジダ・グラブラータ（Ｃａｎｄｉｄａ　ｇｌａｂｒａｔａ）、およびカンジダ
・クルセイ（Ｃａｎｄｉｄａ　ｋｒｕｓｅｉ）。
【００６０】
　本発明の組成物は、微生物が原因の１種または複数の感染またはその他の疾患を予防お
よび／または治療するために使用することができる。具体的には、本発明の組成物は、以
下のものの１種または複数を予防および／または治療するために使用することができる：
皮膚病変、たとえば膿痂疹、湿疹、乾癬、幼児さらには失禁症の成人のおむつかぶれ、オ
ストミー用具の周りの炎症、帯状疱疹、および開口創傷における細菌感染（たとえば、切
り傷、かき傷、火傷、裂傷、慢性創傷）などの皮膚の症状；壊死性菌膜炎；外耳の感染；
細菌性、ウイルス性、または真菌性汚染によって引き起こされた急性または慢性中耳炎（
中耳感染）；膣または直腸の真菌感染および細菌感染；膣の酵母感染（ｙｅａｓｔ　ｉｎ
ｆｅｃｔｉｏｎ）；細菌性鼻炎；眼感染症；単純疱疹；性器ヘルペス；前鼻孔におけるス
タフィロコッカス・アウレウス（Ｓｔａｐｈｙｌｏｃｏｃｃｕｓ　ａｕｒｅｕｓ）による
コロナイゼーション（たとえば、手術前または血液透析）；粘膜炎（すなわち、典型的に
は非侵襲性真菌によって誘発される粘膜の感染とは対照的な炎症）；慢性副鼻腔炎（たと
えば、細菌性またはウイルス性汚染によって引き起こされるもの）；非侵襲性真菌誘発鼻
副鼻腔炎；慢性大腸炎；クローン病；火傷；おむつかぶれ；足部白癬（すなわち、水虫）
；股部白癬（すなわち、いんきんたむし）；体部白癬（すなわち、白癬）；カンジダ症；
連鎖球菌性咽喉炎、連鎖球菌性咽頭炎、およびその他のＡ型連鎖球菌感染；酒さ（成人ざ
瘡と呼ばれることも多い）；感冒；および呼吸器疾患（たとえば、喘息）。まとめれば、
本発明の組成物は、微生物の感染（たとえば、酵母感染、ウイルス性感染、細菌性感染）
によって引き起こされる広く各種の局所疾患を予防および／または治療するために使用す
ることができる。
【００６１】
　本発明の組成物は、広く各種の表面において使用することができる。たとえば、それら
は、哺乳動物の組織（たとえば皮膚、粘膜組織、慢性創傷、急性創傷、火傷など）の上で
使用することができる。それらはさらに、スワブ、布、スポンジ、フォームおよび不織布
、および紙製品（たとえば、紙タオルおよびワイプ）から、たとえば、それらを消毒剤組
成物の大部分を組織に送達するために使用して、投与することが可能である。「大部分（
ｓｉｇｎｉｆｉｃａｎｔ　ｐｏｒｔｉｏｎ）」という用語は、充分な組成物を投与し、組
織の上または中の微生物を減少させるか排除するのに充分なある投与量、ある頻度、そし
てある量で投与したときに、組織の上にとどまることが可能となるようにすることを意味
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している。
【００６２】
　したがって、本発明はさらに、本発明の組成物の各種の使用方法も提供する。本発明の
各種の実施態様には、以下のものが含まれる：皮膚および／または粘膜の上で、微生物に
よって引き起こされるかまたは悪化させられる疾患を予防する方法；対象の鼻腔、前鼻孔
、および／または鼻咽頭の少なくとも一部から、微生物をデコロナイズする方法；対象の
鼻腔、前鼻孔、および／または鼻咽頭の少なくとも一部から、微生物を根絶させる方法；
対象における中耳感染を治療する方法（エウスタキー管を介して中耳に導入するか、およ
び／または拡散または直接注射により鼓膜に導入することによる）；対象における慢性副
鼻腔炎を治療する方法（呼吸器系の少なくとも一部、特に鼻腔、前鼻孔、および／または
鼻咽頭を含めて上気道系を処置することによる）；対象の皮膚の上の膿痂疹を治療する方
法；対象の皮膚、粘膜組織、および／または創傷の感染を治療および／または予防する方
法；火傷を治療する方法；微生物を死滅させるかあるいは不活化させる方法（たとえば、
細菌および／または真菌を死滅させるか、またはウイルスを不活化させる）；残留物を残
すか、あるいは、表面（たとえば、皮膚、粘膜組織、創傷、および／またはそれらの表面
に接触する医療用具）が有効性を維持し、顕著な抗菌活性を与えるような条件を付与する
ことにより、残留抗菌活性（たとえば、抗菌効力、抗真菌効力、および／または抗ウイル
ス効力）を与える方法。本明細書に開示される消毒剤のすべてのものが、それらの条件す
べてに有用である、という訳ではない。それぞれの消毒剤における、好適な適用法は以下
において説明する。
【００６３】
　本発明の組成物は、疾患の臨床的な徴候が認められないような状況においても使用する
ことが可能である、ということは理解しておかれたい。たとえば、本発明の組成物は、対
象の鼻腔（すなわち、鼻の前庭より後の空間）、前鼻孔（すなわち、鼻腔につながる鼻の
開口部、外鼻腔とも呼ばれる）、および／または鼻咽頭（すなわち、咽頭すなわち「のど
」の一部であって咽頭の中に食物が入るより上に位置している）の少なくとも一部から、
微生物をデコロナイズする方法において使用することができる。前鼻孔をデコロナイズす
る組成物の有効性を試験するための適切なｉｎ　ｖｉｖｏモデルが立証され、Ｋ．キサー
（Ｋ．Ｋｉｓｅｒ）ら、Ｉｎｆｅｃｔ　ａｎｄ　Ｉｍｍｕｎｉｔｙ、６７（１０）、５０
０１～５００６（１９９９）に記載されている。本発明の組成物もまた、創傷から微生物
をデコロナイズするのに使用することができる。実施例のセクションではさらに、微生物
を抗菌組成物の静的塗抹（ｓｔａｔｉｃ　ｃｏａｔｉｎｇ）に接触させる、ｉｎ　ｖｉｔ
ｒｏモデルが開示されている。この試験方法は、鼻のデコロナイゼーションも含めた、ほ
とんどの局所消毒用途における、本発明の組成物の潜在的な有効性を比較するのに適して
いる。
【００６４】
　本発明の組成物を用いたデコロナイゼーション法は、免疫不全状態の患者（腫瘍患者、
糖尿病、ＨＩＶ患者、移植患者など）における、特にアスペルギルス（Ａｓｐｅｒｇｉｌ
ｌｕｓ）属およびフザリウム（Ｆｕｓａｒｉｕｍ）属のような真菌に特に有用である。
【００６５】
　さらに詳しくは、本発明の組成物は、慢性創傷においてメチシリン耐性スタフィロコッ
カス・アウレウス（Ｓｔａｐｈｙｌｏｃｏｃｃｕｓ　ａｕｒｅｕｓ）およびバンコマイシ
ン耐性エンテロコッカス（Ｅｎｔｅｒｏｃｏｃｃｕｓ）を排除するのに使用することがで
き、これは、炎症、膿、滲出物などの感染の臨床的徴候の有無にかかわらない。さらに、
ある種の本発明の組成物は、脂質エンベロープされたウイルスを死滅させることもできる
が、それらは死滅させることが極めて困難で、帯状疱疹（ヘルペス）、慢性副鼻腔炎、中
耳炎、およびその他の局所的疾患を引き起こす可能性を有していることを特記しておくこ
とは重要である。
【００６６】
　当業者には周知のアッセイおよび細菌スクリーニング方法を用いれば、本発明の組成物
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が抗菌活性を与えたことは、当業者ならば容易に知ることができるであろう。一つの容易
に実施されるアッセイとしては、たとえばエンテロコッカス（Ｅｎｔｅｒｏｃｏｃｃｕｓ
）属、アスペルギルス（Ａｓｐｅｒｇｉｌｌｕｓ）属、エシェリキア（Ｅｓｃｈｅｒｉｃ
ｈｉａ）属、スタフィロコッカス（Ｓｔａｐｈｙｌｏｃｏｃｃｕｓ）属、ストレプトコッ
カス（Ｓｔｒｅｐｔｏｃｏｃｃｕｓ）属、シュードモナス（Ｐｓｅｕｄｏｍｏｎａｓ）属
、またはサルモネラ（Ｓａｌｍｏｎｅｌｌａ）属などの、選択された公知または容易に入
手可能な生の微生物菌株を、適切な温度の培地に、所定の細菌負荷レベルとして、試験組
成物に曝露させる方法が挙げられる。好適な本発明の組成物については、試験は実施例の
セクションに記載する抗菌活性試験によって、最も簡便に実施される。簡単に言えば、抗
菌組成物を滅菌した表面の上に塗抹し、その組成物の表面の上に細菌懸濁液を直接散布す
る。充分な接触時間の後に、曝露された細菌を含むサンプルを集め、中和ブロスに加え、
サンプルを取り出し、希釈し、寒天の上でプレート培養する。そのプレート培養したサン
プルを、適切な温度および湿度で４８時間インキュベートし、プレートの上で増殖した生
菌コロニーの数をカウントする。コロニーをカウントさえすれば、試験組成物が原因とな
った細菌の数の減少を容易に求めることができる。細菌の減少は一般に、ｌｏｇ10減少と
して報告されるが、これは、初期接種物カウントのｌｏｇ10と、曝露させた後の接種物の
カウントのｌｏｇ10との差から求めることができる。本発明の好適な組成物では、１０分
、好ましくは２．５分で、試験細菌が平均して少なくとも２の対数減少をする。
【００６７】
　好適な組成物の多くのものについて、実施例のセクションの記載に従って、ＭＲＳＡ（
グラム陽性、ＡＴＣＣ番号１６２６６）およびＥ・コリ（Ｅ．ｃｏｌｉ）（グラム陰性、
ＡＴＣＣ番号１１２２９）に対する抗菌活性として試験した。本発明の好適な組成物は、
極めて迅速な抗菌活性も示す。実施例のセクションに見られるように、好適な配合物では
、１０分間の曝露後、好ましくは２．５分間の曝露後に、それら２種の微生物の内の少な
くとも１種に対して、少なくとも４対数の平均対数減少を達成することができる。より好
適な組成物では、１０分間の曝露後、好ましくは２．５分間の曝露後に、それら３種の微
生物の内の少なくとも１種に対して、少なくとも５対数、さらにより好ましくは少なくと
も６対数の平均対数減少を達成することが可能である。
【００６８】
　残留抗菌活性に関しては、本発明の組成物は、罹患部位に適用後、または対象の前腕の
上で組成物の試験をした後、少なくとも１時間、より好ましくは少なくとも３時間、さら
により好ましくは少なくとも２４時間に、好ましくは少なくとも１対数、より好ましくは
少なくとも１．５対数、さらにより好ましくは少なくとも２対数の平均対数減を保持して
いる。これを試験するためには、健常な対象の前腕に約４ミリグラム／平方センチメート
ル（ｍｇ／ｃｍ2）の量で、組成物を均一な液相コーティングとして対象の前腕に適用し
、皮膚上約５×５ｃｍの面積の上で、完全に乾燥させるか、または揮発性の成分を含まな
い組成物の場合には（典型的には最低１０分間）固定した。その組成物を、２３℃の通常
の生理食塩液（０．９重量％塩化ナトリウム）を用いて穏やかに洗い流した。生理食塩液
で洗い流した部位を、接種物中公知の量の細菌、約１０6個細菌／ｍＬ（典型的にはスタ
フィロコッカス・エピデルミジス（Ｓｔａｐｈｙｌｏｃｏｃｃｕｓ　ｅｐｉｄｅｒｍｉｄ
ｉｓ）またはＥ・コリ（Ｅ．ｃｏｌｉ））に３０分間曝露させた。細菌を回収し、有効な
中和剤を用いて処理し、インキュベートして残留細菌を定量した。特に好適な組成物は、
その部位の上に５００ｍＬの生理食塩液を注いで穏やかに洗浄した後で、細菌の少なくと
も１の対数減少、好ましくは少なくとも２の対数減少を維持するが、その洗浄では、生理
食塩液の容器を可能な限りその部位の近くに置いて、生理食塩液が部位から流れ落ちない
ようにした。
【００６９】
　ここで重要なことは、本発明のある種の実施態様では、微生物の耐性を引き起こす可能
性が極めて低いことである。たとえば、本発明の好適な組成物は、ＭＩＣレベル（すなわ
ち、最小発育阻止濃度）の最初対最後の比が、１６未満、より好ましくは８未満、さらに
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より好ましくは４未満の増加である。そのような耐性出現に関するアッセイは、微生物を
まずサブＭＩＣレベル（たとえば、ＭＩＣの１／２）の消毒剤に曝露させ、２４時間後に
その微生物を２倍の濃度の消毒剤を含むブロスに通すことにより、実施するべきである。
これを８日間繰り返し、毎日微生物を取り出して、新しいＭＩＣを測定する。したがって
、そのような耐性を形成することが低い組成物は、局所的な感染を処置したり、望ましく
ない細菌（たとえば、鼻でのスタフィロコッカス・アウレウス（Ｓｔａｐｈｙｌｏｃｏｃ
ｃｕｓ　ａｕｒｅｕｓ）のコロナイゼーション）を根絶したりするために、１日から数日
にわたって、多数回適用することが可能である。
【００７０】
　本発明の好適な組成物には、皮膚、皮膚病変、および粘膜の上の微生物を迅速に死滅さ
せたり、不活化させる抗菌剤の有効量を含む。ある種の実施態様においては、１種または
複数の投与量を用いれば、５日以内、好ましくは３日以内、より好ましくは２日以内、最
も好ましくは２４時間以内に、実質的にすべての微生物を根絶するかまたは不活化する。
【００７１】
　本発明の好適な組成物は一般に、皮膚、皮膚病変、および粘膜（前鼻孔、鼻腔、鼻咽頭
腔、および上気道の他の部分を含む）に対して低い刺激レベルを有している。たとえば、
本発明のある種の好適な組成物は、グラクソ・スミス・クライン（Ｇｌａｘｏ　Ｓｍｉｔ
ｈ　Ｋｌｉｎｅ）から入手可能なバクトロバン（ＢＡＣＴＲＯＢＡＮ）軟膏剤（皮膚用）
またはバクトロバン・ナザル（ＢＡＣＴＲＯＢＡＮ　ＮＡＳＡＬ）（前鼻孔用）製剤より
も、刺激性が高くない。
【００７２】
　本発明の好適な組成物は、比較的長期間にわたって充分な有効性を維持するので、実用
的である。たとえば、本発明のある種の組成物は、適用した部位で、少なくとも１時間、
好ましくは少なくとも４時間、より好ましくは少なくとも８時間にわたって、抗菌活性を
維持する。持続性は、所定の時間の後にその部位をスワブし、たとえばガスクロマトグラ
フィー（ＧＣ）または高速液体クロマトグラフィー（ＨＰＬＣ）のような適切な分析手段
によって、活性な抗菌剤を試験することにより、容易に求めることができる。
【００７３】
　本発明の好適な組成物は物理的に安定である。本明細書における定義としては、「物理
的に安定な（ｐｈｙｓｉｃａｌｌｙ　ｓｔａｂｌｅ）」組成物とは、２３℃で少なくとも
３ヶ月、好ましくは少なくとも６ヶ月保存している間に、実質的な沈殿、結晶化、相分離
などによって、最初の状態から顕著な変化をしないようなものである。特に好適な組成物
は、１０ミリリットル（１０ｍＬ）の組成物のサンプルを１５ｍＬの円錐状の目盛り付き
プラスチック製遠心管（コーニング（Ｃｏｒｎｉｎｇ）製）に入れ、２２７５×ｇ（たと
えば、独国オステローデ（Ｏｓｔｅｒｏｄｅ，Ｗｅｓｔ　Ｇｅｒｍａｎｙ）のヘラエウス
・セパテック・ＧｍｂＨ（Ｈｅｒａｅｕｓ　Ｓｅｐａｔｅｃｈ　ＧｍｂＨ）製、ラボヒュ
ージ（Ｌａｂｏｆｕｇｅ）Ｂモデル２６５０を使用して３，０００回転／分（ｒｐｍ）で
１０分間）または遠心力２２７５×ｇで同様の遠心処理をしたときに、遠心管の底部また
は上部に目に見える相分離が存在しないならば、完全に物理的に安定である。０．５ｍＬ
未満の相分離があっても、サンプルにおけるその他の物理的な分離の徴候が認められなけ
れば、安定とみなす。
【００７４】
　本発明の好適な組成物は、良好な化学的安定性を示す。このことは、加水分解されたり
、熱および／または光で分解されたりする可能性がある化合物では、特に問題となりうる
。最も好ましい組成物では、２３℃での初期の５日間平衡期間をおいてから密閉容器内４
０℃で４週間エージングさせた後に、平均して少なくとも９７％の抗菌剤成分が保持され
る。保持率（ｐｅｒｃｅｎｔ　ｒｅｔｅｎｔｉｏｎ）とは、保持された抗菌剤成分の重量
パーセントを意味すると理解されたい。これは、分解を起こさせない密閉容器の中でエー
ジングさせたサンプル（すなわち、最初の５日間の平衡期間を超えてエージングさせたも
の）の中に残存している量を、（好ましくは同一のバッチから）まったく同様にして調製
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し、２３℃で５日間静置させておいたサンプルの実測されたレベルと比較することにより
、求めることができる。抗菌剤成分のレベルは、ガスクロマトグラフィーまたは高速液体
クロマトグラフィーを用いて求めるのが好ましい。
【００７５】
　一般的に、本発明の組成物は以下の形態の内の一つであってよい。
【００７６】
・疎水性軟膏剤：組成物を、疎水性の基剤（たとえば、ワセリン、増粘またはゲル化水不
溶性油など）と配合し、場合により微量の水溶性相を含む。
【００７７】
・水中油エマルション：この組成物は、消毒剤が、疎水性成分の離散相と、水を含む連続
の水相と、場合により１種または複数の極性親水性担体、さらには塩、界面活性剤、乳化
剤、またはその他の成分を含む、エマルションの中に乳化されているような配合物であっ
てよい。それらのエマルションは、水溶性または水膨潤性のポリマー、さらにはエマルシ
ョンの安定化に寄与する１種または複数の乳化剤が含まれていてもよい。それらのエマル
ションは一般に、米国特許出願第０９／９６６，５１１号明細書に記載されているように
、かなり高い伝導性を有する。
【００７８】
・油中水エマルション：この組成物は、消毒剤が、疎水性成分の連続相と、水および場合
により１種または複数の極性親水性担体、さらには塩またはその他の成分を含む水相とを
含む、エマルションの中に組み入れられているような配合物であってよい。それらのエマ
ルションは、油溶性または油膨潤性のポリマー、さらにはエマルションの安定化に寄与す
る１種または複数の乳化剤が含まれていてもよい。
【００７９】
・増粘された水性ゲル剤：これらの系は、粘度が５００ｃｐｓを超える、好ましくは５０
００ｃｐｓより高くなるように増粘された水相からなる。最も好適な系では、１０，００
０ｃｐｓを超える、より好ましくは２５，０００ｃｐｓを超える、最も好ましくは５０，
０００ｃｐｓを超える粘度を有している。粘度は、本明細書に記載する粘度試験法を用い
て求める。それらの系には、本明細書に記載される消毒剤を含み、以下において記すよう
な、適切な天然、変性天然、または合成ポリマーによって増粘されている。増粘された水
性ゲル剤は、組成物を効果的に増粘させる適切な乳化剤たとえば、アルキルアルコールお
よびポリエトキシル化アルキル鎖の界面活性剤を用いてさらに増粘させることも可能であ
る。例を挙げれば、ポラワックス（Ｐｏｌａｗａｘ）、ベヘニル（Ｂｅｈｅｎｙｌ）ＴＭ
Ｓ、クローダホス（Ｃｒｏｄａｐｈｏｓ）ＣＥＳ、コスモワックス（Ｃｏｓｍｏｗａｘ）
、およびクローダ・インコーポレーテッド（Ｃｒｏｄａ　Ｉｎｃ．）からのクロシックス
（Ｃｒｏｔｈｉｘ）系などがある。
【００８０】
・親水性ゲル剤：これらは、連続相が水以外の少なくとも１種の水溶性親水性成分からな
っている系である。その配合物は、場合により、約２０重量％までの水をさらに含んでい
てもよい。いくつかの組成物においては、より高い濃度が適していることもある。好適な
親水性成分としては、１種または複数のグリコール（たとえば、グリセリン、プロピレン
グリコール、ブチレングリコール）、ポリエチレングリコール（ＰＥＧ）、エチレンオキ
シド、プロピレンオキシド、および／またはブチレンオキシドのランダムまたはブロック
コポリマー、１分子あたりに１個または複数の疎水性残基を有するポリアルコキシル化界
面活性剤、シリコーンコポリオール、およびそれらの組合せなどが挙げられる。当業者な
らば、そのエトキシル化のレベルは、親水性成分を２３℃で水溶性または水分散性とする
に充分なものでなければならない、ということは認識できるであろう。ほとんどの実施態
様においては、水含量は組成物の１０重量％未満、より好ましくは約５重量％未満である
。
【００８１】
　ほとんどの実施態様においては、組成物の粘度は、本明細書において記述する粘度試験
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によって測定したときに、少なくとも２０ｃｐｓ、好ましくは１００ｃｐｓより高、より
好ましくは１０００ｃｐｓより高、さらにより好ましくは１０，０００ｃｐｓより高、最
も好ましくは２５，０００ｃｐｓより高である。長期間の抗菌活性を確保することを目的
として、移動を抑制し、さらには実体性（流体によって除去されることに対する抵抗性）
を付与するためには、粘度が高い方が好ましい。最も好適な組成物は、粘度試験によって
測定して、２３～２５℃で５０，０００ｃｐｓを超える、最も好ましくは１００，０００
ｃｐｓを超える粘度を有している。最も好適な組成物は、３２℃、３５℃または３７℃も
の高温に加熱した後でも、これらの粘度の値に適合していて、哺乳動物の組織に接触させ
ても、それらの組成物が実用的にとどまるようにする。
【００８２】
消毒剤成分
　消毒剤成分とは、抗菌活性の少なくとも一部を与える、組成物の成分である。すなわち
、消毒剤成分は、少なくとも１種の微生物に対する少なくとも幾分かの抗菌活性を有して
いる。それは一般的に言って、本発明の組成物の主薬であると考えられる。その消毒剤成
分には、過酸化物、Ｃ６～Ｃ１４アルキルカルボン酸およびアルキルカルボキシレートエ
ステルカルボン酸、抗菌性天然油、ならびに配合適性のあるそれらの組合せからなる群よ
り選択される１種または複数の消毒剤の有効量が含まれる。
【００８３】
Ｃ６～Ｃ１４アルキルカルボン酸およびアルキルカルボキシレートエステルカルボン酸：
　この部類の抗菌性消毒剤としては、Ｃ６～Ｃ１４、および好ましくはＣ８～Ｃ１２の直
鎖状または分岐状のアルキルカルボン酸、たとえば、ヘプタン酸、カプリン酸、カプリル
酸、ウンデシレン酸、およびラウリン酸などが挙げられる。これらは、脂肪酸と呼ばれる
ことも多い。本明細書で使用するとき、「脂肪族（ｆａｔｔｙ）」という用語には、直鎖
状であっても、分岐状であってもよいアルキル酸で、その炭素原子が奇数、偶数いずれの
ものも含まれる。さらに、Ｃ８～Ｃ２２モノ－またはポリ－不飽和脂肪酸もまた含まれる
。それらの例を挙げれば、オレイン酸、リノール酸、リノレン酸、およびアラキドン酸な
どである。さらには、この部類に入るものとしては、これらのカルボン酸とヒドロキシ官
能性アルキル酸とのエステル（カルボン酸のアルキルカルボキシレートエステル）、たと
えば、ラウロイルラクチレート、カプリロイルラクチレート、カプロイルラクチレートな
どが挙げられる。そのアルキルカルボキシレートエステルカルボン酸には、Ｃ６～Ｃ１４
、好ましくはＣ８～Ｃ１２のアルキル基が含まれる。最も簡便には、それらは、Ｃ６～Ｃ
１４で飽和の、直鎖状もしくは分岐状のアルキルカルボン酸、またはＣ８～Ｃ２２のモノ
－もしくはポリ－不飽和脂肪酸を、ヒドロキシ官能性アルキルカルボン酸とエステル化さ
せることにより、形成させる。アルキルカルボン酸のアルキルカルボキシレートエステル
の市販されている例としては、ライタ・コーポレーション（ＲＩＴＡ　Ｃｏｒｐ．）から
入手可能な、パティオニック（Ｐａｔｉｏｎｉｃ）１２２Ａ（カプロイルラクチレート）
がある。この部類でまた別な好適な化合物は、ラウロイルラクチレートである。疎水性成
分および／または乳化剤／界面活性剤の存在下にこれらの消毒剤を配合するのが好ましい
。これらの化合物は典型的には、０．５重量％、好ましくは１重量％、最も好ましくは２
重量％の量で配合物に添加する。ほとんどの実施態様においては、これらの化合物を、８
重量％以下、より好ましくは６重量％以下、最も好ましくは４重量％以下の量で添加する
。
【００８４】
　そのカルボン酸の少なくとも一部は、酸の形またはプロトン化された形で存在している
のが好ましい。この形態であると、中和された塩の形態の場合よりは、活性が顕著に高い
。これらの酸は、比較的刺激性が高い可能性もあるので、疎水性のビヒクルたとえば、場
合により親水性成分を含んでいてもよい皮膚軟化性油またはワセリンをベースとした組成
物にそれらを配合するのが好ましい。それらの消毒剤を配合した水性組成物（または、そ
の組成物の水相）のｐＨは、典型的には３～８、最も好ましくは３～６の範囲である。
【００８５】
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過酸化物：
　過酸化物、たとえば過酸化水素および過酸化ベンゾイルは、消毒剤の有用な部類である
。過酸化物の錯体もまた有用であり、以下のようなものが挙げられる（これらに限定され
る訳ではない）：過酸化水素とポリマーたとえば、ポリラクタム（たとえば、ポリビニル
ピロリドン（ニュージャージー州ウェイン（Ｗａｙｎｅ，ＮＪ）のアイ・エス・ピー（Ｉ
ＳＰ）からのペルオキシドン（Ｐｅｒｏｘｙｄｏｎｅ））、ポリカルボン酸たとえばポリ
アクリル酸（たとえば、カルボマータイプのポリマー錯体）、さらには過酸化物と安定な
錯体を形成するその他のポリマー、との錯体。
【００８６】
　ｉｎ　ｓｉｔｕで過酸化水素を発生する化合物もまた望ましい。そのような化合物を挙
げれば、たとえば以下のようなものがある：過炭酸塩（たとえば、炭酸ナトリウムペルオ
キソ水和物および一般式（Ｍ2ＣＯ3）・３Ｈ2Ｏ（ここで、Ｍは金属またはアンモニウム
イオンを表す）を有するその他のペルオキソ水和物）、過ホウ酸塩（たとえば、過ホウ酸
ナトリウム）、ならびに、尿素ペルオキソ水和物（これは、尿素過酸化物または、過酸化
水素カルバミドとも呼ばれる）。これら後者の化合物は、水に曝露することによって過酸
化水素を発生するので、水性組成物に添加することもできるし、あるいは非水性組成物に
添加することもできる。
【００８７】
　過酸化物は、触媒の存在、アルカリ性ｐＨ、粗面を有する粒子への暴露、および組織の
ペルオキシダーゼまたはカタラーゼによって、容易に分解することができる。過酸化物は
、分解から保護し、好ましくは安定化させておくべきである。現在のところ、本発明にお
いて使用するには、過酸化水素が最も好ましい過酸化物である。
【００８８】
　過酸化物と共に使用するのに好適な安定剤は、スズ酸ナトリウムのようなスズ化合物で
ある。スズ化合物は、使用する過酸化物濃縮物の１リットルあたり、約０．１ｍｇから約
１．４ｍｇまでの量で存在させることができる。好ましい実施態様においては、過酸化水
素（米国薬局方）を組成物の配合に用いるが、そのものは、水中３０重量％の過酸化水素
である。組成物のｐＨは、好ましくは７未満、より好ましくは６未満、最も好ましくは５
未満である。好適な組成物は、過度な刺激を防止するために、２より高いｐＨ、好ましく
は約３よりも高いｐＨを有する。配合物に添加する過酸化物の濃度は、典型的には０．５
重量％、好ましくは１重量％、最も好ましくは２重量％の量とする。ほとんどの実施態様
においては、これらの化合物を、８重量％以下、より好ましくは６重量％以下、最も好ま
しくは５重量％以下の量で添加する。
【００８９】
　使用する過酸化物の油中および／または水中いずれの溶解度も、ビヒクルとしての親水
性または親水性成分を選択することに影響する。たとえば、過酸化ベンゾイルは油溶性で
あるので、ワセリンのような疎水性成分と共に使用するか、あるいは水中油型乳剤として
使用することができる。
【００９０】
天然油由来の消毒剤：
　この部類のものには、植物からの油類および油性抽出物、たとえば以下に示すようなも
のが挙げられる：茶の木油（Ｔｅａ　Ｔｒｅｅ　ｏｉｌ）、グレープフルーツ種子抽出物
、メンマ抽出物（フロロ、ルシノール含有抽出物）；メギ抽出物（塩化ベルベリン）；ベ
イスイート（ｂａｙ　ｓｗｅｅｔ）抽出物；ベイベリー樹皮抽出物（ミリシトリン）；カ
デ油；ＣＡＥ（ニュージャージー州ティーネック（Ｔｅａｎｅｃｋ，Ｎ．Ｊ．）のアジノ
モト（Ａｊｉｎｏｍｏｔｏ）から入手可能）；カヤプト油；キャラウェー油；カスカリア
樹皮（エッセンシャル・オイル（ＥＳＳＥＮＴＩＡＬ　ＯＩＬ）として市販）；ニオイヒ
バ油；カモミール；ケイ皮油；シトロネラ油；チョウジ油；カミツレ油；ジャイアントタ
デ；セイヨウヤマハッカ油；レモングラス；オリーブ葉抽出物（バイオ・ボタニカ（Ｂｉ
ｏ　Ｂｏｔａｎｉｃａ）から入手可能）；パセリ；パッチュリ油；シャクヤク；マツ葉油
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；プランサーバティブ（ＰＬＡＮＳＥＲＶＡＴＩＶＥ）（カンポ・リサーチ（Ｃａｍｐｏ
　Ｒｅｓｅｒａｃｈ）から入手可能）；ローズゼラニウム油；ローズマリー；セージ、な
ど、さらにはそれらの混合物。特に好適なのは、茶の木油（カヤプト油）およびグレープ
フルーツ種子抽出物である。
【００９１】
　これらの化合物は、比較的に水に不溶性であるので、これらの化合物は、疎水性成分お
よび／または乳化剤／界面活性剤の存在下、エマルション（油中水型または水中油型）中
、または親水性ビヒクル中で配合するのが、好ましい。これらの化合物は、典型的には０
．５～８％、好ましくは１～６％、最も好ましくは２～４重量％で配合物に添加する。消
毒剤の幾分かを確実に微生物を死滅させるのに利用するために、その消毒剤にとっての良
溶媒である疎水性成分において、顕著に高いレベルが必要となることもある。組成物には
、活性を低下させる可能性がある、ＭＷが約１５００ダルトンより高い、より好ましくは
６００ダルトンより高いポリエチレングリコールを全く配合しないのが好ましい。ほとん
どの実施態様においては、組成物は、疎水性ビヒクル（たとえばワセリン）をベースとし
たものであって、場合により親水性成分および／または油中水型エマルションを加える。
それらの消毒剤と共に配合される組成物のｐＨは、典型的には３～９、最も好ましくは３
．５～７の範囲である。
【００９２】
　本発明の組成物には、１種または複数の消毒剤が、所望の結果を得るのに適したレベル
で含まれる。そのような組成物には、消毒剤を合計して、そのまま使用可能な（「ｒｅａ
ｄｙ　ｔｏ　ｕｓｅ」または「ａｓ　ｕｓｅｄ」）組成物の全重量を基準にして、好まし
くは少なくとも０．２重量パーセント（重量％）、より好ましくは少なくとも０．２５重
量％、さらにより好ましくは少なくとも０．３５重量％、さらにより好ましくは少なくと
も０．５重量％、さらにより好ましくは少なくとも１、２、さらには３重量％含む。好ま
しい実施態様においては、消毒剤を、そのまま使用可能な組成物の全重量を基準にして、
合計して２０重量％以下、より好ましくは１５重量％以下、さらにより好ましくは１０重
量％以下、さらにより好ましくは５重量％以下の量で存在させる。ある種の組成物では、
使用する前に希釈するつもりであるならば、より高い濃度であってもよい。
【００９３】
　本発明の消毒剤は、単独で使用してもよいし、あるいは、組織の上の微生物を効果的に
死滅させるために他の消毒剤と組合せで使用してもよい。本明細書に記載されたものと共
に使用される追加の消毒剤としては下記のようなものを挙げることができる：ハロゲン化
フェノール、ジフェニルエーテル、ビスフェノール（ｐ－クロロｍ－キシレノール（ＰＣ
ＭＸ）およびトリクロサンを含むが、これらに限定される訳ではない）、フェノール、レ
ソルシノールおよびその誘導体、アニリド、ならびにそれらの組合せ（本願出願人の同時
係属出願（発明の名称「Ｐｈｅｎｏｌｉｃ　Ａｎｔｉｓｅｐｔｉｃ　Ｃｏｍｐｏｓｉｔｉ
ｏｎｓ　ａｎｄ　Ｍｅｔｈｏｄｓ　ｏｆ　Ｕｓｅ」、米国特許出願第１０／９３６，１７
１号明細書、出願日２００４年９月７日）において提供されているもの）；クロルヘキシ
ジンおよびその塩たとえば、二グルコン酸塩、二酢酸塩、二メト硫酸塩、および二乳酸塩
；高分子量四級アンモニウム化合物たとえば、ポリヘキサメチレンビグアニド；銀および
各種銀錯体；低分子量四級アンモニウム化合物たとえば、塩化ベンザルコイウム（ｂｅｎ
ｚａｌｋｏｉｕｍ　ｃｈｌｏｒｉｄｅ）およびアルキル置換誘導体；ジ－長鎖アルキル（
Ｃ６～Ｃ１８）四級アンモニウム化合物；ハロゲン化セチルピリジニウムおよびそれらの
誘導体；塩化ベンゼトニウムおよびそのアルキル置換誘導体；ならびにオクテニジン（本
願出願人の同時係属出願（発明の名称「Ｃａｔｉｏｎｉｃ　Ａｎｔｉｓｅｐｔｉｃ　Ｃｏ
ｍｐｏｓｉｔｉｏｎｓ　ａｎｄ　Ｍｅｔｈｏｄｓ　ｏｆ　Ｕｓｅ」、米国特許出願第１０
／９３６，１３５号明細書、出願日２００４年９月７日）において提供されているもの）
。
【００９４】
　ある種の消毒剤の組合せは特に有用であるが、その一方で、他の組合せでは、不安定な
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配合物になったり、抗菌活性の不活化が起きたりする可能性もある。たとえば、たとえば
ビグアニドおよびビスビグアニド、高分子量四級アンモニウム化合物、四級アンモニウム
化合物、ならびに銀のようなカチオン性消毒剤をアルキルカルボン酸と組み合わせるのは
、不適切である。その一方で、別な消毒剤の組合せは、相乗的あるいは増強の効果を与え
ることもありうる。たとえば、Ｃ６およびそれより高級な脂肪酸は、過酸化物、さらには
以下において記述する脂肪酸モノグリセリド消毒剤の活性を向上させることができる。
【００９５】
　ある種の実施態様においては、本発明の消毒剤は、場合により、多価アルコールの（Ｃ
７～Ｃ１４）飽和脂肪酸エステル、多価アルコールの（Ｃ８～Ｃ２２）不飽和脂肪酸エス
テル、多価アルコールの（Ｃ７～Ｃ１４）飽和脂肪族エーテル、多価アルコールの（Ｃ８
～Ｃ２２）不飽和脂肪族エーテル、それらのアルコキシル化誘導体、またはそれらの組合
せを含む、抗菌性脂質消毒剤の有効量と組み合わせてもよい。それらのアルコキシル化誘
導体は典型的には、多価アルコール１モルあたり、５モル未満のアルコキシドを有してい
る。一般的には、スクロース以外の多価アルコールの場合では、エステルにはモノエステ
ルを含み、エーテルにはモノエーテルを含むが、スクロースの場合では、エステルにはモ
ノエステル、ジエステル、またはそれらの組合せを含み、エーテルにはモノエーテル、ジ
エーテル、またはそれらの組合せを含む。この部類の有用な消毒剤は、「Ａｎｔｉｍｉｃ
ｒｏｂｉａｌ　Ｃｏｍｐｏｓｉｔｉｏｎｓ　ａｎｄ　Ｍｅｔｈｏｄｓ　ｏｆ　Ｕｓｅ」（
米国特許出願第１０／６５９，５７１号明細書）にさらなる記載がある。本明細書で使用
するとき、「脂肪族（ｆａｔｔｙ）」という用語は、Ｃ６～Ｃ１８の奇数または偶数の炭
素原子のアルキルおよびアルキレン炭化水素鎖を指す。
【００９６】
　別なものとしては、その抗菌的脂質が、（Ｃ２～Ｃ８）ヒドロキシカルボン酸の（Ｃ８
～Ｃ１２）脂肪族アルコールエステル（（Ｃ８～Ｃ１２）脂肪族アルコールの（Ｃ２～Ｃ
８）ヒドロキシカルボン酸エステルと呼ばれることもある）、（Ｃ２～Ｃ８）ヒドロキシ
カルボン酸の（Ｃ８～Ｃ２２）モノ－またはポリ－不飽和脂肪族アルコールエステル（（
Ｃ８～Ｃ２２）モノ－またはポリ－不飽和脂肪族アルコールの（Ｃ２～Ｃ８）ヒドロキシ
カルボン酸エステルと呼ばれることもある）、またはそれらのアルコキシル化誘導体など
であってもよい。それらのアルコキシル化誘導体は、多価アルコールまたはヒドロキシル
酸１モルあたり、５モル未満のアルコキシドを有している。ヒドロキシカルボン酸残基に
は、脂肪族および／または芳香族基が含まれる。たとえば、サリチル酸の脂肪族アルコー
ルエステルであってもよい。この部類の有用な消毒剤については、本出願人の同時係属中
の出願「Ａｎｔｉｍｉｃｒｏｂｉａｌ　Ｃｏｍｐｏｓｉｔｉｏｎｓ　ａｎｄ　Ｍｅｔｈｏ
ｄｓ」（米国仮特許出願第６０／６６０，５９４号明細書、出願日２００５年３月１０日
）にさらなる記載がある。
【００９７】
　本明細書で使用するとき、「脂肪族アルコール（ｆａｔｔｙ　ａｌｃｏｈｏｌ）」は、
偶数または奇数の炭素原子を有するアルキルまたはアルキレン単官能アルコールであり、
「脂肪酸（ｆａｔｔｙ　ａｃｉｄ）」は、偶数または奇数の炭素原子を有するアルキルま
たはアルキレン単官能カルボン酸である。
【００９８】
　迅速な抗菌活性を得るためには、配合物には、疎水性相における溶解限度に近いか好ま
しくは超える組成で、１種または複数の消毒剤を組み入れるのがよい。理論に拘束される
ことを望むものではないが、疎水性の成分の中に分配されやすい消毒剤は、水性媒体の中
に存在しているかまたは水性媒体と関わっている微生物を死滅させるのには、容易には利
用できない、と考えられる。ほとんどの組成物において、消毒剤は好ましくは、２３℃に
おける疎水性成分の溶解限度の、少なくとも６０％、好ましくは少なくとも７５％、より
好ましくは少なくとも１００％、最も好ましくは少なくとも１２０％の割合で組み入れら
れる。これは、以下の方法により簡便に求めることができる：消毒剤なしの配合物を作り
、（たとえば、遠心分離またはその他の適当な分離方法を用いて）相分離をさせ、消毒剤
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を少しずつ量を増やしながら、沈殿が起きるまで加えていくことにより溶解限度を求める
。当業者のよく知るところであるが、正確な測定をするためには、過飽和溶液ができない
ようにしなければならない。たとえば、本願発明者らが見出したところでは、茶の木油を
含む疎水性ビヒクルを使用した組成物は、溶解限度よりも高いところで顕著に活性が高い
。
【００９９】
エンハンサー成分
　本発明の組成物には、エンハンサーを加えて、抗菌活性を増強させてもよい。活性を増
強させることは、グラム陰性菌、たとえばＥ・コリ（Ｅ．ｃｏｌｉ）およびシュードモナ
ス（Ｐｓｕｅｄｏｍｏｎａｓ）属に対しては特に有用である。選択されたエンハンサーが
、細菌の細胞エンベロープに効力があると好ましい。理論に拘束される訳ではないが、エ
ンハンサーが作用して、消毒剤がより容易に細胞質の中に入れるようになるか、および／
または細胞エンベロープの破壊が容易になるか、が起きていると現段階では考えている。
エンハンサー成分としては、以下のようなものが挙げられる：アルファ－ヒドロキシ酸、
ベータ－ヒドロキシ酸、その他のカルボン酸、（Ｃ１～Ｃ４）アルキルカルボン酸、（Ｃ
６～Ｃ１２）アリールカルボン酸、（Ｃ６～Ｃ１２）アラルキルカルボン酸、（Ｃ６～Ｃ
１２）アルカリルカルボン酸、キレート剤、フェノール系化合物（たとえばある種の抗酸
化剤およびパラベン）、（Ｃ１～Ｃ１０）モノヒドロキシアルコール、またはグリコール
エーテル（すなわち、エーテルグリコール）。所望により、エンハンサーを各種組合せて
、使用することができる。
【０１００】
　いくつかの実施態様においては、別なエンハンサーが有用となることもあるが、そのよ
うなものとしては、シデロホアや鉄結合性タンパク質（米国特許出願第１０／９３６，９
４９号明細書、出願日２００４年９月８日、発明の名称「Ａｎｔｉｍｉｃｒｏｂｉａｌ　
Ｃｏｍｐｏｓｉｔｉｏｎｓ　ａｎｄ　Ｍｅｔｈｏｄｓ」に記載）；および糖および／また
はアルコール（米国特許出願第６０／６６０，８３０号明細書、出願日２００５年３月１
０日、発明の名称「Ｍｅｔｈｏｄｓ　ｏｆ　Ｒｅｄｕｃｉｎｇ　Ｍｉｃｒｏｂｉａｌ　Ｃ
ｏｎｔａｍｉｎａｔｉｏｎ」に記載）が挙げられる。
【０１０１】
　アルファ－ヒドロキシ酸、ベータ－ヒドロキシ酸、およびその他のカルボン酸エンハン
サーは、それらのプロトン化された、遊離の酸の形態で存在させるのが好ましい。しかし
ながら、それらの酸エンハンサーのすべてが遊離の酸の形態で存在しなければならないと
いう訳ではなく、以下に述べる好適な濃度が、遊離の酸の形態で存在する量にあたる。さ
らに、配合物を酸性化させたり、あるいは抗菌活性を維持できるｐＨにそれを緩衝化させ
たりするために、非アルファ－ヒドロキシ酸、ベータ－ヒドロキシ酸またはその他のカル
ボン酸エンハンサーを添加してもよい。さらに、カルボン酸基を含むキレート剤エンハン
サーは、それらの酸の形態においては、少なくとも１個、より好ましくは少なくとも２個
のカルボン酸基を有して存在しているのが好ましい。以下において示す濃度は、この状況
を仮定したものである。ノニオン性エンハンサーが本発明の消毒剤の全部の部類において
有用であるのに対して、カルボン酸やキレート剤のようなアニオン性エンハンサーは、他
の成分たとえばカチオン性消毒剤とは配合不適性となる可能性がある。キレート剤エンハ
ンサーには、リン酸塩またはホスホン酸基をさらに含んでいてもよい。他の組成物成分と
の相互作用によって沈殿が生ずる場合には、代わりのエンハンサーを考えなければならな
い。
【０１０２】
　本発明の組成物において１種または複数のエンハンサーを適切なレベルで使用すること
により、所望の結果を得ることができる。好ましい実施態様においては、それらは、その
まま使用可能な組成物の全重量を基準にして、０．０１重量％を超える全量、好ましくは
０．１重量％を超える量、より好ましくは０．２重量％を超える量、さらにより好ましく
は０．２５重量％を超える量、最も好ましくは約０．４重量％を超える量で存在させる。
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好ましい実施態様においては、それらは、そのまま使用可能な組成物の全重量を基準にし
て、合計して２０重量％以下の全量で存在させる。そのような濃度は、典型的には、アル
ファ－ヒドロキシ酸、ベータ－ヒドロキシ酸、その他のカルボン酸、キレート化剤、フェ
ノール系化合物、エーテルグリコール、および（Ｃ５～Ｃ１０）モノヒドロキシアルコー
ルなどに適用される。一般的に言って、（Ｃ１～Ｃ４）モノヒドロキシアルコールの場合
にはより高い濃度が必要となるが、これについては以下においてさらに詳しく説明する。
【０１０３】
　アルファ－ヒドロキシ酸、ベータ－ヒドロキシ酸、およびその他のカルボン酸エンハン
サー、さらにはカルボン酸基を含むキレート剤は、配合された組成物１００グラムあたり
１００ミリモル以下の濃度で存在させるのが好ましい。ほとんどの実施態様においては、
アルファ－ヒドロキシ酸、ベータ－ヒドロキシ酸、およびその他のカルボン酸エンハンサ
ー、さらにはカルボン酸基を含むキレート剤は、配合された組成物１００グラムあたり、
好ましくは７５ミリモル以下、より好ましくは１００グラムあたり５０ミリモル以下、最
も好ましくは１００グラムあたり２５ミリモル以下の濃度で存在させる。
【０１０４】
　消毒剤成分の全濃度対エンハンサー成分の合計の濃度は、重量基準で、好ましくは１０
：１から１：３００までの範囲、より好ましくは５：１から１：１０までの範囲である。
【０１０５】
　エンハンサーを使用する際に、さらに考えておかねばならぬことは、組成物における溶
解度と物理的安定性である。本明細書で述べるエンハンサーの多くのものは、鉱油あるい
はワセリンのような好適な疎水性成分には、不溶性である。少量（典型的には３０重量％
未満、好ましくは２０重量％未満、より好ましくは１２重量％未満）の親水性成分を添加
することによって、組成物の溶解性と物理的安定性が向上するだけでなく、抗菌活性もま
た改良されることが見出された。これらの親水性成分については以下に記載する。それと
は別に、組成物が物理的に安定であるならば、溶解限度を超えてエンハンサーを存在させ
てもよい。このことは、消毒剤の層形成（たとえば、沈降またはクリーミング）が顕著に
起きないような、充分に粘度の高い組成物を用いることによって、達成することができる
。
【０１０６】
アルファ－ヒドロキシ酸
　アルファ－ヒドロキシ酸は、典型的には、次式で表される化合物である：
　　Ｒ5（ＣＲ6ＯＨ）nＣＯＯＨ
ここで：Ｒ5およびＲ6はそれぞれ独立して、Ｈ、（Ｃ１～Ｃ８）アルキル基（直鎖状、分
岐状、または環状）、（Ｃ６～Ｃ１２）アリール基、（Ｃ６～Ｃ１２）アラルキル基、ま
たは（Ｃ６～Ｃ１２）アルカリル基（ここで、アラルキルまたはアルカリルのアルキル基
は直鎖状、分岐状、または環状である）であるが、ここでＲ5およびＲ6は、場合により、
１個または複数のカルボン酸基で置換されていてもよく；そして、ｎ＝１～３、好ましく
は、ｎ＝１～２である。
【０１０７】
　アルファ－ヒドロキシ酸の例としては以下のものなどが挙げられるが、これらに限定さ
れる訳ではない：乳酸、リンゴ酸、クエン酸、２－ヒドロキシブタン酸、マンデル酸、グ
ルコン酸、グリコール酸（すなわち、アルファ－ヒドロキシエタン酸）、酒石酸、アスコ
ルビン酸、アルファ－ヒドロキシオクタン酸、およびアルファヒドロキシカプリル酸、さ
らにはそれらの誘導体（たとえば、ヒドロキシル、フェニル基、ヒドロキシフェニル基、
アルキル基、ハロゲン、さらにはそれらの組合せで置換された化合物）。好適なアルファ
－ヒドロキシ酸としては、乳酸、リンゴ酸、およびマンデル酸などが挙げられる。これら
の酸は、Ｄ形、Ｌ形、またはＤＬ形であってよく、遊離の酸、ラクトン、またはそれらの
部分塩として存在していてよい。それらの形態はすべて「酸」という用語に包含されてい
る。酸が、遊離の酸の形態で存在しているのが好ましい。ある種の好ましい実施態様にお
いては、本発明の組成物において有用なアルファ－ヒドロキシ酸は、乳酸、マンデル酸、
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およびリンゴ酸、ならびにそれらの混合物からなる群より選択される。その他の好適なア
ルファ－ヒドロキシ酸は、米国特許第５，６６５，７７６号明細書（ユ（Ｙｕ））に記載
されている。
【０１０８】
　本発明の組成物において１種または複数のアルファ－ヒドロキシ酸を適切なレベルで使
用することにより、所望の結果を得ることができる。好ましい実施態様においては、それ
らは、そのまま使用可能な組成物の全重量を基準にして、合計して少なくとも０．２５重
量％、より好ましくは少なくとも０．５重量％、さらにより好ましくは少なくとも１重量
％の量で存在させる。好ましい実施態様においては、それらは、そのまま使用可能な組成
物の全重量を基準にして、合計して１０重量％以下、より好ましくは５重量％以下、さら
により好ましくは３重量％以下の量で存在させる。濃度が高い程、刺激性が強くなる。
【０１０９】
　アルファ－ヒドロキシ酸エンハンサー対全体の抗菌消毒剤成分の比率は、好ましくは多
くとも１０：１、より好ましくは多くとも５：１、さらにより好ましくは多くとも１：１
である。アルファ－ヒドロキシ酸エンハンサー対全体の抗菌消毒剤成分の比率は、好まし
くは少なくとも１：２０、より好ましくは少なくとも１：１２、さらにより好ましくは少
なくとも１：５である。アルファ－ヒドロキシ酸エンハンサー対全体の抗菌消毒剤成分の
好ましい比率は、１：１２から１：１までの範囲内である。
【０１１０】
ベータ－ヒドロキシ酸
　ベータ－ヒドロキシ酸は、典型的には、次式で表される化合物である：
　　Ｒ7（ＣＲ8ＯＨ）n（ＣＨＲ9）mＣＯＯＨ　　または
【０１１１】
【化１】

【０１１２】
ここで、Ｒ7、Ｒ8、およびＲ9はそれぞれ独立して、Ｈ、（Ｃ１～Ｃ８）アルキル基（飽
和の直鎖状、分岐状、または環状基）、（Ｃ６～Ｃ１２）アリール基、（Ｃ６～Ｃ１２）
アラルキル基、または（Ｃ６～Ｃ１２）アルカリル基（ここで、アラルキルまたはアルカ
リルのアルキル基は直鎖状、分岐状、または環状である）、ここでＲ7およびＲ8は、場合
により、１個または複数のカルボン酸基で置換されていてもよく；ｍ＝０または１であり
；ｎ＝１～３（好ましくは、ｎ＝１～２）であり；そしてＲ21は、Ｈ、（Ｃ１～Ｃ４）ア
ルキルまたはハロゲンである。
【０１１３】
　ベータ－ヒドロキシ酸の例としては、ベータ－ヒドロキシブタン酸、３－ヒドロキシブ
タン酸、トロパ酸、およびトレトカン酸などが挙げられるがこれらに限定される訳ではな
い。ある種の好ましい実施態様においては、本発明の組成物において有用なベータ－ヒド
ロキシ酸は、サリチル酸、ベータ－ヒドロキシブタン酸、およびそれらの混合物からなる
群より選択される。その他の好適なベータ－ヒドロキシ酸は、米国特許第５，６６５，７
７６号明細書（ユ（Ｙｕ））に記載されている。
【０１１４】
　本発明の組成物において１種または複数のベータ－ヒドロキシ酸を適切なレベルで使用
することにより、所望の結果を得ることができる。好ましい実施態様においては、それら
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は、そのまま使用可能な組成物の全重量を基準にして、合計して少なくとも０．１重量％
、より好ましくは少なくとも０．２５重量％、さらにより好ましくは少なくとも０．５重
量％の量で存在させる。好ましい実施態様においては、それらは、そのまま使用可能な組
成物の全重量を基準にして、合計して１０重量％以下、より好ましくは５重量％以下、さ
らにより好ましくは３重量％以下の量で存在させる。濃度が高い程、刺激性が強くなる。
【０１１５】
　ベータ－ヒドロキシ酸エンハンサー対全体の消毒剤成分の比率は、好ましくは多くとも
１０：１、より好ましくは多くとも５：１、さらにより好ましくは多くとも１：１である
。ベータ－ヒドロキシ酸エンハンサー対全体の消毒剤成分の比率は、好ましくは少なくと
も１：２０、より好ましくは少なくとも１：１５、さらにより好ましくは少なくとも１：
１０である。ベータ－ヒドロキシ酸エンハンサー対全体の消毒剤成分の好ましい比率は、
１：１５から１：１までの範囲内である。
【０１１６】
　水の濃度が低いか、または実質的に水を含まないような系においては、エステル化が、
たとえば消毒剤またはヒドロキシル官能性親水性成分と反応することによってエンハンサ
ーが消失する主な経路となる可能性がある。したがって、ある種のアルファ－ヒドロキシ
酸（ＡＨＡ）およびベータ－ヒドロキシ酸（ＢＨＡ）が特に好適であるが、その理由は、
それらが、ＡＨＡまたはＢＨＡのヒドロキシル基との反応によるエステル化をしにくいと
考えられるからである。たとえば、ある種の配合においては、サリチル酸が特に好適とな
りうるが、その理由は、フェノール性のヒドロキシル基は、脂肪族のヒドロキシル基より
もはるかに酸性が強く、そのため反応性がはるかに低いからである。無水または低水分含
量の配合物において特に好適なその他の化合物としては、乳酸、マンデル酸、リンゴ酸、
クエン酸、酒石酸、およびグリコール酸などが挙げられる。安息香酸および、ヒドロキシ
ル基を含まない置換安息香酸は、ヒドロキシル酸ではないものの、エステル基を形成する
傾向が低いので、やはり好ましい。
【０１１７】
その他のカルボン酸
　アルファ－およびベータ－カルボン酸以外のカルボン酸も、エンハンサー成分の中で使
用するのに適している。そのようなものとしては、典型的には１６個の炭素原子、好まし
くは１２個以下の炭素原子、さらにより好ましくは約８個以下の炭素原子を有する、アル
キル、アリール、アラルキル、またはアルカリルカルボン酸などが挙げられるそれらの内
の好適な部類は、次式で表すことができる：
　　Ｒ10（ＣＲ11

2）nＣＯＯＨ
ここで、Ｒ10およびＲ11はそれぞれ独立して、Ｈ、（Ｃ１～Ｃ４）アルキル基（これは、
直鎖状、分岐状、または環状基であってよい）、（Ｃ６～Ｃ１２）アリール基、アリール
基とアルキル基の両方を含む（Ｃ６～Ｃ１６）基（これは、直鎖状、分岐状、または環状
基であってよい）であり、ここでＲ10およびＲ11は、場合により１個または複数のカルボ
ン酸基で置換されていてもよく；そしてｎ＝０～３、好ましくは、ｎ＝０～２である。そ
のカルボン酸が、（Ｃ１～Ｃ４）アルキルカルボン酸、（Ｃ６～Ｃ１２）アラルキルカル
ボン酸、または（Ｃ６～Ｃ１６）アルカリルカルボン酸であるのが好ましい。酸の例とし
ては、酢酸、プロピオン酸、安息香酸、ベンジル酸（ｂｅｎｚｙｌｉｃ　ａｃｉｄ）、ノ
ニル安息香酸などが挙げられるが、これらに限定される訳ではない。特に好適なのは安息
香酸である。
【０１１８】
　本発明の組成物において、（アルファ－あるいはベータ－ヒドロキシ酸以外の）１種ま
たは複数のカルボン酸を適切なレベルで使用することにより、所望の結果を得ることがで
きる。好ましい実施態様においては、それらを、そのまま使用可能な濃縮組成物を基準に
して、合計して少なくとも０．１重量％、より好ましくは少なくとも０．２５重量％、さ
らにより好ましくは少なくとも０．５重量％、最も好ましくは少なくとも１重量％の量で
存在させる。好ましい実施態様においては、それらは、そのまま使用可能な組成物を基準
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３重量％以下の量で存在させる。
【０１１９】
　（アルファ－またはベータ－ヒドロキシ酸以外の）カルボン酸の合計濃度対消毒剤成分
の全濃度の比率は、重量基準で、好ましくは１０：１から１：１００までの範囲内、より
好ましくは２：１から１：１０までの範囲内である。
【０１２０】
キレート剤
　キレート化剤（ｃｈｅｌａｔｉｎｇ　ａｇｅｎｔ）（すなわち、キレート剤（ｃｈｅｌ
ａｔｏｒ））は、典型的には、溶液中で、金属イオンと多重配位部位を有することが可能
な有機化合物である。典型的には、それらのキレート化剤は、ポリアニオン性化合物であ
って、多価金属イオンとベストな配位をする。キレート化剤としては、以下のようなもの
が挙げられる（これらに限定される訳ではない）：エチレンジアミン四酢酸（ＥＤＴＡ）
およびその塩（たとえば、ＥＤＴＡ（Ｎａ）2、ＥＤＴＡ（Ｎａ）4、ＥＤＴＡ（Ｃａ）、
ＥＤＴＡ（Ｋ）2）、ピロリン酸ナトリウム、ヘキサメタリン酸ナトリウム、アジピン酸
、コハク酸、ポリリン酸、ピロリン酸ナトリウム、ヘキサメタリン酸ナトリウム、酸性化
ヘキサメタリン酸ナトリウム、ニトリロトリス（メチレンホスホン酸）、ジエチレントリ
アミン五酢酸、１－ヒドロキシエチレン、１，１－ジホスホン酸、およびジエチレントリ
アミンペンタ－（メチレンホスホン酸）。ある種のカルボン酸、特にアルファ－ヒドロキ
シ酸およびベータ－ヒドロキシ酸、たとえば、リンゴ酸および酒石酸は、キレート剤とし
ても機能する。さらに、第一鉄または第二鉄イオンに対して高度に特異的な化合物、たと
えばシデロホアや、鉄結合性タンパク質たとえばラクトフェリンおよびトランスフェリン
などを挙げることができる。
【０１２１】
　ある種の好ましい実施態様においては、本発明の組成物において有用なキレート化剤と
しては、エチレンジアミン四酢酸およびその塩、コハク酸、およびそれらの混合物からな
る群より選択されるものなどが挙げられる。ＥＤＴＡの遊離の酸またはモノ－もしくはジ
－塩の形態のいずれかを使用するのが好ましい。
【０１２２】
　本発明の組成物において１種または複数のキレート化剤を適切なレベルで使用すること
により、所望の結果を得ることができる。好ましい実施態様においては、それらは、その
まま使用可能な組成物の重量を基準にして、合計して少なくとも０．０１重量％、より好
ましくは少なくとも０．０５重量％、さらにより好ましくは少なくとも０．１重量％、さ
らにより好ましくは少なくとも０．２５重量％の量で存在させる。別な場合として、好ま
しい実施態様においては、キレート剤は、たとえそれが複数の相を含んでいたとしても、
組成物の全重量／容積を基準にして、合計して少なくとも３００ｕＭ（マイクロモル）、
好ましくは少なくとも５００ｕＭ、より好ましくは少なくとも１０００ｕＭ、最も好まし
くは少なくとも２０００ｕＭの量で存在している。好ましい実施態様においては、それら
は、そのまま使用可能な組成物の重量を基準にして、合計して１０重量％以下、より好ま
しくは５重量％以下、さらにより好ましくは１重量％以下の量で存在させる。
【０１２３】
　（アルファ－またはベータ－ヒドロキシ酸以外の）キレート化剤の合計濃度対消毒剤成
分の全濃度の比率は、重量基準で、好ましくは１０：１から１：１００までの範囲内、よ
り好ましくは１：１から１：１０までの範囲内である。
【０１２４】
フェノール系化合物
　フェノール系化合物エンハンサーは、典型的には、下記の一般構造を有する化合物であ
る（酸素を介して環に結合された少なくとも一つの基を含む）：
【０１２５】
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【化２】

【０１２６】
ここで、ｍは０～３（特には、１～３）であり、ｎは１～３（特には、１～２）であり、
それぞれのＲ12は独立して、場合により鎖の中または上においてＯで置換（たとえば、カ
ルボニル基として）されるかまたは鎖の上においてＯＨで置換されている、１２個までの
炭素原子（特には、８個までの炭素原子）のアルキルまたはアルケニルであり、それぞれ
のＲ13は独立して、Ｈまたは、場合により鎖の中または上においてＯで置換（たとえば、
カルボニル基として）されるかまたは鎖の上においてＯＨで置換されている、８個までの
炭素原子（特には、６個までの炭素原子）のアルキルまたはアルケニルであるが、Ｒ13が
Ｈの場合には、ｎは、好ましくは１または２である。
【０１２７】
　フェノール系エンハンサーの例としては以下のものが挙げられるが、これらに限定され
る訳ではない：ブチル化ヒドロキシアニソール、たとえば、３（２）－ｔｅｒｔ－ブチル
－４－メトキシフェノール（ＢＨＡ）、２，６－ジ－ｔｅｒｔ－ブチル－４－メチルフェ
ノール（ＢＨＴ）、３，５－ジ－ｔｅｒｔ－ブチル－４－ヒドロキシベンジルフェノール
、２，６－ジ－ｔｅｒｔ－４－ヘキシルフェノール、２，６－ジ－ｔｅｒｔ－４－オクチ
ルフェノール、２，６－ジ－ｔｅｒｔ－４－デシルフェノール、２，６－ジ－ｔｅｒｔ－
ブチル－４－エチルフェノール、２，６－ジ－ｔｅｒｔ－４－ブチルフェノール、２，５
－ジ－ｔｅｒｔ－ブチルフェノール、３，５－ジ－ｔｅｒｔ－ブチルフェノール、４，６
－ジ－ｔｅｒｔ－ブチル－レソルシノール、メチルパラベン（４－ヒドロキシ安息香酸メ
チルエステル）、エチルパラベン、プロピルパラベン、ブチルパラベン、２－フェノキシ
エタノール、さらには、それらの組合せ。フェノール系化合物の好ましい群は、上述の一
般構造を有するフェノール種であって、Ｒ13＝Ｈであり、Ｒ12が８個までの炭素原子のア
ルキルまたはアルケニルであり、ｎが１、２、または３であるもの、特には、少なくとも
１個のＲ12がブチル、特にｔｅｒｔ－ブチルであり、そして特にそれらの内の非毒性のも
のである。好適なフェノール系エンハンサーのいくつかを挙げれば、ＢＨＡ、ＢＨＴ、メ
チルパラベン、エチルパラベン、プロピルパラベン、およびブチルパラベン、さらにはそ
れらの組合せなどである。
【０１２８】
　本発明の組成物において１種または複数のフェノール系化合物を適切なレベルで使用す
ることにより、所望の結果を得ることができる。医薬品グレードにおけるフェノール系化
合物の濃度は、広く変化させることができるが、上述のエステルが上述の範囲で存在して
いれば、組成物の全重量を基準にして０．００１重量％の微量でも効果がある。好ましい
実施態様においては、それらは、そのまま使用可能な組成物の重量を基準にして、合計し
て少なくとも０．０１重量％、より好ましくは少なくとも０．１０重量％、さらにより好
ましくは少なくとも０．２５重量％の量で存在させる。好ましい実施態様においては、そ
れらは、そのまま使用可能な組成物を基準にして、合計して８重量％以下、より好ましく
は４重量％以下、さらにより好ましくは２重量％以下の量で存在させる。
【０１２９】
　合計したフェノール系化合物の濃度対消毒剤成分の合計した濃度の比率は、重量基準で
、好ましくは１０：１から１：３００までの範囲、より好ましくは１：１から１：１０ま
での範囲である。
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【０１３０】
　フェノール系化合物の上述の濃度は、濃縮した配合物を後に希釈することを目的として
いない限り、通常に用いられるものである。その一方で、抗菌効果を得るための、フェノ
ール系化合物および消毒剤成分の最低濃度は、具体的な用途によって変化する。
【０１３１】
モノヒドロキシアルコール
　さらなるエンハンサーの部類としては、１～１０個の炭素原子を有するモノヒドロキシ
アルコールが挙げられる。これには、低級（すなわち、Ｃ１～Ｃ４）モノヒドロキシアル
コール（たとえば、メタノール、エタノール、イソプロパノール、およびブタノール）、
さらにはより長鎖の（すなわち、Ｃ５～Ｃ１０）モノヒドロキシアルコール（たとえば、
イソブタノール、t－ブタノール、オクタノール、およびデカノール）が含まれる。ある
種の好ましい実施態様においては、本発明の組成物において有用なアルコールは、メタノ
ール、エタノール、イソプロピルアルコール、およびそれらの混合物からなる群より選択
される。
【０１３２】
　本発明の組成物において１種または複数のアルコールを適切なレベルで使用することに
より、所望の結果を得ることができる。一つの実施態様においては、短鎖（すなわち、Ｃ
１～Ｃ４）アルコールを、そのまま使用可能な組成物の全重量を基準にして、合計して少
なくとも５重量％、さらにより好ましくは少なくとも１０重量％、さらにより好ましくは
少なくとも１５重量％、さらにより好ましくは少なくとも２０重量％の量で存在させる。
好ましい実施態様においては、（Ｃ１～Ｃ４）アルコールは、そのまま使用可能な組成物
の全重量を基準にして、合計して５０重量％以下、より好ましくは４０重量％以下、さら
により好ましくは３０重量％以下の量で存在させる。
【０１３３】
　ある種の用途においては、低級アルコールは臭気が強く、ひりひりしたり、刺激がある
可能性があるために、好ましくないこともありうる。濃度が高いときには特にこのことが
起きやすい。刺激感や灼熱感が問題となるような用途では、（Ｃ１～Ｃ４）アルコールの
濃度を、好ましくは２０重量％未満、より好ましくは約１５重量％未満とする。
【０１３４】
　好ましい実施態様においては、長鎖（すなわち、Ｃ５～Ｃ１０）アルコールを、そのま
ま使用可能な濃縮組成物を基準にして、合計して少なくとも０．１重量％、より好ましく
は少なくとも０．２５重量％、さらにより好ましくは少なくとも０．５重量％、最も好ま
しくは少なくとも１．０重量％の量で存在させる。好ましい実施態様においては、（Ｃ５
～Ｃ１０）アルコールは、そのまま使用可能な組成物の全重量を基準にして、合計して１
０重量％以下、より好ましくは５重量％以下、さらにより好ましくは２重量％以下の量で
存在させる。
【０１３５】
エーテルグリコール
　さらなるエンハンサーの部類としては、エーテルグリコールが挙げられる。エーテルグ
リコールの例としては、次式のものを挙げることができる：
　　Ｒ’－Ｏ－（ＣＨ2ＣＨＲ”Ｏ）n（ＣＨ2ＣＨＲ”Ｏ）Ｈ
ここで、Ｒ’＝Ｈ、（Ｃ１～Ｃ８）アルキル、（Ｃ６～Ｃ１２）アリールまたは（Ｃ６～
Ｃ１２）アラルキルまたは（Ｃ６～Ｃ１２）アルカリル；そしてそれぞれのＲ”は独立し
て、＝Ｈ、メチル、またはエチルであり；そしてｎ＝０～５、好ましくは１～３である。
例を挙げれば、次のようなものがある：２－フェノキシエタノール、ジプロピレングリコ
ール、トリエチレングリコール、商品名ダウアノール（ＤＯＷＡＮＯＬ）ＤＢ（ジ（エチ
レングリコール）ブチルエーテル）、ダウアノール（ＤＯＷＡＮＯＬ）ＤＰＭ（ジ（プロ
ピレングリコール）モノメチルエーテル）、およびダウアノール（ＤＯＷＡＮＯＬ）ＴＰ
ｎＢ（トリ（プロピレングリコール）モノブチルエーテル）として入手可能な製品群、さ
らにはミシガン州ミッドランド（Ｍｉｄｌａｎｄ，ＭＩ）のダウ・ケミカル（Ｄｏｗ　Ｃ
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ｈｅｍｉｃａｌ）から入手可能な多くの製品。
【０１３６】
　本発明の組成物において１種または複数のエーテルグリコールを適切なレベルで使用す
ることにより、所望の結果を得ることができる。好ましい実施態様においては、それらは
、そのまま使用可能な組成物の全重量を基準にして、合計して少なくとも０．０１重量％
の全量で存在させる。好ましい実施態様においては、それらは、そのまま使用可能な組成
物の全重量を基準にして、合計して２０重量％以下の全量で存在させる。
【０１３７】
界面活性剤
　本発明の組成物には、組成物を乳化させ、その組成物が表面を濡らしたり、および／ま
たは微生物と接触させたりするのに役立つように、１種または複数の界面活性剤が含まれ
ていてもよい。本明細書で使用するとき、「界面活性剤（ｓｕｒｆａｃｔａｎｔ）」とい
う用語は、水の表面張力および／または水と非混和性液体との間の界面張力を減少させる
ことが可能な、両親媒性物質（共有結合的に結合された極性領域と非極性領域の両方を有
する分子）を意味する。その用語が意味するものには、石けん、洗剤、乳化剤、表面活性
剤などが含まれる。界面活性剤は、カチオン性、アニオン性、ノニオン性、または両性で
あってよい。これには、広く各種の慣用される界面活性剤が含まれる。所望により、界面
活性剤を組合せて使用することができる。
【０１３８】
　ある種のエトキシル化界面活性剤は、消毒剤成分の抗菌活性を低下させたり、無くした
りする可能性がある。その正確なメカニズムは判っていないが、エトキシル化界面活性剤
がすべてこのようなマイナスの効果を示す訳ではない。たとえば、ポロキサマー（ポリエ
チレンオキシド／ポリプロピレンオキシド）界面活性剤は、いくつかの消毒剤成分とは配
合適性があることが判っているが、エトキシル化ソルビタン脂肪酸エステルたとえば、ア
イ・シー・アイ（ＩＣＩ）によりツイーン（ＴＷＥＥＮ）の商品名で販売されているもの
は、配合適性がないばかりでなく、微生物学的アッセイにおいて消毒剤を中和するのに有
用でさえある。さらに、ある種のアニオン性界面活性剤は、場合により本発明の組成物中
に存在するカチオン性消毒剤とも配合適性がない可能性がある。ここで注意すべきは、こ
れらは広い一般化であって、活性は、配合に依存することである。当業者ならば、配合物
を製造し、実施例のセクションにおいて記載するような抗菌活性の試験をすれば、界面活
性剤の配合可能性を容易に求めることが可能である。
【０１３９】
　ある種の消毒剤は、両親媒性物質であって、表面活性を有しているということに注目さ
れたい。たとえば、本明細書に記載されている脂肪酸消毒剤は表面活性を有している。両
親媒性消毒剤と界面活性剤の両方を含むそれらの組成物では、界面活性剤は、両親媒性消
毒剤とは別な成分である。
【０１４０】
　好適な界面活性剤は、少なくとも４、より好ましくは少なくとも８のＨＬＢ（すなわち
、親水性－親油性バランス）を有するものである。さらにより好ましい界面活性剤は、少
なくとも１２のＨＬＢを有する。最も好ましい界面活性剤は、少なくとも１５のＨＬＢを
有する。
【０１４１】
　界面活性剤の各種の部類の例を以下に説明する。ある種の好ましい実施態様においては
、本発明の組成物において有用な界面活性剤は、スルホン酸塩、硫酸塩、ホスホン酸塩、
リン酸塩、ポロキサマー（ポリエチレンオキシド／ポリプロピレンオキシドブロックコポ
リマー）、カチオン性界面活性剤、およびそれらの混合物、からなる群より選択される。
ノニオン性またはアニオン性消毒剤を組み入れたある種のより好ましい実施態様において
は、本発明の組成物において有用な界面活性剤は、スルホン酸塩、硫酸塩、リン酸塩、お
よびそれらの混合物からなる群より選択される。カチオン性、両性、およびノニオン性界
面活性剤、ならびに特にエチレンオキシド／プロピレンオキシド界面活性剤たとえばポロ
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キサマーは、他のカチオン性成分（たとえば、「Ｃａｔｉｏｎｉｃ　Ａｎｔｉｓｅｐｔｉ
ｃ　Ｃｏｍｐｏｓｉｔｉｏｎｓ　ａｎｄ　Ｍｅｔｈｏｄｓ　ｏｆ　Ｕｓｅ」、米国特許出
願第１０／９３６，１３５号明細書、出願日２００４年９月７日）に記載されているよう
なカチオン性消毒剤）が存在しているような場合には、特に好適である。
【０１４２】
　本発明の組成物において１種または複数の界面活性剤を適切なレベルで使用することに
より、所望の結果を得ることができる。多くの場合、本発明の組成物は、所望の適用をし
たときに組織の上に保持されることを意図している。組織に対して刺激性である可能性が
ある界面活性剤の場合には、それらの界面活性剤は、低濃度、すなわち全量で１０重量％
以下で存在させるのが好ましい。より好ましい実施態様においては、それらは、そのまま
使用可能な組成物の全重量を基準にして、５重量％以下、さらにより好ましくは３重量％
以下の量で存在させる。好ましい実施態様においては、それらは、そのまま使用可能な組
成物の全重量を基準にして、合計して少なくとも０．０１重量％、好ましくは少なくとも
０．１重量％、より好ましくは少なくとも０．５重量％、さらにより好ましくは少なくと
も１．０重量％の量で存在させる。界面活性剤の合計した濃度対消毒剤の合計した濃度の
比率は、重量基準で、好ましくは５：１から１：１００までの範囲、より好ましくは３：
１から１：１０までの範囲、最も好ましくは２：１から１：３までの範囲である。
【０１４３】
カチオン性界面活性剤
　カチオン性界面活性剤の例としては以下のものが挙げられるが、これらに限定される訳
ではない：場合によりポリオキシアルキレン化された一級、二級、または三級脂肪族アミ
ンの塩；四級アンモニウム塩たとえば、テトラアルキルアンモニウム、アルキルアミドア
ルキルトリアルキルアンモニウム、トリアルキルベンジルアンモニウム、トリアルキルヒ
ドロキシアルキルアンモニウム、または配合適性のあるアニオン性対イオンたとえばハラ
イド（好ましくはクロリドまたはブロミド）、またはアルキルスルフェートたとえばメト
スルフェートおよびエトスルフェートを有するアルキルピリジニウム；イミダゾリン誘導
体；（たとえば、酸性ｐＨにおいて）カチオン特性のアミンオキシド、およびそれらの混
合物。
【０１４４】
　ある種の好ましい実施態様においては、本発明の組成物において有用なカチオン性界面
活性剤は、以下のものからなる群より選択される：テトラアルキルアンモニウム、トリア
ルキルベンジルアンモニウム、およびアルキルピリジニウムハライドまたはアルキルスル
フェートたとえばメトスルフェートおよびエトスルフェート、さらにはその他のアニオン
性対イオン、およびそれらの混合物。
【０１４５】
　さらに、特に好適なものは、下記の式の、アルキルおよびアルキルアミドアルキルジア
ルキルアミンオキシドを含むアミンオキシド界面活性剤である：
　　（Ｒ14）3－Ｎ→Ｏ
ここで、Ｒ14は、（Ｃ１～Ｃ３０）アルキル基（好ましくは（Ｃ１～Ｃ１４）アルキル基
）または（Ｃ６～Ｃ１８）アラルキリルまたはアルカリル基であるが、ここでそれらの基
は、場合により、その鎖の中または上で、Ｎ－、Ｏ－、またはＳ含有基たとえばアミド、
エステル、ヒドロキシルなどによって置換されていてもよい。それぞれのＲ14は、同一で
あっても異なっていてもよいが、ただし、少なくとも一つのＲ14基には、少なくとも８個
の炭素が含まれる。場合により、複数のＲ14基が窒素と合体して、複素環式環を形成して
、たとえばアルキルモルホリン、アルキルピペラジンなどのアミンオキシドのような界面
活性剤を形成してもよい。２個のＲ14基がメチルであり、１個のＲ14基が（Ｃ１２～Ｃ１
６）アルキルまたはアルキルアミドプロピル基であるのが好ましい。アミンオキシド界面
活性剤の例としては、ラウリルジメチルアミンオキシド、ラウリルアミドプロピルジメチ
ルアミンオキシド、およびセチルアミンオキシドである、アンモニックス（ＡＭＭＯＮＹ
Ｘ）ＬＯ、ＬＭＤＯ、およびＣＯの商品名で市販されているもの（すべて、イリノイ州ノ
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ースフィールド（Ｎｏｒｔｈｆｉｅｌｄ，ＩＬ）のステパン・カンパニー（Ｓｔｅｐａｎ
　Ｃｏｍｐａｎｙ）製）などが挙げられる。
【０１４６】
アニオン性界面活性剤
　アニオン性界面活性剤の例としては以下のものが挙げられるが、これらに限定される訳
ではない：サルコシン塩、グルタミン酸塩、硫酸アルキル、アルキレス硫酸ナトリウムも
しくはカリウム、アルキレス硫酸アンモニウム、ラウレス－ｎ－硫酸アンモニウム、ラウ
レス－ｎ－硫酸塩、イセチオン酸塩、アルキルまたはアラルキルグリセリルエーテルスル
ホン酸塩、アルキルまたはアラルキルスルホコハク酸塩、アルキルグリセリルエーテルス
ルホン酸塩、アルキルリン酸塩、アラルキルリン酸塩、アルキルホスホン酸塩、およびア
ラルキルホスホン酸塩。これらのアニオン性界面活性剤は、１価あるいは２価の金属また
は有機アンモニウム対イオンを有していてもよい。ある種の好ましい実施態様においては
、本発明の組成物において有用なアニオン性界面活性剤は、以下のものからなる群より選
択される。
【０１４７】
１．スルホン酸塩および硫酸塩
　好適なアニオン性界面活性剤としては、以下のものが挙げられる：スルホン酸塩および
硫酸塩、たとえば、アルキル硫酸塩、アルキルエーテル硫酸塩、アルキルスルホン酸塩、
アルキルエーテルスルホン酸塩、アルキルベンゼンスルホン酸塩、アルキルベンゼンエー
テル硫酸塩、アルキルスルホ酢酸塩、二級アルカンスルホン酸塩、二級アルキル硫酸塩、
など。それらの多くのものは、次式で表すことができる：
　　Ｒ14－（ＯＣＨ2ＣＨ2）n（ＯＣＨ（ＣＨ3）ＣＨ2）p－（Ｐｈ）a－（ＯＣＨ2ＣＨ2

）m－（Ｏ）b－ＳＯ3
-Ｍ+

および
　　Ｒ14－ＣＨ［ＳＯ3－Ｍ+］－Ｒ15

ここで、ａおよびｂは、０または１であり；ｎ、ｐ、およびｍは、０～１００（好ましく
は０～２０、より好ましくは０～１０）であり；Ｒ14は、先に定義したものであるが、た
だし、Ｒ14またはＲ15の内の少なくとも一つは少なくともＣ８であり；Ｒ15は、（Ｃ１～
Ｃ１２）アルキル基（飽和の直鎖状、分岐状、または環状基）であるが、場合によりＮ、
Ｏ、もしくはＳ原子、またはヒドロキシル、カルボキシル、アミド、もしくはアミン基に
よって置換されていてもよく；Ｐｈはフェニルであり；そして、Ｍは、Ｈ、Ｎａ、Ｋ、Ｌ
ｉ、アンモニウムのようなカチオン性の対イオンであるか、またはトリエタノールアミン
もしくは四級アンモニウム基のようなプロトン化三級アミンである。
【０１４８】
　上述の式において、エチレンオキシド基（すなわち、「ｎ」および「ｍ」の基）および
プロピレンオキシド基（すなわち、「ｐ」の基）は、順序が逆になっていてもよいし、さ
らには、ランダム、逐次、もしくはブロックの配列をとっていてもよい。この部類におい
ては、Ｒ14が、アルキルアミド基たとえばＲ16－Ｃ（Ｏ）Ｎ（ＣＨ3）ＣＨ2ＣＨ2－、さ
らにはエステル基たとえば－ＯＣ（Ｏ）－ＣＨ2－を含んでいるのが好ましいが、ここで
Ｒ16は、（Ｃ８～Ｃ２２）アルキル基（分岐状、直鎖状、または環状）である。それらの
例としては以下のものを挙げられるが、これらに限定される訳ではない：アルキルエーテ
ルスルホン酸塩たとえばラウリルエーテル硫酸塩、たとえばイリノイ州ノースフィールド
（Ｎｏｒｔｈｆｉｅｌｄ，ＩＬ）のステパン・カンパニー（Ｓｔｅｐａｎ　Ｃｏｍｐａｎ
ｙ）から入手可能な、ポリステップ（ＰＯＬＹＳＴＥＰ）Ｂ１２（ｎ＝３～４、Ｍ＝ナト
リウム）およびＢ２２（ｎ＝１２、Ｍ＝アンモニウム）、およびメチルタウリンナトリウ
ム（日本国東京（Ｔｏｋｙｏ，Ｊａｐａｎ）の日光ケミカルズ（Ｎｉｋｋｏ　Ｃｈｅｍｉ
ｃａｌｓ　Ｃｏ．）から商品名ニッコール（ＮＩＫＫＯＬ）ＣＭＴ３０として入手可能）
；二級アルカンスルホン酸塩たとえば、ホスタプル（Ｈｏｓｔａｐｕｒ）ＳＡＳ（これは
、（Ｃ１４～Ｃ１７）二級アルカンスルホン酸ナトリウム（アルファ－オレフィンスルホ
ン酸塩）である）（ノースカロライナ州シャーロット（Ｃｈａｒｌｏｔｔｅ，ＮＣ）のク
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ラリアント・コーポレーション（Ｃｌａｒｉａｎｔ　Ｃｏｒｐ．）から入手可能）；メチ
ル－２－スルホアルキルエステルたとえば、メチル－２－スルホ（Ｃ１２～１６）エステ
ルナトリウムおよび２－スルホ（Ｃ１２～Ｃ１６）脂肪酸二ナトリウム（ステパン・カン
パニー（Ｓｔｅｐａｎ　Ｃｏｍｐａｎｙ）から、商品名アルファステップ（ＡＬＰＨＡＳ
ＴＥＰ）ＰＣ－４８として入手可能）；アルキルスルホ酢酸塩およびアルキルスルホコハ
ク酸塩（ラウリルスルホ酢酸ナトリウム（商品名ランタノール（ＬＡＮＴＨＡＮＯＬ）Ｌ
ＡＬ）およびラウレススルホコハク酸二ナトリウム（ステパンマイルド（ＳＴＥＰＡＮＭ
ＩＬＤ）ＳＬ３）としていずれもステパン・カンパニー（Ｓｔｅｐａｎ　Ｃｏｍｐａｎｙ
）から入手可能）；アルキル硫酸塩たとえばラウリル硫酸アンモニウム（ステパン・カン
パニー（Ｓｔｅｐａｎ　Ｃｏｍｐａｎｙ）から商品名ステパノール（ＳＴＥＰＡＮＯＬ）
ＡＭとして市販）；ジアルキルスルホコハク酸塩たとえばジオクチルナトリウムスルホコ
ハク酸塩（サイテック・インダストリーズ（Ｃｙｔｅｃ　Ｉｎｄｕｓｔｒｉｅｓ）からエ
アロゾル（Ａｅｒｏｓｏｌ）ＯＴとして入手可能）。
【０１４９】
２．リン酸塩およびホスホン酸塩
　好適なアニオン性界面活性剤としては、リン酸塩たとえば、アルキルリン酸塩、アルキ
ルエーテルリン酸塩、アラルキルリン酸塩、およびアラルキルエーテルリン酸塩なども挙
げられる。多くのものは次式で表される：
　　［Ｒ14－（Ｐｈ）a－Ｏ（ＣＨ2ＣＨ2Ｏ）n（ＣＨ2ＣＨ（ＣＨ3）Ｏ）p］q－Ｐ（Ｏ）
［Ｏ-Ｍ+］r

ここで、Ｐｈ、Ｒ14、ａ、ｎ、ｐ、およびＭは、先に定義されてものであり；ｒは、０～
２であり；そしてｑは１～３であるが；ただし、ｑ＝１のときはｒ＝２であり、ｑ＝２の
ときはｒ＝１であり、ｑ＝３のときはｒ＝０である。上述の式において、エチレンオキシ
ド基（すなわち、「ｎ」の基）およびプロピレンオキシド基（すなわち、「ｐ」の基）は
、順序が逆になっていてもよいし、さらには、ランダム、逐次、もしくはブロックの配列
をとっていてもよい。例を挙げれば、モノ－、ジ－およびトリ－（アルキルテトラグリコ
ールエーテル）－ｏ－リン酸エステル（一般に、トリラウレス－４－ホスフェートと呼ば
れ、クラリアント・コーポレーション（Ｃｌａｒｉａｎｔ　Ｃｏｒｐ．）から商品名ホス
タファット（ＨＯＳＴＡＰＨＡＴ）３４０ＫＬとして市販されている）、ＰＰＧ－５セテ
ス１０ホスフェート（ニュージャージー州パーシッパニー（Ｐａｒｓｉｐａｎｎｙ，ＮＪ
）のクローダ・インコーポレーテッド（Ｃｒｏｄａ　Ｉｎｃ．）から商品名クローダホス
（ＣＲＯＤＡＰＨＯＳ）ＳＧとして入手可能）、およびそれらの混合物などがある。
【０１５０】
両性界面活性剤
　両性タイプの界面活性剤としては、プロトン化されていてもよい三級アミン基を含む界
面活性剤や、さらには四級アミン含有双生イオン性界面活性剤などが挙げられる。特に有
用なものとしては以下のものを挙げることができる。
【０１５１】
１．カルボン酸アンモニウム両性化合物
　この部類の界面活性剤は次式で表すことができる：
　　Ｒ17－（Ｃ（Ｏ）－ＮＨ）a－Ｒ18－Ｎ+（Ｒ19）2－Ｒ20－ＣＯＯ-

ここで、ａは、０または１であり；Ｒ17は、（Ｃ７～Ｃ２１）アルキル基（飽和の直鎖状
、分岐状、または環状基）、（Ｃ６～Ｃ２２）アリール基、または（Ｃ６～Ｃ２２）アラ
ルキルもしくはアルカリル基（飽和の直鎖状、分岐状、または環状アルキル基）であるが
、ここでＲ17は場合により、１種または複数のＮ、Ｏ、もしくはＳ原子、または１種また
は複数のヒドロキシル、カルボキシル、アミド、もしくはアミン基で置換されていてもよ
く；Ｒ19はＨまたは（Ｃ１～Ｃ８）アルキル基（飽和の直鎖状、分岐状、または環状基）
であるが、ここでＲ19は場合により、１種または複数のＮ、Ｏ、もしくはＳ原子、または
１種または複数のヒドロキシル、カルボキシル、アミン基、（Ｃ６～Ｃ９）アリール基、
もしくは（Ｃ６～Ｃ９）アラルキルもしくはアルカリル基で置換されていてもよく；そし
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てＲ18およびＲ20は互いに独立して、（Ｃ１～Ｃ１０）アルキレン基であるが、それらは
同一であっても異なっていてもよく、また場合により、１種または複数のＮ、Ｏ、もしく
はＳ原子、または１種または複数のヒドロキシルもしくはアミン基で置換されていてもよ
い。
【０１５２】
　上述の式においてより好ましくは、Ｒ17が（Ｃ１～Ｃ１８）アルキル基であり、Ｒ19が
好ましくはメチルもしくはベンジル基により置換された、最も好ましくはメチル基で置換
された（Ｃ１～Ｃ２）アルキル基である。Ｒ19がＨの場合は、ｐＨが高いところでは、カ
チオン性の対イオンたとえばＮａ、Ｋ、Ｌｉ、または四級アミン基を有する三級アミンと
してその界面活性剤が存在しうるということは理解されたい。
【０１５３】
　そのような両性界面活性剤の例としては以下のものが挙げられるが、これらに限定され
る訳ではない：ある種のベタインたとえば、ココベタインおよびコカミドプロピルベタイ
ン（イリノイ州ユニバーシティ・パーク（Ｕｎｉｖｅｒｓｉｔｙ　Ｐａｒｋ，ＩＬ）のマ
ッキンタイヤ・グループ・リミテッド（ＭｃＩｎｔｙｒｅ　Ｇｒｏｕｐ　Ｌｔｄ．）から
商品名マッカム（ＭＡＣＫＡＭ）ＣＢ－３５およびマッカム（ＭＡＣＫＡＭ）Ｌとして市
販）；モノ酢酸塩たとえば、ラウロアンホ酢酸ナトリウム；二酢酸塩たとえばラウロアン
ホ酢酸二ナトリウム；アミノ－およびアルキルアミノ－プロピオン酸塩、たとえばラウラ
ミノプロピオン酸（マッキンタイヤ・グループ・リミテッド（ＭｃＩｎｔｙｒｅ　Ｇｒｏ
ｕｐ　Ｌｔｄ．）からそれぞれ商品名マッカム（ＭＡＣＫＡＭ）１Ｌ、マッカム（ＭＡＣ
ＫＡＭ）２Ｌ、およびマッカム（ＭＡＣＫＡＭ）１５１Ｌとして市販）。
【０１５４】
２．アンモニウムスルホン酸塩両性化合物
　この部類の両性界面活性剤は、「スルテイン」または「スルホベタイン」と呼ばれるこ
とも多く、次式で表すことができる：
　　Ｒ17－（Ｃ（Ｏ）－ＮＨ）a－Ｒ18－Ｎ+（Ｒ19）2－Ｒ20－ＳＯ3

-

ここでＲ17～Ｒ20および「ａ」は先に定義されたものである。例としては、コカミドプロ
ピルヒドロキシスルテイン（マッキンタイヤ・グループ・リミテッド（ＭｃＩｎｔｙｒｅ
　Ｇｒｏｕｐ　Ｌｔｄ．）からマッカム（ＭＡＣＫＡＭ）５０－ＳＢとして市販）を挙げ
ることができる。スルホ両性化合物の方が、カルボン酸塩の両性化合物よりも好ましい場
合もあるが、その理由は、スルホン酸塩の基が、より低いｐＨ値でもイオン化された状態
にとどまるからである。
【０１５５】
ノニオン性界面活性剤
　ノニオン性界面活性剤の例としては下記のものが挙げられるが、これらに限定される訳
ではない：アルキルグルコシド、アルキルポリグルコシド、ポリヒドロキシ脂肪酸アミド
、スクロースエステル、脂肪酸と多価アルコールとのエステル、脂肪酸アルカノールアミ
ド、エトキシル化脂肪酸、エトキシル化脂肪族酸、エトキシル化脂肪族アルコール（たと
えば、トリトン（ＴＲＩＴＯＮ）Ｘ－１００の商品名で入手可能なオクチルフェノキシポ
リエトキシエタノール、および商品名ノニデット（ＮＯＮＩＤＥＴ）Ｐ－４０として入手
可能なノニルフェノキシポリ（エチレンオキシ）エタノール、いずれもミズーリ州セント
ルイス（Ｓｔ．Ｌｏｕｉｓ，ＭＯ）のシグマ（Ｓｉｇｍａ）から）、エトキシル化および
／またはプロポキシル化脂肪族アルコール（たとえば、アイ・シー・アイ（ＩＣＩ）から
ブリッジ（Ｂｒｉｊ）の商品名で入手可能なもの）、エトキシル化グリセリド、エトキシ
ル化／プロポキシル化ブロックコポリマーたとえばビー・エー・エス・エフ（ＢＡＳＦ）
から入手可能なプルロニック（Ｐｌｕｒｏｎｉｃ）およびテトロニック（Ｔｅｔｒｏｎｉ
ｃ）、エトキシル化環状エーテルアダクト、エトキシル化アミドおよびイミダゾリンアダ
クト、エトキシル化アミンアダクト、エトキシル化メルカプタンアダクト、アルキルフェ
ノールとのエトキシル化縮合物、エトキシル化窒素系疎水性化合物、エトキシル化ポリオ
キシプロピレン、高分子量シリコーン、フッ素化界面活性剤（たとえば、ミネソタ州セン
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トポール（Ｓｔ．Ｐａｕｌ，ＭＮ）のスリーエム・カンパニー（３Ｍ　Ｃｏｍｐａｎｙ）
から商品名フルオラッド（ＦＬＵＯＲＡＤ）－ＦＳ３００として、およびデラウェア州ウ
ィルミントン（Ｗｉｌｍｉｎｇｔｏｎ，ＤＥ）のデュポン・ドゥ・ヌムール・カンパニー
（Ｄｕｐｏｎｔ　ｄｅ　Ｎｅｍｏｕｒｓ　Ｃｏ．）からゾニル（ＺＯＮＹＬ）として入手
可能なもの）、ならびに、重合性（反応性）界面活性剤（たとえば、サム（ＳＡＭ）２１
１（アルキレンポリアルコキシ硫酸塩）界面活性剤、ペンシルバニア州ピッツバーグ（Ｐ
ｉｔｔｓｂｕｒｇｈ，ＰＡ）のピーピージー・インダストリーズ・インコーポレテッド（
ＰＰＧ　Ｉｎｄｕｓｔｒｉｅｓ　Ｉｎｃ．）から商品名マゾン（ＭＡＺＯＮ）として入手
可能）。ある種の好ましい実施態様においては、本発明の組成物において有用なノニオン
性界面活性剤は、ポロキサマーたとえばビー・エー・エス・エフ（ＢＡＳＦ）からのプル
ロニック（ＰＬＵＲＯＮＩＣ）、ソルビタン脂肪酸エステル、およびそれらの混合物から
なる群より選択される。
【０１５６】
親水性成分
　本発明の組成物には、組成物中の消毒剤および／またはエンハンサー成分を可溶化およ
び／または安定化させたり、および／または、抗菌活性および／または抗菌活性の速度を
向上させたりするための、親水性または水溶性成分が含まれていてもよい。疎水性軟膏剤
の中に充分な量の親水性成分を組み入れることによって、速度の面、および殺菌性の程度
の両方で抗菌活性を向上させることができる。理論に束縛されることを望むものではない
が、親水性成分を組み入れることによって、使用時に表面においてより多くの消毒剤が利
用され、また、軟膏剤の表面により迅速に拡散することができるのであろう。ある種の組
成物は、溶液、エマルション（一つの液体／ゲル／ペーストが他の液体／ゲル／ペースト
の中に分散されたもの）、または分散体（液体／ペースト／ゲルの中の固形物）またはそ
れらの組合せであってよい。
【０１５７】
　一般的に、全親水性成分対全疎水性成分（水不溶性成分）の比率は、少なくとも５：９
５（重量／重量）、好ましくは少なくとも１０：９０（重量／重量）、より好ましくは少
なくとも１５：８５（重量／重量）、最も好ましくは少なくとも２０：８０（重量／重量
）である。全親水性成分対全疎水性成分（水不溶性成分）の比率が、３０：７０、４０：
６０、および５０：５０（重量／重量）またはそれ以上のような高いレベルにあるもので
も、ある種の組成物においては適していることもある。
【０１５８】
　親水性物質は典型的には、２３℃における水中への溶解度が、少なくとも７重量％、好
ましくは少なくとも１０重量％、より好ましくは少なくとも２０重量％、さらにより好ま
しくは少なくとも２５重量％、さらにより好ましくは少なくとも４０重量％である化合物
である。親水性成分が２３℃で水と無限に混和すれば、最も好ましい。
【０１５９】
　親水性成分の例としては、以下のものが挙げられるが、これらに限定される訳ではない
：水、多価アルコール、低級アルキルエーテル（すなわち、上述の溶解限度に適合するた
めに、炭素原子の数が充分に小さいもの）、Ｎ－メチルピロリドン、アルキルエステル（
すなわち、上述の溶解限度に適合するために、炭素原子の数が充分に小さいもの）、およ
びエンハンサーのところで説明した低級モノヒドロキシアルコール、さらにはそれらの組
合せ。したがって、低級モノヒドロキシアルコールは、親水性化合物とエンハンサーの両
方の機能を果たすことができる。親水性成分に、多価アルコール、低級アルキルエーテル
、および短鎖エステルが含まれていれば好ましい。親水性成分に多価アルコールが含まれ
ていればより好ましい。
【０１６０】
　好適な多価アルコール（すなわち、２個以上のヒドロキシル基を有する有機化合物）は
、５００未満、好ましくは４００未満、より好ましくは２００未満の分子量を有する。多
価アルコールの例としては以下のものが挙げられるが、これらに限定される訳ではない：
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グリセロール、プロピレングリコール、ジプロピレングリコール、トリプロピレングリコ
ール、ポリプロピレングリコール、ジエチレングリコール、トリエチレングリコール、ポ
リエチレングリコール、ペンタエリスリトール、トリメチロールプロパン、トリメチロー
ルエタン、トリメチロールブタン、ソルビトール、マンニトール、キシリトール、パント
テノール、多価アルコールのエチレングリコールアダクト、多価アルコールのプロピレン
オキシドアダクト、１，３－ブタンジオール、ジプロピレングリコール、ジグリセリン、
ポリグリセリン、エリスリトール、ソルビタン、糖類（たとえば、スクロース、グルコー
ス、フルクトース、マンノース、キシロース、サッカロース、トレハロース）、糖アルコ
ール、など。ある種の好適な多価アルコールとしては、グリセリンおよびプロピレングリ
コールを含めて、グリコール（すなわち、２個のヒドロキシル基を含むもの）が挙げられ
る。その他のある種の好適な多価アルコールとしては、キシリトール、マンニトール、ソ
ルビトール、スクロースおよびポリグリセリンなどが挙げられる。
【０１６１】
　エーテルとしては、たとえばジメチルイソソルビド、ポリエチレングリコールおよびメ
トキシポリエチレングリコール、エチレンオキシドとプロピレンオキシドとのブロックお
よびランダムコポリマー、およびラウレス－４のような物質が挙げられる。アルキルエス
テルとしては、トリアセチン、酢酸メチル、ポリエトキシル化グリコールのエステル、お
よびそれらの組合せなどが挙げられる。
【０１６２】
　ある種の好ましい実施態様においては、本発明の組成物において有用な親水性成分とし
ては、グリコール、特にグリセリンおよびプロピレングリコール、ならびにそれらの混合
物からなる群より選択されるものが挙げられる。
【０１６３】
　組成物中に、ヒドロキシル官能性親水性成分とエステル化する可能性がある成分が含ま
れている場合には、エステル化が起きるのを最小限とするような条件を選択する。たとえ
ば、それらの成分を長時間一緒に加熱しない、および／または可能であればｐＨを中性に
近くする、などの条件を選択する。
【０１６４】
　本発明の組成物において１種または複数の親水性物質を適切なレベルで使用することに
より、所望の結果を得ることができる。主たる成分（すなわち、使用量が最大の成分、「
ビヒクル」とも呼ばれる）として疎水性成分も含む、ある種の好ましい実施態様において
は、親水性成分を、そのまま使用可能な組成物の重量を基準にして、合計して少なくとも
０．１重量％、好ましくは少なくとも１重量％、より好ましくは少なくとも４重量％、さ
らにより好ましくは少なくとも８重量％の量で存在させる。たとえば死滅させる速度を上
げたいような、ある種の実施態様においては、より高いレベルの親水性成分を用いてもよ
い。そのような場合には、親水性成分を、合計して少なくとも１０重量％、より好ましく
は少なくとも２０重量％、最も好ましくは少なくとも２５重量％の量で存在させる。好ま
しい実施態様においては、親水性成分は、そのまま使用可能な組成物を基準にして、合計
して７０重量％以下、より好ましくは６０重量％以下、さらにより好ましくは５０重量％
以下の量で存在させる。親水性成分が最大量で存在しているような場合には、それを「ビ
ヒクル」と呼ぶ。消毒剤をよりゆっくりと放出させたいときには、親水性成分を約３０重
量％以下の量で存在させる。
【０１６５】
　ある種の用途においては、増粘剤を用いて増粘された親水性成分ビヒクルを含む組成物
の中に、それらの消毒剤を配合するのが望ましいが、そのような増粘剤としては、可溶性
、膨潤性、または不溶性（たとえば、不溶性）の有機高分子量増粘剤、または無機増粘剤
たとえば、シリカ、ヒュームドシリカ、沈降シリカ、シリカエアロゲルおよびカーボンブ
ラックなど；その他の粒子充填剤たとえば、炭酸カルシウム、炭酸マグネシウム、カオリ
ン、タルク、二酸化チタン、ケイ酸アルミニウム、珪藻土、酸化第二鉄および酸化亜鉛、
クレーなど；セラミックミクロスフェアまたはガラスミクロバブル；セラミックミクロス
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フェアたとえば、スリーエム（３Ｍ）から商品名「ゼオスフェアズ（ＺＥＯＳＰＨＥＲＥ
Ｓ）」または「ゼット・ライト（Ｚ－ＬＩＧＨＴ）」として入手可能なものが挙げられる
。上述の充填剤は、単独で使用しても、組み合わせて使用してもよい。
【０１６６】
　ある種の実施態様において親水性成分として水を使用する場合には、水を、そのまま使
用可能な組成物を基準にして、２０重量％未満、好ましくは１０重量％未満、より好まし
くは５重量％未満、さらにより好ましくは２重量％未満の量で存在させる。それによって
、組成物が化学的に安定となり、また刺激を弱めることができる。ある種の他の実施態様
においては、水をもっと多量に使用することも可能であり、その組成物が高度に粘稠であ
る限りにおいては、主成分とすることさえ可能である。そのような高粘度の組成物は、好
ましくは少なくとも５００センチポワズ（ｃｐｓ）、より好ましくは少なくとも１，００
０ｃｐｓ、さらにより好ましくは少なくとも１０，０００ｃｐｓ、さらにより好ましくは
少なくとも２０，０００ｃｐｓ、さらにより好ましくは少なくとも５０，０００ｃｐｓ、
さらにより好ましくは少なくとも７５，０００ｃｐｓ、さらにより好ましくは少なくとも
１００，０００ｃｐｓ、さらにより好ましくは少なくとも２５０，０００ｃｐｓ（さらに
は、約５００，０００ｃｐｓ、１，０００，０００ｃｐｓ、あるいはそれ以上）の粘度を
有する。その粘度は、以下の「粘度試験」に記載するようにして測定することができる。
最も好適な組成物は、３２℃好ましくは３５℃、または３７℃もの高温に加熱した後でも
、これらの粘度の値に適合していて、哺乳動物の組織に接触させても、それらの組成物が
実用的にとどまるようにする。
【０１６７】
疎水性成分
　本発明のある種の好適な組成物には、１種または複数の疎水性物質も含まれる。疎水性
物質は典型的には、２３℃において、液状、ゼラチン状、半固形状または固形状であって
、水への溶解度が５重量％未満、好ましくは１重量％未満、より好ましくは０．５重量％
未満、最も好ましくは０．１重量％未満である有機化合物である。そのような物質には、
化粧品業界において典型的には皮膚軟化剤と考えられている化合物が含まれる。
【０１６８】
　一般的な皮膚軟化剤の例としては以下のものなどが挙げられるが、これらに限定される
わけではない：長鎖（すなわち、Ｃ８～Ｃ３６）の直鎖もしくは分岐鎖のアルキルまたは
アルケニルアルコールまたは酸の短鎖（すなわち、Ｃ１～Ｃ６）アルキルまたは（Ｃ６～
Ｃ１２）アリールエステル、およびそれらのアルコールのポリエトキシル化誘導体；場合
により可能な位置において－ＯＨによって置換された、（Ｃ４～Ｃ１２）二酸または（Ｃ
４～Ｃ１２）ジオールの短鎖（すなわち、Ｃ１～Ｃ６）アルキルまたは（Ｃ６～Ｃ１２）
アリールエステル；グリセロール、ペンタエリスリトール、エチレングリコール、プロピ
レングリコール、さらにはそれらのポリエトキシル化誘導体の（Ｃ２～Ｃ１８）アルキル
または（Ｃ６～Ｃ１２）アリールエステル；ポリプロピレングリコールの（Ｃ１２～Ｃ２
２）アルキルエステルまたは（Ｃ１２～Ｃ２２）エーテル；ポリプロピレングリコール／
ポリエチレングリコールコポリマーの（Ｃ１２～Ｃ２２）アルキルエステルまたは（Ｃ１
２～Ｃ２２）エーテル；および、ポリエーテルポリシロキサンコポリマー。
【０１６９】
　疎水性成分のさらなる例としては以下のものが挙げられる：Ｄ３およびＤ４のような揮
発性環状シリコーンを含む環状ジメチコーン、ポリジアルキルシロキサン、ポリアリール
／アルキルシロキサン、シリコーンコポリオール、長鎖（すなわち、Ｃ８～Ｃ１８）直鎖
または分岐鎖アルキルまたはアルケニルアルコールまたは酸の長鎖（すなわち、Ｃ８～Ｃ
３６）アルキルおよびアルケニルエステル、長い直鎖または分岐鎖（すなわち、Ｃ８～Ｃ
３６）アルキルまたはアルケニルアミンまたは酸の長鎖（すなわち、Ｃ８～Ｃ３６）アル
キルおよびアルケニルアミド；直鎖および分岐鎖のアルカンおよびアルケンたとえばイソ
パラフィン（たとえば、イソオクタン、イソドデカン、イソオクタデカンなど）、スクア
レン、および鉱油も含めた炭化水素、ポリシロキサンポリアルキレンコポリマー、ジアル
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コキシジメチルポリシロキサン；（Ｃ１２～Ｃ２２）アルキルおよび（Ｃ１２～Ｃ２２）
アルケニルアルコール、ならびに石油由来のアルカンたとえばイソパラフィン、ワセリン
、米国薬局方ワセリン、さらには精製天然油（特にＮＦまたは米国薬局方グレード）たと
えば、オリーブ油ＮＦ、綿実油、ラッカセイ油、トウモロコシ油、ゴマ油、サフラワー油
、ダイズ油、など、およびそれらのブレンド物。
【０１７０】
　ある種の好ましい実施態様においては、本発明の組成物において有用な疎水性成分とし
ては、下記からなる群より選択されるものが挙げられる：米国薬局方ワセリン、および長
鎖（すなわち、Ｃ８～Ｃ３６）直鎖または分岐鎖アルキルまたはアルケニルアルコールま
たは酸の短鎖（すなわち、Ｃ１～Ｃ６）アルキルまたは（Ｃ６～Ｃ１２）アリールエステ
ルおよびそれらのアルコールのポリエトキシル化誘導体；場合により可能な位置で－ＯＨ
により置換された（Ｃ４～Ｃ１２）二酸または（Ｃ４～Ｃ１２）ジオールの短鎖（すなわ
ち、Ｃ１～Ｃ６）アルキルまたは（Ｃ６～Ｃ１２）アリールエステル（たとえば、アジピ
ン酸ジイソプロピル、セバシン酸ジイソプロピル）；グリセロール、ペンタエリスリトー
ル、エチレングリコール、プロピレングリコールの（Ｃ１～Ｃ９）アルキルまたは（Ｃ６
～Ｃ１２）アリールエステル（たとえば、トリカプリル酸／カプリン酸グリセリル）；お
よびそれらの混合物。ある種の特に好ましい実施態様においては、その疎水性成分がワセ
リンである。
【０１７１】
　本発明の組成物において１種または複数の疎水性物質を適切なレベルで使用することに
より、所望の結果を得ることができる。（組成物が水をほとんどまたはまったく含まない
）好ましい実施態様においては、疎水性成分を、そのまま使用可能な組成物を基準にして
、少なくとも３０重量％、好ましくは少なくとも５０重量％、より好ましくは少なくとも
６０重量％、さらにより好ましくは少なくとも７０重量％の量で存在させる。好ましい実
施態様においては、疎水性成分は、そのまま使用可能な組成物を基準にして、合計して９
９重量％以下、より好ましくは９５重量％以下、さらにより好ましくは９２重量％以下の
量で存在させる。疎水性成分が最大量で存在しているような場合には、それを「ビヒクル
」と呼ぶ。疎水性成分（複数）および親水性成分（複数）が、同じ濃度で存在しているよ
うな場合には、その連続相を「ビヒクル」とみなす。
【０１７２】
任意成分の添加剤
　本発明の組成物には、医薬品業界で確立されたやり方および医薬品業界で確立されたレ
ベルで、医薬品組成物の中に通常見出される補助的な成分をさらに使用してもよい。した
がって、たとえば、組成物には、併用療法のための、配合適性のある薬剤的に活性な物質
（たとえば、補助的な抗菌剤、駆虫剤、鎮痒剤、収斂薬、局所麻酔薬、ステロイド剤、非
ステロイド性炎症剤、またはその他の抗炎症剤）をさらに含んでいてもよいし、あるいは
、本発明を各種剤型に物理的な配合するのに有用な物質、たとえば賦形剤、色素、香料、
芳香剤、滑沢剤、増粘剤、安定剤、皮膚浸透促進剤、保存剤、または抗酸化剤を含んでい
てもよい。
【０１７３】
　当業者には認識されていることであると思われるが、本明細書に記載の必須または任意
成分のために選択されるレベルまたは範囲は、直接使用するための組成物を配合するか、
あるいは使用前に希釈するための濃縮物を配合するか、さらには選択される特定の成分、
その組成物の最終的な用途、その他当業者には周知の因子に依存する。
【０１７４】
　追加の消毒剤、殺菌剤、または抗生物質が含まれていてもよいこともまた認識され、考
慮に入れられる。そのようなことには、たとえば、たとえば銀、銅、亜鉛のような金属；
ヨウ素およびヨードフォア：「アゾール」抗真菌剤、たとえばクロルトリマゾール、ミコ
ナゾール、エコナゾール、ケトコナゾール、およびそれらの塩などを添加することが含ま
れる。抗生物質たとえば、硫酸ネオマイシン、バシトラシン、ムピロシン、テトラサイク
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リン、ポリミキシン、などが含まれていてもよい。しかしながら、耐性が形成される恐れ
があるので、好適な組成物には抗生物質を含まない。
【０１７５】
製剤の配合と方法
　本発明の組成物の多くのものは、広範囲な抗菌活性スペクトルを示し、そのため、一般
的には最終滅菌はしないが、必要があれば、各種の業界標準の方法により滅菌してもよい
。たとえば、電子ビームを用いて、最終的な包装形態の中の組成物を滅菌するのも好まし
い。ガンマ線照射または加熱によってサンプルを滅菌することもまた可能である。その他
の形態の滅菌も容認される。配合物の中に保存剤を加えて、ある種の微生物の生育を抑制
することもまた好適である。好適な保存剤としては、下記のような業界標準の化合物が挙
げられる：パラベン（メチル、エチル、プロピル、イソプロピル、イソブチル、など）、
２ブロモ－２ニトロ－１，３ジオール；５ブロモ－５－ニトロ－１，３ジオキサン、クロ
ルブタノール、ジアゾリジニル尿素；カルバミン酸ヨードプロピルニルブチル、フェノキ
シエタノール、ハロゲン化クレゾール、メチルクロロイソチアゾリノンなど、さらにはそ
れらの化合物の組合せ。
【０１７６】
　発汗、液垂れ（ｄｒａｉｎａｇｅ）（たとえば、粘液分泌）、または軽度の洗浄などの
存在下であっても、長時間にわたって所望の部位に抗菌剤を送達させるためには、本発明
の組成物が、哺乳動物の組織（たとえば、皮膚、粘膜組織、および創傷）によく付着する
のが好ましい。組成物は典型的には、非水性であるが、高粘度組成物では、大量の水を加
えることも可能である。本発明の配合における最大量の成分（すなわち、ビヒクル）は、
ヒトまたは動物の皮膚の局所治療をする際に一般的に用いられる、各種慣用されるビヒク
ルであってよい。配合物は典型的には、以下の５種のタイプの一つから選択される：（１
）疎水性ビヒクル（すなわち、１種または複数の疎水性化合物を含むことが可能であり、
最大量として存在している、疎水性成分）を用いた配合物で、それは、無水であっても、
ほとんど無水であっても、あるいは水相をさらに含んでいてもよい；（２）水不溶性の連
続「油」相が、１種または複数の疎水性成分からなっている、油中水型エマルションをベ
ースとする配合物；（３）親水性ビヒクル（すなわち、１種または複数の親水性化合物を
含むことが可能であり、最大量として存在している、親水性成分）を用いた配合物で、そ
れは、無水であっても、ほとんど無水であっても、あるいは水相をさらに含んでいてもよ
い；（４）高粘度水ベース配合物配合物であって、溶液であっても、水中油型エマルショ
ンであってもよい；および（５）消毒剤、場合によりエンハンサー、さらに場合により界
面活性剤を含む、疎水性または親水性ビヒクル成分を実質的に含まない無希釈組成物。こ
の最後の場合では、その組成物は、場合により、目的とする治療部位に送達するために、
揮発性担体溶媒に溶解させてもよいし、あるいは、乾燥粉末、液状物、または半固形の組
成物として、その部位に送達させてもよい。各種のタイプの組成物について、以下におい
てさらに説明する。
【０１７７】
　（１）疎水性ビヒクルを用いた、無水またはほとんど無水の配合物：
　本発明のある種の好ましい実施態様においては、組成物には、疎水性ビヒクル中の消毒
剤成分が、場合により界面活性剤、エンハンサー成分、および少量の親水性成分と組み合
わせて含まれる。多くの場合、それらのエンハンサーは室温ではその疎水性成分には溶解
しないが、昇温下では溶解する可能性がある。親水性成分は一般に、組成物中のエンハン
サーを安定化（およびおそらくは可溶化）させるのに充分な量で存在させる。たとえば、
ワセリン中で有機酸エンハンサーまたはある種の固形の界面活性剤またはある種の消毒剤
と共に配合する場合には、多くの消毒剤、エンハンサー、および界面活性剤は、８５℃を
超える温度ではワセリンの中に溶解するが、冷却すると、それらの消毒剤、エンハンサー
および／または界面活性剤が溶液から結晶または沈殿物として析出するために、均一な配
合物を製造するのが困難となる。少なくとも０．１重量％、好ましくは少なくとも１．０
重量％、より好ましくは少なくとも５重量％、最も好ましくは少なくとも１０重量％の親
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水性化合物（たとえばグリコール）を加えることによって、安定な配合物を得ることがで
きる。それらの配合物が、エンハンサーおよび／または界面活性剤が親水性成分の中に溶
解、乳化、または分散されて、それが疎水性成分の中に乳化されているようなエマルショ
ンを形成しているものと考えられる。それらの組成物は、冷却や遠心処理をしても安定で
ある。
【０１７８】
　親水性成分はまた、好適な配合物において使用される多くの界面活性剤を安定化させる
のにも役立つ。たとえば、ジオクチルスルホコハク酸ナトリウム塩（ＤＯＳＳ）は、昇温
下にグリセリンに溶解し、組成物中でＤＯＳＳを物理的に安定に維持するのに役立つ。さ
らに、配合物中に親水性成分を組み入れることにより、その抗菌活性が改良されると考え
られる。このメカニズムは不明であるが、エンハンサー成分および／または消毒剤成分の
放出の速度を、それが上げている可能性がある。
【０１７９】
　それらの配合物の水含量は、存在している消毒剤の化学的な分解を最小限とし、さらに
は、貯蔵時に組成物の中が微生物に汚染される問題を抑制し、それを適用した組織への刺
激を抑制するためには、好ましくは２０重量％未満、より好ましくは１０重量％未満、さ
らにより好ましくは５重量％未満、最も好ましくは２重量％未満とする。
【０１８０】
　それらの配合物は、比較的容易に生産することができる。以下の記述においては、すべ
ての成分が存在していると仮定して、その生産を記述している。しかしながら、ある種の
組成物では、それらの成分の１種または複数が含まれていなくてもよいということは理解
されたい。一つの方法においては、組成物は、まずその疎水性成分を８５℃に加熱する工
程、界面活性剤、親水性成分、および任意成分のエンハンサー成分を加える工程、冷却し
て６５℃とする工程、そして、消毒剤成分（その融点超としてもよい）を加える工程、に
より生産される。別な方法として、エンハンサー成分（もし使用するならば）を親水性成
分の中に（場合により界面活性剤と共に）溶解させ、疎水性成分に添加するが、それは消
毒剤成分の添加前であっても、後であってもよい。消毒剤成分または疎水性成分のいずれ
かが室温で固体である場合には、これは、溶解と組成物の均一性を確保するのに必要な最
低の温度で実施する。エステル交換反応を避けるためには、エステル含有消毒剤または賦
形剤を、エンハンサーまたは酸もしくはヒドロキシル基のいずれかを含む成分に、昇温下
で長時間暴露させることは避けるべきである。これには例外もあり、たとえば、より低い
純度の脂肪酸エステルをグリコール親水性成分と組み合わせて加熱して、より高純度のモ
ノエステルを製造するような場合がそれである。
【０１８１】
　したがって、本発明は生産のための方法を提供する。一つの方法には以下の工程が含ま
れる：疎水性ビヒクルと親水性成分とを撹拌して組み合わせ、混合物を形成させる工程；
場合により、その疎水性ビヒクルを親水性成分と組み合わせる前または後に、それを加熱
して注入可能な液体を形成させるに充分な温度（多くの疎水性ビヒクルでは、これはその
融点より高い温度である）とする工程；消毒剤成分をその混合物に添加する工程；そして
、消毒剤成分を添加する前または後にその混合物を冷却する工程。
【０１８２】
　一つの好ましい方法には以下の工程が含まれる：エンハンサー成分の少なくとも一部を
親水性成分に溶解させる工程；疎水性ビヒクルと、エンハンサー成分が溶解された親水性
成分とを、混合することにより組み合わせ、混合物を形成させる工程；場合により、疎水
性ビヒクルを親水性成分およびエンハンサー成分と組み合わせる前または後に、それを加
熱して注入可能な液体を形成させるに充分な温度（多くの疎水性ビヒクルでは、これはそ
の融点より高い温度である）とする工程；その混合物に消毒剤成分を添加する工程；およ
び消毒剤成分を添加する前または後に、その混合物を冷却する工程。
【０１８３】
　親水性成分は、疎水性ビヒクルを含む配合物の中に存在していても、存在していなくて
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もよい。したがって、生産のための別な好適な方法には以下の工程が含まれる：場合によ
り、疎水性ビヒクルを任意成分のエンハンサー成分と組み合わせる前または後に、それを
加熱して注入可能な液体を形成させるに充分な温度（多くの疎水性ビヒクルでは、これは
その融点より高い温度である）とする工程；その混合物に撹拌しながら消毒剤成分を添加
する工程；および、消毒剤成分を添加する前または後に、その混合物を冷却する工程。
【０１８４】
　驚くべきことには、これらの組成物は、親水性ビヒクルを使用した配合物よりも、顕著
に刺激性が低いことが見出された。ヒトの盲験試験において、ＡＨＡエンハンサー、界面
活性剤、および１０重量％の親水性成分（たとえば、グリセリン）を含む、疎水性成分（
たとえば、ワセリン）をベースとした軟膏剤０．５グラム（ｇ）と、さらには、同一のエ
ンハンサーおよび界面活性剤を用いた親水性成分（たとえば、ＰＥＧ４００）をベースと
した軟膏剤とを、参加者に滴下注入（ｉｎｓｔｉｌｌ）してもらった。参加者の１００％
が、疎水性ビヒクルを用いた軟膏剤の方を好ましいとした。
【０１８５】
　皮膚、前鼻孔、または液垂れが問題となるような箇所で使用することを目的とした配合
物は、室温では実質的にゼラチン状であって、３５℃未満の温度では容易に流れないよう
な、充分な降伏点を有しているのが、最も好ましい。粘度は、本明細書に記載する粘度試
験法を用いて測定する。ある種のゼラチン状ビヒクルは、それらが「溶融（ｍｅｌｔ）」
したり、劇的に粘度が低下したりするような特徴的な温度を有していてもよい。この温度
が、体温よりも高くて、治療部位の組成物が過度の液垂れを起こさない様にできれば好ま
しい。したがって、この組成物の融点は、好ましくは３２℃より高く、より好ましくは３
５℃より高く、さらにより好ましくは約３７℃より高い。その融点としては、粘度が劇的
に失われ始めるか、または１００，０００ｃｐｓ以下となる最低温度をとるものとする。
【０１８６】
　別な方法として、配合物が、体温まで温めるとゲル化または増粘すると考えることもで
きる。たとえば、プルロニック（Ｐｌｕｒｏｎｉｃ）Ｆ１２７をベースとする（たとえば
、約１７重量％より多く含む）、さらにはその他の同様の構造のポロキサマーをベースと
する水性組成物は、４℃では比較的粘度が低いが、体温にまで温めると極めて粘稠となる
。これらの用途では、その粘度は３５℃で測定するべきである。
【０１８７】
　同様にして、粘度および／または溶融温度は、結晶質または半晶質の乳化剤および／ま
たは疎水性キャリアたとえば高融点ワセリンを組み入れるか、または不溶性の充填剤／チ
キソトロープ剤を添加するか、または高分子量増粘剤（たとえば、ワセリンビヒクル中の
ポリエチレンワックス）を添加するかの、いずれかの方法によって、高くすることができ
る。高分子量増粘剤は、直鎖状であっても、分岐状であっても、あるいは少し架橋されて
いてもよい。その配合物が比較的柔らかであることと、特に創傷、発疹、もしくは感染領
域の上、または前鼻孔の中に容易に適用することが可能となるように、容易に広げること
ができるのが、快適性のためには重要である。皮膚の上、前鼻孔の中、またはその他の高
い粘度が望ましい領域で使用するのに特に好適なビヒクルは、４０℃より高い融点を有す
る米国薬局方白色ワセリンである。
【０１８８】
　（２）油中水型エマルション：
　本発明の消毒剤成分は、エンハンサーおよび界面活性剤と組み合わせて、油中水型エマ
ルションに配合することができる。特に好適な組成物には、少なくとも３５重量％、好ま
しくは少なくとも４０重量％、より好ましくは少なくとも４５重量％、最も好ましくは少
なくとも５０重量％の油相を含む。本明細書で使用するとき、「油相（ｏｉｌ　ｐｈａｓ
ｅ）」は、水中に不溶性であるか、または好ましくは２３℃で存在する油の中に可溶性で
ある、すべての成分からなる。そのようなエマルションを調製するための一つの方法が、
本出願人の同時係属中の米国特許出願第０９／９６６，５１１号明細書に記載されている
。一般的に言えば、疎水性成分（油）を、場合により高分子量乳化剤を含む乳化剤と共に
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容器Ａの中で混合し、均質な組成物、次いで安定なエマルションが得られるに充分な温度
に加熱する。典型的には、温度を少なくとも６０℃まで、好ましくは少なくとも８０℃ま
で、より好ましくは１００℃またはそれ以上まで上げる。別な容器Ｂの中で、親水性成分
を混合するが、それに含まれるのは、下記のものの１種または複数である：水、親水性成
分、エンハンサー、界面活性剤、および最終的な組成物のｐＨを調節するための酸／塩基
。容器Ｂの内容物を、いずれの成分にも顕著な劣化を起こさせることなく安定した最終の
エマルション組成物が得られるに充分な温度、典型的には４０℃より高い温度に、好まし
くは５０℃より高い温度に、より好ましくは６０℃より高い温度に、加熱する。まだ熱い
間に、容器Ｂを、高剪断ミキサーを用いながら、容器Ａに加える。その組成物を連続的に
混合しながら冷却（Ｔ＜４０℃）するか、または内容物が均質に混合している限りにおい
ては、放冷してもよい。消毒剤が熱の影響を受けやすい場合には、冷却している時に混合
しながら添加する。熱の影響を受けにくいものの場合には、それは、容器Ａか容器Ｂのど
ちらかに加えてもよい。それらの組成物の粘度は、乳化剤のレベルを変化させるか；水の
油相に対する比率を変化させるか；油相を選択（たとえば、より粘度の高い、またはより
粘度の低い油（疎水性成分）を選択）するか；高分子量または微粒子増粘剤を添加するか
、などによって、調節してもよい。
【０１８９】
　（３）親水性ビヒクル：
　本発明の消毒剤成分は、先に述べた親水性化合物をベースとするような、親水性成分の
中に、場合によりエンハンサーおよび界面活性剤と組み合わせて、配合することができる
。特に好適なものは、ポリエチレングリコール（ＰＥＧ）、グリコール、およびそれらの
組合せであるが、それには、場合により１種または複数のグリコールを含む、異なった分
子量のＰＥＧのブレンド物も含まれる。親水性成分をビヒクル（すなわち、最大量で使用
されている成分であって、それには１種または複数の親水性化合物を含んでいてもよい）
として使用する際には、好ましくは、疎水性ビヒクルを用いた無水またはほとんど無水の
配合物について先に述べたのと同様な粘度および溶融温度特性を維持するように、それを
選択すべきである。
【０１９０】
　同様にして、結晶質または半晶質の親水性化合物たとえば充分に高い分子量のＰＥＧを
組み入れたり、不溶性の充填剤／チキソトロープ剤を添加したり、あるいは高分子量増粘
剤を添加したりのいずれかを実施することによって、粘度を上げることもできる。高分子
量増粘剤は、直鎖状であっても、分岐状であっても、あるいは少し架橋されていてもよい
。その配合物が比較的柔らかであることと、特に前鼻孔の中、または創傷、発疹、もしく
は感染領域の上に容易に適用することが可能となるように、容易に広げられることができ
るのが、快適性のためには重要である。この理由のために、特に好適なビヒクルは、液状
または半固形状のＰＥＧ（ＰＥＧ４００～１０００）と、より結晶性のＰＥＧ（ＰＥＧ１
０００～２０００）とのブレンド物をベースとしたものである。特に好適なものは、ＰＥ
Ｇ４００とＰＥＧ１４５０との４：１の比率のブレンド物である。
【０１９１】
　本発明のある種の好ましい実施態様においては、その組成物は軟膏剤またはクリーム剤
の形態をとっている。すなわち、組成物が比較的粘稠な形態であって、鼻の通路に塗布す
るのに適するようになっている。
【０１９２】
　（４）水ベースの配合物：
　本発明の水性組成物は、水が最大量で存在していて、そのため「ビヒクル」となってい
る。そのような系においては、抗菌組成物が治療領域から急速に分散して無くなってしま
うことが無いように、組成物に比較的高い粘度を与えておくことが特に重要である。それ
らの配合物はさらに、組織によく付着するので、それにより発汗、液垂れ（たとえば、粘
膜分泌液）、または軽度の洗浄などがあったとしても、長時間にわたって目的の部位に消
毒剤を送達することが可能となる。そのような高粘度は、増粘剤系によって与えることが
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可能である。本発明の増粘剤系は、上述の消毒剤組成物と配合適性があり、そのため、適
切な抗菌活性、化学的および物理的安定性、容認できる化粧品的性質、および患部領域に
保持される適切な粘度与えることができる。
【０１９３】
　本発明の組成物において使用するのに好適な増粘剤系は、極めて安定な粘弾性組成物を
作ることができる。増粘剤のタイプと量とを変化させることによって、弾性の程度を、ほ
とんど純粋な粘稠組成物から、高度に弾性を有しさらにはゲル状の組成物まで、変えるこ
とができる。皮膚軟化剤を加える場合には、系の弾性および／または降伏応力を上げるこ
とによって、さらなる安定性が与えられ、非混和性の皮膚軟化剤が分離することを防止で
きる。しかしながら、過度に弾性のある組成物は化粧品として魅力的な製品を通常与えな
いので、弾性が高すぎるのは好ましくない。
【０１９４】
　ここで重要なことは、本発明において使用される増粘剤系は、全体の濃度が比較的低く
ても、高い粘度を与えることができるという点である。その増粘剤系の全濃度は、そのま
ま使用可能な組成物の全重量を基準にして、好ましくは８重量％未満、より好ましくは５
重量％未満、最も好ましくは３重量％未満である。増粘剤系の全濃度は、組成物の全重量
を基準にして、０．５重量％程度に低いのが好ましい。しかしながら、ある種の実施態様
においては、増粘剤系の全濃度は、そのまま使用可能な組成物の全重量を基準にして、１
重量％よりも高い。
【０１９５】
　増粘剤系としては、有機ポリマーまたは無機チキソトロープ剤たとえばシリカゲル、ク
レー（たとえば、ベトナイト、ラポナイト、ヘクトライト、モンモリロナイトなど）、さ
らには有機変性無機微粒子物質などが挙げられる。本明細書で使用するとき、有機ポリマ
ーは、組成物中にそれを存在させることによってその組成物の粘度が上昇するのであれば
、増粘剤系の一部とみなす。そのような特性を有さないある種のポリマーもまた組成物中
に存在させることはできるが、それらは組成物の粘度に顕著に影響することはない。本発
明の目的においては、それらは増粘剤系の一部であるとはみなさない。たとえば、ある種
のノニオン性ポリマーたとえば低分子量のポリエチレングリコール（たとえば分子量２０
，０００未満のもの）は組成物の粘度を顕著に上げることはない。それらは、増粘剤系の
一部というよりは、たとえば親水性成分の一部であるとみなす。
【０１９６】
　増粘剤系は、１種または複数のノニオン性、カチオン性、アニオン性、双生イオン性、
または会合性のポリマーから調製することができるが、ただしそれらは組成物の消毒剤お
よびエンハンサー成分に配合適性がなければならない。たとえば、たとえばカルボン酸基
を含んでいるような、ある種の酸性エンハンサーが、それらのプロトン化された形態にあ
ると、最も効果が高い。そのためには、その組成物が酸性のｐＨを有していることが必要
である。この理由から、中和されたカルボン酸基をベースにした多くのアニオン性増粘剤
は適していない。たとえば、ポリアクリル酸塩をベースとしたカルボポール（Ｃａｒｂｏ
ｐｏｌ）タイプの増粘剤は典型的には、５未満のｐＨではうまく増粘しないし、４．５の
ｐＨでは確実に増粘しない。したがって、より低いｐＨ値（すなわち、酸性のエンハンサ
ーが存在している場合）では、水性組成物がアニオン性ポリマーを用いて増粘されるなら
ば、そのポリマーは、スルホン酸、硫酸塩、ホスホン酸、またはリン酸塩基をベースにし
ているのが好ましい。それらのポリマーは、それらの酸基のｐＫａが低いために、より低
いｐＨで増粘することが可能である。この部類の好適なポリマーとしては下記のものが挙
げられる：クラリアント・コーポレーション（Ｃｌａｒｉａｎｔ　Ｃｏｒｐｏｒａｔｉｏ
ｎ）製のアリストフレックス（ＡＲＩＳＴＯＦＬＥＸ）ＨＭＢ（アンモニウムアクリロイ
ルジメチルタウレート／ベヘネス－２５メタクリレートクロスポリマー）およびアリスト
フレックス（ＡＲＩＳＴＯＦＬＥＸ）ＡＳＶ（アンモニウムアクリロイルジメチルタウレ
ート／ＮＶＰコポリマー）。他の好適なスルホン酸ポリマーは、米国特許第５，３１８，
９５５号明細書に記載されているものである。
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【０１９７】
　酸性のエンハンサー成分を含む組成物は、カチオン性またはノニオン性増粘剤を使用し
て増粘させるのが好ましいが、その理由は、それらが低いｐＨでよく機能を発揮するから
である。さらに、ノニオン性およびカチオン性ポリマーの多くのものは、塩および他の添
加剤のより高いレベルに耐えることができ、それでもなお高い粘度を維持できる。
【０１９８】
　ノニオン性高分子量増粘剤の好適な群としては、以下のものが挙げられる：変性セルロ
ース、グアー、キサンタンゴム、および他の天然ポリマー、たとえば多糖類およびタンパ
ク質、ノニオン性のエチレン性不飽和モノマーをベースとし、少なくとも一つのコモノマ
ーが少なくとも１６個の炭素原子を有している会合性ポリマー、ならびにアクリレート、
アクリルアミド、ビニルラクタム、酢酸ビニルおよびその加水分解誘導体、メチルビニル
エーテル、スチレン、およびアクリロニトリルからなる群より選択されるエチレン性不飽
和モノマーをベースとしたポリマー。
【０１９９】
　カチオン性高分子量増粘剤の好適な群としては、以下のものが挙げられる：カチオン変
性セルロース、四級化天然アミノ官能性ポリマー、ならびにアクリレート、アクリルアミ
ド、ビニルラクタム、酢酸ビニル、メチルビニルエーテル、スチレン、およびアクリロニ
トリルからなる群より選択されるエチレン性不飽和モノマーをベースとしたポリマー。
【０２００】
　本発明の組成物において使用するためのカチオン性ポリマーは、恒久的に荷電している
（ｐｅｒｍａｎｅｎｔｌｙ　ｃｈａｒｇｅｄ）四級ポリマー（四級アミンを含むポリマー
、たとえばポリクオテルニウム（Ｐｏｌｙｑｕａｔｅｒｎｉｕｍ）４、１０、２４、３２
、および３７、これらについては以下に記載）、さらには、適切なプロトン酸を用いてプ
ロトン化されている、プロトン化一級、二級、および三級アミン官能性ポリマー、のいず
れからも選択することができる。好適なプロトン化されたカチオン性ポリマーは、三級ア
ミンをベースとしたものである。そのプロトン化カチオン性ポリマーは、過度の皮膚刺激
性を生じないような適切な酸を用いてプロトン化されているのが好ましい。そのようなも
のとしては、たとえば以下のものが挙げられる：場合により酸素によって置換された（Ｃ
１～Ｃ１０）アルキルカルボン酸（たとえば、酢酸、アルファ－ヒドロキシ酸たとえば乳
酸、グルコン酸、安息香酸、マンデル酸など）、（Ｃ１～Ｃ１０）アルキルスルホン酸（
たとえば、メチルスルホン酸およびエチルスルホン酸）、（Ｃ１～Ｃ１０）アルキル水素
硫酸塩（たとえば、メチル水素硫酸塩）および鉱酸（たとえば、塩酸、臭化水素酸、硫酸
、リン酸など）。
【０２０１】
　プロトン化カチオン性ポリマーの上の電荷は、ｐＨに依存する。この理由から、ポリマ
ーが充分にプロトン化されるようにするために、ｐＨを適切に調節して、好ましくは２～
９．５、より好ましくは２～８、最も好ましくは２．５～７．５の範囲とするべきである
。酸性エンハンサーを含む好適な組成物のｐＨは低く、典型的には２～５、好ましくは２
～４とするべきである。特定のポリマーの上のアミンをすべてプロトン化する必要はない
、ということに注目されたい。プロトン化のレベルは、ある程度、ｐＨに依存するであろ
う。ある種のポリマーにおいては、皮膚刺激性を低く保って最適な増粘性を得るためには
、存在しているアミン基のほんの少しのパーセントだけをプロトン化するのが好都合なこ
ともあろうが、それに対して、他のポリマーの場合には、アミン基の実質全部をプロトン
化するのが好都合なこともあろう。このことは、当業者ならば容易に決めることができる
。
【０２０２】
　これらの四級、三級、二級、および一級アミン官能性ポリマーは、天然ポリマー、変性
天然ポリマー、さらには合成ポリマーから選択することができる。これらのポリマーは、
水性溶媒に可溶性であっても、膨潤性であってもよい。さらに、これらのポリマーは、疎
水性側鎖を有していて、会合性のポリマーであってもよい。
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【０２０３】
　ポリマーは、水性組成物の中に、可溶性であるか、膨潤性であるか、または会合性であ
るか、に分類することができる。いくつかのポリマーは、それらの部類の内の一つまたは
複数に分類されてもよい。たとえば、ある種の会合性ポリマーは、水系には可溶性である
可能性がある。水系において、それらが可溶性と考えられるか、膨潤性と考えられるか、
または会合性と考えられるかかによって、本発明の組成物において使用するのに適したポ
リマーは、成膜性があっても無くてもよい。成膜性ポリマーは、活性な抗菌剤成分を患部
に長時間保持することができる。このことは、ある種の用途においては望ましいものとな
りうる。たとえば、いくつかの成膜性ポリマーは、塗布して乾燥させた後では、水で洗浄
しても容易には落とすことができない組成物を作り上げることができる。
【０２０４】
　本明細書で使用するとき、可溶性ポリマーとは、希薄溶液（すなわち、水と各種のその
他の親水性化合物を含むと定義された所望の水性溶媒系の中に０．０１～０．１重量％）
中で、充分な時間加熱して、溶解する可能性のある成分はすべて可溶化させた後では、た
とえば、マサチューセッツ州ボストン（Ｂｏｓｔｏｎ，ＭＡ）のマルベルン・カンパニー
（Ｍａｌｖｅｒｎ　Ｃｏ．）から入手可能なマルベルン・マステリサイザー・Ｅ・レーザ
ー・パティクル・サイズ・アナライザー（Ｍａｌｖｅｒｎ　Ｍａｓｔｅｒｉｓｉｚｅｒ　
Ｅ　Ｌａｓｅｒ　Ｐａｒｔｉｃｌｅ　Ｓｉｚｅ　Ａｎａｌｙｚｅｒ）を使用した、光散乱
測定法を用いて測定したときに、粒径が１ミクロンを超える、顕著に観察可能な粒子を含
まないものである。
【０２０５】
　本明細書で使用するとき、膨潤性ポリマーとは、希薄溶液（すなわち、所望の水性溶媒
系中に０．０１～０．１重量％）の中で、充分な時間加熱して、溶解する可能性のある成
分はすべて可溶化させた後では、たとえば、マルベルン・マステリサイザー・Ｅ・レーザ
ー・パティクル・サイズ・アナライザー（Ｍａｌｖｅｒｎ　Ｍａｓｔｅｒｉｓｉｚｅｒ　
Ｅ　Ｌａｓｅｒ　Ｐａｒｔｉｃｌｅ　Ｓｉｚｅ　Ａｎａｌｙｚｅｒ）を使用した、光散乱
測定法を用いて測定したときに、粒径が１ミクロンを超える観察可能な粒子を、顕著な（
すなわち、検出可能な）数で含んでいるものである。
【０２０６】
　本明細書で使用するとき、会合性ポリマーとは、１２個を超える、好ましくは１６個を
超える炭素原子のポリマー１分子あたりに、３個以上の疎水性鎖を有しているものである
。そのようなポリマーについては、後に述べる。
【０２０７】
可溶性ポリマー：カチオン性天然ポリマー誘導体
　カチオン変性セルロース系ポリマーは、水に可溶性であるとの記載が文献にある。その
ようなポリマーは、本発明においては有用であることが見出された。最も好ましい変性セ
ルロース製品は、商品名セルクアット（ＣＥＬＱＵＡＴ）（ニュージャージー州ブリッジ
ウォーター（Ｂｒｉｄｇｅｗａｔｅｒ，ＮＪ）のナショナル・スターチ・アンド・ケミカ
ルズ・コーポレーション（Ｎａｔｉｏｎａｌ　Ｓｔａｒｃｈ　ａｎｄ　Ｃｈｅｍｉｃａｌ
ｓ　Ｃｏｒｐ．）製）およびユーケア（ＵＣＡＲＥ）（ニュージャージー州エジソン（Ｅ
ｄｉｓｏｎ，ＮＪ）のアメルコール・コーポレーション（Ａｍｅｒｃｈｏｌ　Ｃｏｒｐｏ
ｒａｔｉｏｎ）製）として販売されている。セルクアット（ＣＥＬＱＵＡＴ）は、ポリエ
トキシル化セルロースと塩化ジメチルジアリルアンモニウムとのコポリマーであって、コ
スメティック・トイレタリー・アンド・フラグランス・アソシエーション（Ｃｏｓｍｅｔ
ｉｃ，Ｔｏｉｌｅｔｒｙ　ａｎｄ　Ｆｒａｇｒａｎｃｅ　Ａｓｓｏｃａｔｉｏｎ）（ＣＴ
ＦＡ）名称では、ポリクオテルニウム（Ｐｏｌｙｑｕａｔｅｒｎｉｕｍ）－４である。
【０２０８】
　ヒドロキシエチルセルロースのアルキル変性四級アンモニウム塩、および塩化トリメチ
ルアンモニウム置換エポキシドもまた使用可能である。そのポリマーは、ＣＴＦＡ名称で
はポリクオテルニウム（Ｐｏｌｙｑｕａｔｅｒｎｉｕｍ）２４であり、ニュージャージー
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州エジソン（Ｅｄｉｓｏｎ，ＮＪ）のアメルコール・コーポレーション（Ａｍｅｒｃｈｏ
ｌ　Ｃｏｒｐ．）から、クアトリソフト（ＱＵＡＴＲＩＳＯＦＴ）ＬＭ－２００として市
販されている。
【０２０９】
　使用可能で、特に適したタイプのカチオン性多糖類ポリマーは、カチオン性グアーゴム
誘導体、たとえばグアーヒドロキシプロピルトリモニウムクロリド（ローヌ－プーラン（
Ｒｈｏｎｅ－Ｐｏｕｌｅｎｃ）から商品名「ジャガー（ＪＡＧＵＡＲ）として市販）であ
る。
【０２１０】
可溶性ポリマー：カチオン性合成ポリマー
　本発明において有用な合成カチオン性直鎖状ポリマーは、カチオン電荷密度が極めて高
いのが好ましく、一般に、１０重量％を超える、好ましくは２５重量％を超える、より好
ましくは５０重量％を超えるカチオン性モノマーを含んでいる。このことによって、化粧
品としての良好な感触が得られ、水溶解度も実際に改良することができる。一般的に言っ
て、本発明において有用なポリマーは、一般的に５重量％未満のポリマーで増粘効果が得
られるに充分であるが、ローション剤／クリーム剤／軟膏剤がぬるぬるしたり、糸を引い
たりする感触を与えるほどに高くないはない分子量を有する。充分な増粘が起きる分子量
にはポリマーの組成が劇的に影響するが、ポリマーは、好ましくは少なくとも２５０，０
００ダルトン、より好ましくは少なくとも５００，０００ダルトンの分子量を有する。そ
のポリマーは、好ましくは３，０００，０００ダルトン以下、より好ましくは１，０００
，０００ダルトン以下の分子量を有する。ホモポリマーは、メタクリロイルオキシアルキ
ルトリアルキルアンモニウム塩、アクリロイルオキシアルキルトリアルキルアンモニウム
塩、および／または四級化ジアルキルアミノアルキルアクリルアミジン塩から調製するの
が好ましい。ポリマーが、以下のものからなる群より選択される少なくとも２種のモノマ
ーからのコポリマーであるのが好ましい：アクリル酸トリアルキルアミノアルキルおよび
メタクリル酸トリアルキルアミノアルキル、ジアルキルジアリルアンモニウム塩、アクリ
ルアミドアルキルトリアルキル塩、メタクリルアミドアルキルトリアルキル塩、およびア
ルキルイミダゾリニウム塩、Ｎ－ビニルピロリジノン、Ｎ－ビニルカプロラクタム、メチ
ルビニルエーテル、アクリレート、メタクリレート、スチレン、アクリロニトリル、およ
びそれらの組合せ。典型的には、塩の場合には、その対イオンは好ましくはＦ-、Ｃｌ-、
Ｂｒ-、およびＣＨ3（ＣＨ2）nＳＯ4

-（ここで、ｎ＝０～４）である。
【０２１１】
　四級化の程度を変化させた各種の四級コポリマーを、メチル、エチル、またはプロピル
側鎖を有するアミノアクリレートのホモポリマーまたはコポリマーをベースとして、合成
することができる。それらのモノマーは、他のノニオン性モノマーと共重合させることも
可能であり、それに含まれるのは、塩化２－メタクリルオキシエチルトリメチルアンモニ
ウムおよび臭化２－メタクリルオキシエチルメチルジエチルアンモニウムのホモポリマー
のような四級アクリルホモポリマー；および水溶性モノマーを含めた四級アクリレートモ
ノマーのコポリマー、たとえば、ペトロライト・プロダクト（Ｐｅｔｒｏｌｉｔｅ　Ｐｒ
ｏｄｕｃｔ）Ｎｏ．Ｑ－００４３であって、これは直鎖状四級アクリレートとアクリルア
ミドとの特許権の存在するコポリマー（４～５００万ＭＷの高分子量）である。
【０２１２】
　その他の有用な可溶性カチオンポリマーは、ポリアクリロニトリルのブロックに結合さ
れたポリ（Ｎ，Ｎ－ジメチルアミノプロピル－Ｎ－アクリルアミジン）（ジエチル硫酸塩
を用いて四級化されている）である。このブロックコポリマーは、ニュージャージー州パ
ターソン（Ｐａｔｅｒｓｏｎ，ＮＪ）のリポ・ケミカルズ・インコーポレーテッド（Ｌｉ
ｐｏ　Ｃｈｅｍｉｃａｌｓ　Ｉｎｃ．）から、商品名ハイパン（Ｈｙｐａｎ）ＱＴ－１０
０として入手可能である。そのものは水性の系を増粘させる効果が極めて高く、また良好
な化粧品的感触を有している。しかしながら、このポリマーは、入手したままでは、不快
なアミン臭を有している。その臭気は、適切な香料を用いてマスキングすることが可能で
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あるが、配合する前に（たとえば、溶媒洗浄プロセスを用いて）除去して、それにより、
その配合物を香料なしで供給できるようにするのが好ましい。好適な組成物には、香料も
着色剤も含まない。
【０２１３】
　好適なカチオン性ポリマーとしては、たとえば、１－ビニル－２－ピロリジンと１－ビ
ニル－３－メチル－イミダゾリウム塩（たとえば、クロリド塩）とのコポリマーであって
、業界では、コスメティック・トイレタリー・アンド・フラグランス・アソシエーション
（Ｃｏｓｍｅｔｉｃ，Ｔｏｉｌｅｔｒｙ　ａｎｄ　Ｆｒａｇｒａｎｃｅ　Ａｓｓｏｃａｔ
ｉｏｎ）（ＣＴＦＡ）によってポリクオテルニウム（Ｐｏｌｙｑｕａｔｅｒｎｉｕｍ）－
１６と呼ばれているものが挙げられる。この物質は、ビー・エー・エス・エフ・ワイワン
ドット・コーポレーション（ＢＡＳＦ　Ｗｙａｎｄｏｔｔｅ　Ｃｏｒｐ．）（米国ニュー
ジャージー州パーシッパニー（Ｐａｒｓｉｐｐａｎｙ，ＮＪ，ＵＳＡ））から、商品名ル
ビクアット（ＬＵＶＩＱＵＡＴ）（たとえば、ルビクアット（ＬＵＶＩＱＵＡＴ）ＦＣ３
７０）として市販されている；１－ビニル－２－ピロリジンとメタクリル酸ジメチルアミ
ノエチルのコポリマー、業界（ＣＴＦＡ）においてはポリクオテルニウム（Ｐｏｌｙｑｕ
ａｔｅｒｎｉｕｍ）－１１と呼ばれている。この物質は、ニュージャージー州ウェイン（
Ｗａｙｎｅ，ＮＪ）のアイ・シー・アイ・コーポレーション（ＩＣＩ　Ｃｏｒｐ．）から
、商品名ガフクアット（ＧＡＦＱＵＡＴ）として市販されている；カチオン性ジアリル四
級アンモニウム含有ポリマーで、たとえば、塩化ジメチルジアリルアンモニウムホモポリ
マー、およびアクリルアミドと塩化ジメチルジアリルアンモニウムとのコポリマーであっ
て、業界（ＣＴＦＡ）においてはそれぞれ、ポリクオテルニウム（Ｐｏｌｙｑｕａｔｅｒ
ｎｉｕｍ）６およびポリクオテルニウム（Ｐｏｌｙｑｕａｔｅｒｎｉｕｍ）７と呼ばれて
いる。
【０２１４】
可溶性ポリマー：ノニオン性
　文献においては、各種のセルロースエーテルが水に可溶性であると報告されている。ノ
ニオン性であり、有用であることが判っているこの部類の物質としては以下のものが挙げ
られる：メチルヒドロキシプロピルセルロース（デラウェア州ウィルミントン（Ｗｉｌｍ
ｉｎｇｔｏｎ，ＤＥ）のアクアロン（Ａｑｕａｌｏｎ）からベネセル（ＢＥＮＥＣＥＬ）
ＭＰ９４３として入手可能）；ヒドロキシプロピルセルロース（アクアロン（Ａｑｕａｌ
ｏｎ）からクルーセル（ＫＬＵＣＥＬ）（ＬＦ、ＧＦ、ＭＦ、ＨＦ）として入手可能）；
ヒドロキシブチルメチルセルロース（３．５％ヒドロキシブチルおよび３０％メトキシル
）（ニューヨーク州オンタリオ（Ｏｎｔａｒｉｏ，ＮＹ）のサイエンティフィック・ポリ
マー・プロダクツ（Ｓｃｉｅｎｔｉｆｉｃ　Ｐｏｌｙｍｅｒ　Ｐｒｏｄｕｃｔｓ）から）
；およびヒドロキシエチルセルロース（アクアロン（Ａｑｕａｌｏｎ）から商品名ナトロ
ゾル（ＮＡＴＲＯＳＯＬ）として入手可能）。キサンタンゴム、グアー、イナゴマメゴム
、およびその他の多糖類もまた好適となるであろう。これらのポリマーは、植物源から生
産されてもよいし、あるいは、微生物の細胞培養から産生することもできる。ポリビニル
アルコール（ＰＶＡ）もまた適している可能性がある。たとえば、ポリ酢酸ビニルから約
８７％の加水分解率で製造されたＰＶＡは、室温で高い水溶性を有している。加水分解率
がより高いものは徐々に、より結晶性となり、溶液にするには加熱する必要があるかもし
れない。ゼラチンやペクチンのようなタンパク質増粘剤もまた、有用となりうる。
【０２１５】
その他の可溶性ポリマー
　たとえば米国特許第６，１２３，９３３号明細書に記載があり、クラリアント・コーポ
レーション（Ｃｌａｒｉａｎｔ　Ｃｏｒｐ．）から商品名ダイアフォーマー（ＤＩＡＦＯ
ＲＭＥＲ）Ｚ－７１１、Ｚ－７１２、Ｚ－７３１、およびＺ－７５１として市販されてい
る、アミンオキシドポリマーも有用である。さらに、双生イオン性ポリマーたとえば、ク
ラリアント・コーポレーション（Ｃｌａｒｉａｎｔ　Ｃｏｒｐ．）から商品名ダイアフォ
ーマー（ＤＩＡＦＯＲＭＥＲ）Ｚ－４００として市販されているメタクリロイルエチルベ
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タイン／アクリレートコポリマーもまた使用することができる。米国特許第６，５９０，
０５１号明細書に記載のある双生イオン性ポリマーもまた有用となりうる。
【０２１６】
　天然由来のカルボン酸官能性ポリマーたとえばヒアルロン酸および天然ポリマーの誘導
体たとえばカルボキシメチルセルロース、アルギン酸およびその他のアルギネートポリマ
ー、フコゲル（Ｆｕｃｏｇｅｌ、３種のモノ－サッカライド、フコース、ガラクトース、
およびガラクツロン酸からなる多糖類）、ヒアルロン酸、などのカルボン酸官能性ポリマ
ーもまた有用となりうる。たとえば、カルボン酸、ホスホン酸、またはスルホン酸官能性
モノマーをベースとした合成ポリマーもまた有用となりうるが、それには以下のものが挙
げられる（これらに限定される訳ではない）：アクリル酸、メタクリル酸、無水マレイン
酸、無水イタコン酸、ナトリウムＡＭＰＳ（２－アクリルアミド－２－メチルプロパンス
ルホン酸のナトリウム塩）、スルホプロピルアクリレートまたはメタクリレート、スルホ
メチル化アクリルアミド、アリルスルホネート、ビニルスルホン酸ナトリウム、それらの
組合せ、または、これらまたはその他の重合性カルボン酸またはスルホン酸の他の水溶性
形態から誘導されるポリマー。
【０２１７】
膨潤性ポリマー
　わずかに架橋された、多くの膨潤性ポリマーが、水性溶媒系において増粘剤として機能
する。一般的に、それらの膨潤性ポリマーが好ましいが、その理由は、手に汗をかいたり
、処置の後に水に曝露させたりしても、「ぬるぬるする（ｓｌｉｍｙ）」傾向が低いから
である。過度に架橋させると、組成物の粘度を向上させるに充分な膨潤ができないポリマ
ーとなってしまうであろう。化学的な架橋剤を使用する場合に、充分な膨潤をさせるため
には、架橋剤の濃度は極めて低く、乾燥ポリマーの重量を基準にして、たとえば約１００
０ｐｐｍ未満、好ましくは５００ｐｐｍ未満とする。
【０２１８】
　本発明の組成物において使用するのに適した架橋ポリマーの部類としては以下のものが
挙げられる：アクリルアミド、ならびに、トリアルキルアミノアルキルアクリレートおよ
びメタクリレート塩、ジアルキルジアリルアンモニウム塩、アクリルアミドアルキルトリ
アルキルアンモニウム塩、メタクリルアミドアルキルトリアルキルアンモニウム塩、およ
びイミダゾリニウム塩を含むモノマーからなる群より選択される少なくとも１種のその他
の四級モノマー。その対イオンは、好ましくはＦ-、Ｃｌ-、Ｂｒ-、およびＣＨ3（ＣＨ2

）nＳＯ4
-（ここで、ｎ＝０～４）である。他のコモノマーを加えてもよいが、そのよう

なものとしては以下のものが挙げられる：Ｎ－ビニルピロリドン、Ｎ－ビニルカプロラク
タム、メチルビニルエーテル、アクリレート、メタクリレート、スチレンなど。特に好適
なポリマーは、ポリ（２－メタクリルオキシエチルトリメチルアンモニウムクロリド）ポ
リジメチルアミノエチルメタクリレートであって、このものはＣＴＦＡ命名では、ポリク
オテルニウム（Ｐｏｌｙｑｕａｔｅｒｎｉｕｍ）３７である。その他の好適なポリマーに
は、アクリルアミドおよびメタクリロイルオキシエチルトリメチルアンモニウムクロリド
を含み、このものは、ＣＴＦＡ命名でポリクオテルニウム（Ｐｏｌｙｑｕａｔｅｒｎｉｕ
ｍ）３２に一致する。これらは、バージニア州サフォーク（Ｓｕｆｆｏｌｋ，ＶＡ）のア
ライド・コロイズ・インコーポレーテッド（Ａｌｌｉｅｄ　Ｃｏｌｌｏｉｄｓ　Ｉｎｃ．
）から、サルケア（ＳＡＬＣＡＲＥ）ＳＣ９５、ＳＣ９６、およびＳＣ９２として市販さ
れている。
【０２１９】
　その他の膨潤性ポリマー（すなわち、わずかに架橋されたポリマー）は、電離放射線を
照射して架橋させることにより調製することができる。たとえば、Ｎ－ビニルラクタム、
たとえばＮ－ビニルピロリドンのポリマーは、ガンマ線照射に曝露すると、分子量が増加
して、実際に架橋する可能性がある。このように架橋させることによって、より効率的な
増粘が可能となり（あるレベルの粘度を達成するのに必要なポリマーが少なくてすむ）、
改良された化粧品感触が得られる。ガンマ線照射に曝露すると架橋が生じる他のポリマー
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としては以下のようなものが挙げられる：ルビクアット（ＬＵＶＩＱＵＡＴ）ＨＭ５５２
（ビニルイミダゾリウムメトクロリドとビニルピロリドンとのコポリマー、ＣＴＦＡ命名
のポリクオテルニウム（Ｐｏｌｙｑｕａｔｅｒｎｉｕｍ）－１６に一致）、およびガフク
アット（ＧＡＦＱＵＡＴ）ＨＳ－１００（ビニルピロリドン／メタクリルアミドプロピル
トリメチルアンモニウムクロリドコポリマー、ＣＴＦＡ命名のポリクオテルニウム（Ｐｏ
ｌｙｑｕａｔｅｒｎｉｕｍ）－２８に一致）のようなポリマー。
【０２２０】
　ポリ不飽和モノマーたとえばマレイン酸ジアリルを使用した化学的な架橋もまた有用と
なりうる。その他の好適な架橋剤は、複数のエチレン性不飽和を有する化合物であって、
そのエチレン性の基は、ビニル基（置換ビニル基たとえば、イソプロペニル基を含む）、
アリル基、および／またはメタアリル基であり、それらの基は窒素原子または酸素原子に
結合されている。本明細書で使用するとき、ビニル、アリル、およびメタアリル基には置
換誘導体も含まれる。化合物の例としては、ジビニル、ジアリルもしくはジメタアリルエ
ステル、エーテル、アミド、または尿素などが挙げられる。具体例は、米国特許第５，２
２５，４７３号明細書（デュアン（Ｄｕａｎ））および米国特許第４，９３１，２８２号
明細書（アスムス（Ａｓｍｕｓ）ら）に開示されている。
【０２２１】
　一連の架橋ポリビニルピロリドン（ＰＶＰ）物質は、マレイン酸ジアリルを用いた共有
結合的な架橋によるか、あるいは、直鎖状のＰＶＰ粉末を放射線架橋させることによって
調製されていた。それらの方法によって調製された架橋ＰＶＰは、コロイド粒子を作るこ
とができ、それらは水溶液中において高度に膨潤性があって、そのため粘稠な溶液が得ら
れる。それらのポリマーがノニオン性でもあって、カチオン性賦形剤とは優れた配合可能
性を有している。
【０２２２】
　アニオン性の膨潤性高分子量増粘剤もまた有用となりうる。先に述べたように、カルボ
ン酸官能性エンハンサーを含む（そして、その結果として低ｐＨで配合される）抗菌組成
物と共に使用するのに好適なアニオン性ポリマーは、スルホン酸、スルホン酸塩、ホスホ
ン酸、またはリン酸塩基を有するポリマーである。
【０２２３】
会合性ポリマー
　同様に、会合性ポリマーを使用して本発明の組成物を増粘させることも可能である。そ
のようなポリマーは、疎水性、または疎水性側鎖のファン・デ・ワールス（Ｖａｎ　ｄｅ
　Ｗａａｌｓ）会合の結果として増粘する。そのような会合性ポリマーは、それら自体は
比較的低分子量であるにもかかわらず、粘稠ないしはゲル化された水溶液を形成すること
ができる。アルコール可溶性のポリマーは、長鎖疎水性基を付加させることによって変性
させることが可能である。そのような会合性ポリマーの好適な部類は、ノニオン性のエチ
レン性不飽和モノマーをベースとするものであって、そこでは、少なくとも１種のコモノ
マーは、少なくとも１２個、好ましくは少なくとも１６個の炭素原子を有している。
【０２２４】
　一例を挙げれば、セチルヒドロキシエチルセルロースであって、このものはアクアロン
（Ａｑｕａｌｏｎ）からナトロゾル・プラス（ＮＡＴＲＯＳＯＬ　ＰＬＵＳ）として入手
可能であり、それが作り出す粘度を上げるために、会合メカニズムを利用している。セチ
ルアルキル基のグラフトされた側鎖が、近隣のアルキル疎水性化合物と会合することがで
きる。これらのポリマー間の会合は、ポリマーの増粘効率を劇的に向上させることができ
る。長鎖のアルクリル、アルケニル、およびアラルキル基もまた好適となりうる。たとえ
ば、また別な好適な会合性ポリマーはアルシトフレックス（Ａｒｓｉｔｏｆｌｅｘ）ＨＭ
Ｂであって、このものは、アンモニウムアクリロイルジメチルタウレート／ベヘネス－２
５メタクリレートのクロスポリマーであって、クラリアント・コーポレーション（Ｃｌａ
ｒｉａｎｔ　Ｃｏｒｐ．）から入手可能である。
【０２２５】
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（５）無希釈組成物：
　本発明の消毒剤組成物はさらに、治療部位に対して、無希釈の形態で、あるいは迅速に
蒸発してその後に無希釈組成物を残すような揮発性溶媒中の形態で投与してもよい。その
ような組成物は、固形状、半固形状または液状であってよい。その組成物が固形状である
ような場合には、消毒剤および／またはエンハンサーおよび／または界面活性剤は、場合
によりマイクロカプセル化して、持続的に送達させたり、投与が容易な粉末の生産を容易
にしたりすることも可能である。別な方法として、組成物を、他の成分を加えることなく
ミクロン化して微粉末とすることもできるし、あるいは、場合により、粉末の生産を容易
とする充填剤およびその他の成分が含まれていてもよい。好適な粉末には以下のものを含
むが、これらに限定される訳ではない：炭酸カルシウム、リン酸カルシウム、各種糖類、
デンプン、セルロース誘導体、ゼラチン、およびポリエチレングリコールなどのポリマー
。
【０２２６】
　疎水性消毒剤を使用する場合、疎水性薬剤をミクロン化するための方法を使用すること
ができるが、そこでは、米国特許第６，７４６，６３５号明細書に記載されている方法の
ようにして、ポリマーをまったく含まない第一の溶媒の有効量の中に疎水性薬剤を溶解さ
せる。その疎水性薬剤とその溶媒は、連続相を有する混合物を形成する。その混合物の中
に、第二の溶媒、次いで水溶液を導入する。水溶液を導入することにより、疎水性薬剤の
沈殿が起こり、平均粒径１ミクロン以下のミクロン化された疎水性薬剤の組成物が得られ
る。鼻またはその他の組織に送達させるために使用される粒径は、適切な部位に直接送達
させるために、顕著に大きなものであってもよい。たとえば、肺を経由させることなく、
鼻、鼻腔、および／または咽頭に消毒剤粉体を投与するためには、より大きな粒子が要求
されることもあり得る。
【０２２７】
　場合により、生体接着性ポリマーを、無希釈組成物さらにはその他の物理的形状に加え
ることもできる。多くの好適な生体接着性ポリマーが、国際公開第９３／２１９０６号パ
ンフレットにおいて論じられている。特に重要な、代表的な生体接着性ポリマーとしては
、Ｈ．Ｓ．ソウニー（Ｈ．Ｓ．Ｓａｗｈｎｅｙ）、Ｃ．Ｐ．パサク（Ｃ．Ｐ．Ｐａｔｈａ
ｋ）およびＪ．Ａ．フベル（Ｊ．Ａ．Ｈｕｂｅｌｌ）、Ｍａｃｒｏｍｏｌｅｃｕｌｅｓ、
１９９３、２６、５８１～５８７に記載されている下記のような、生体崩壊性（ｂｉｏｅ
ｒｏｄｉｂｌｅ）ヒドロゲルが挙げられる：ポリヒアルロン酸、カゼイン、ゼラチン、グ
ルチン、ポリ酸無水物、ポリアクリル酸、アルギネート、キトサン、ポリ（メタクリル酸
メチル）、ポリ（メタクリル酸エチル）、ポリ（メタクリル酸ブチル）、ポリ（メタクリ
ル酸イソブチル）、ポリ（メタクリル酸ヘキシル）、ポリ（メタクリル酸イソデシル）、
ポリ（メタクリル酸ラウリル）、ポリ（メタクリル酸フェニル）、ポリ（アクリル酸メチ
ル）、ポリ（アクリル酸イソプロピル）、ポリ（アクリル酸イソブチル）、およびポリ（
アクリル酸オクタデシル）。好適なポリマーは、ポリアクリル酸（たとえば、カルボマー
）およびポリ（フマル酸－共－セバシン酸）である。その他の生体接着性および生体崩壊
性ポリマーについては、米国特許第６，７４６，６３５号明細書に記載がある。特に好適
なものは、わずかに架橋されたポリアクリル酸であって、たとえば、ビー・エフ・グッド
リッチ（ＢＦ　Ｇｏｏｄｒｉｃｈ）によりカルボポール（ＣＡＲＢＯＰＯＬ）のブランド
で販売されているものである。
【０２２８】
　抗菌組成物には、適切な固体相またはゲル相の担体または賦形剤がさらに含まれていて
もよい。そのような担体または賦形剤の例としては以下のものが挙げられるが、これらに
限定される訳ではない：炭酸カルシウム、リン酸カルシウム、各種糖類、デンプン、セル
ロース誘導体、ゼラチン、およびポリエチレングリコールなどのポリマー。
【０２２９】
　本発明による無希釈消毒剤組成物は、加圧容器またはネブライザーからのエアゾルスプ
レーの剤形で簡便に投与することも可能であり、その際には適切な噴射剤、たとえばジク
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ロロジフルオロメタン、トリクロロフルオロメタン、ジクロロテトラフルオロエタン、二
酸化炭素またはその他適切なガスを使用する。加圧エアゾル剤の場合、計量された量を投
与できるようにしたバルブを備えることによって、その投与単位を決めることができる。
吸入器または注入器で使用するためのたとえば、ゼラチンのカプセルおよびカートリッジ
は、化合物と、たとえばラクトースまたはデンプンのような適切な散剤ベースとの粉体混
合物を含むように、配合してもよい。当業者ならば、余分な実験をしなくても、エアゾル
剤を製造するための各種パラメーターや条件を容易に決めることが可能である。いくつか
の実施態様においては、肺に直接送達させるために、吸入式の投薬が好ましい。いくつか
のタイプの定量吸入器を、吸入による投与のために通常使用する。それらのタイプの用具
としては、定量吸入器（ＭＤＩ）、呼吸作動型ＭＤＩ、乾燥粉末吸入器（ＤＰＩ）、ＭＤ
Ｉと組み合わせたスペーサー／ホールディング・チャンバー、およびネブライザーなどが
挙げられる。エアゾル剤送達システムの調製方法は、当業者には周知である。一般的に言
って、そのようなシステムには、その薬剤の生物学的性質を顕著に損なうことがない、成
分を使用するべきである（たとえば、シアラ（Ｓｃｉａｒｒａ）およびキューティ（Ｃｕ
ｔｉｅ）『Ａｅｒｏｓｏｌｓ』、レミントンズ・ファーマシューティカル・サイエンシズ
（Ｒｅｍｉｎｇｔｏｎ’ｓ　Ｐｈａｒｍａｃｅｕｔｉｃａｌ　Ｓｃｉｅｎｃｅｓ）第１８
版、１９９０、ｐ．１６９４～１７１２を参照されたい）。
【０２３０】
　それらの化合物は、たとえば慣用される坐剤ベースたとえばカカオ脂または他のグリセ
リドを含む、たとえば坐剤または滞留浣腸（ｒｅｔｅｎｔｉｏｎ　ｅｎｅｍａ）のような
、直腸用または膣用の組成物として配合することも可能である。
【０２３１】
粘度
　本発明のある好適な組成物は、局所に適用するのが容易なように、少なくとも５００セ
ンチポワズ（ｃｐｓ）の粘度を有している。好ましくは本発明の組成物は、少なくとも１
，０００ｃｐｓ、さらにより好ましくは少なくとも１０，０００ｃｐｓ、さらにより好ま
しくは少なくとも２０，０００ｃｐｓ、さらにより好ましくは少なくとも５０，０００ｃ
ｐｓ、さらにより好ましくは少なくとも７５，０００ｃｐｓ、さらにより好ましくは少な
くとも１００，０００ｃｐｓ、さらにより好ましくは少なくとも２５０，０００ｃｐｓの
（そしてさらには、約５００，０００ｃｐｓ、１，０００，０００ｃｐｓ、またはそれ以
上の高い）粘度を有する。その粘度は、以下において「粘度試験」に記載するようにして
測定することができる。３２～３７℃である哺乳動物の組織に適用した後でさえも、高い
粘度を有している配合物が好ましい。ある種の任意成分、たとえばエンハンサー、親水性
化合物、疎水性化合物などが、粘度に対して（プラス側、またはマイナス側に）影響を与
える可能性があるので、測定する粘度は最終的な組成物の粘度である。
【０２３２】
　しかしながら、ある種の用途、たとえば中耳感染や慢性副鼻腔炎の治療の場合には、よ
り低い粘度の組成物を使用することも可能である。たとえば、中耳の疾患（たとえば、中
耳炎または中耳の感染症）は、１０００ｃｐｓより低粘度の本発明の組成物を用いて、外
耳を通して、鼻を通して、あるいはエウスタキー管の中により容易に投薬することにより
処置してもよい。粘度は、本明細書に記載する粘度試験法により測定する。好適な組成物
は、３２℃に温めたときでも、上述の粘度限界に適合する。最も好適な組成物は、３５℃
に温めたときでも、上述の粘度限界に適合する。
【０２３３】
送達方法および用具
　本発明の抗菌組成物は、単一の複合配合物として、または複数の成分として、医療専門
家に提供することができる。たとえば、組成物を、一つの構成成分には消毒剤成分を含み
、一つの構成成分にはエンハンサーを含む、（たとえば、二つの別々な容器に入れるか、
または同一の容器の中の二つの区画に入れた）二成分型として提供することができる。組
成物のその他の成分は、その二成分型のいずれか一方に組み入れることができる。別な方
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法として、他の成分を第三の成分に加えることもできる。
【０２３４】
　本発明を実施する際の、局所的抗菌剤治療の療法には、本明細書に記載の組成物の安全
で有効な量を、感染を受けたかまたは危険にさらされている皮膚、創傷、または粘膜、特
に、微生物の汚染を特に受けやすい鼻腔および通路に直接適用することが含まれる。適用
の用量と頻度は、治療すべき症状、消毒剤および任意成分のエンハンサーの濃度、死滅さ
せるべき微生物など、多くの因子に依存する。典型的には、ほとんどの投与において、組
成物は、少なくとも１０ｍｇ／ｃｍ2（組織）、好ましくは少なくとも２０ｍｇ／ｃｍ2（
組織）、より好ましくは少なくとも３０ｍｇ／ｃｍ2（組織）、最も好ましくは少なくと
も５０ｍｇ／ｃｍ2（組織）の用量で投与する。投与は、１日またはそれ以上において、
１日に１度だけ、または複数回（たとえば、２～４回）とすることができる。典型的には
、その組成物は、１～７日にわたって１日１～２回投与する。たとえば、前鼻孔をデコロ
ナイズするには、１～５日にわたって、１日に１～３回、鼻腔あたり０．２５グラム（ｇ
）の用量で投与する必要がある。膿痂疹の治療では、３～１０日にわたって、１日１～３
回、約０．５ｇ／１５ｃｍ2投与する必要がある。
【０２３５】
　本発明の組成物は、各種の方法を用いて投与することができる。典型的には、組成物を
、皮膚および／または粘膜組織の中に浸透できるような方法で、皮膚および／または粘膜
組織に投与するが、これは、組織を通して血流の中へ送達するのとは対照的である。この
ことによって、治療を必要とする部位においてその組成物が局所的に高濃度となる。この
送達は、スプレー、浸漬、ぬぐい、滴下、注入、タオル法、吸入などにより、治療すべき
領域で実施することができる。
【０２３６】
　本発明の方法においては、消毒剤組成物は、哺乳動物の組織（たとえば、皮膚および／
または粘膜の表面）に送達するのに適した配合物として得ることができる。好適な配合物
としては、下記のものが挙げられるが、これらに限定される訳ではない：クリーム剤、ゲ
ル剤、フォーム剤、軟膏剤、ローション剤、バーム剤、ワックス剤、軟膏剤、溶液、懸濁
液、分散液、油中水型または水中油型エマルション、マイクロエマルション、ペースト剤
、散剤、油剤、口中錠、大型丸剤、およびスプレーなど。
【０２３７】
　それらの組成物は、加圧容器からスプレーすることも可能である。たとえば容器を圧迫
するような外部手段によるか、機械的なポンプを使用するか、あるいは噴射剤を使用する
ことにより、圧力を与えることができる。好適な噴射剤としては、以下のものが挙げられ
る：クロロフルオロカーボン（ＣＦＣ）、ヒドロクロロフルオロカーボン（ＨＣＦＣ）、
ヒドロフルオロカーボン（ＨＦＣ）、ヒドロフルオロエーテル（ＨＦＥ）、ペルフルオロ
化アルカン、および（Ｃ１～Ｃ５）アルカン、さらには亜酸化窒素およびジメチルエーテ
ル。　
【０２３８】
　フォーム剤として投与する場合には、たとえば、フロリダ州ポンパノビーチ（Ｐｏｍｐ
ａｎｏ　Ｂｅａｃｈ，ＦＬ）のエア・スプレー・インターナショナル（Ａｉｒ　Ｓｐｒａ
ｙ　Ｉｎｔｅｒｎａｔｉｏｎａｌ）からのＦ２・フィンガー・ポンプ・フォーマー（Ｆ２
　Ｆｉｎｇｅｒ　Ｐｕｍｐ　Ｆｏａｍｅｒ）のような、通気ディスペンサー（ａｅｒａｔ
ｉｎｇ　ｄｉｓｐｅｎｓｅｒ）から組成物を分配することができる。別な方法として、先
に記載したような適切な噴射剤を用いて、フォームを発生させることも可能である。
【０２３９】
　極めて高い粘度の配合物の場合には、その組成物を実質的に固形の剤型にし、その組成
物を治療すべき組織の中または上に置くことにより投与してもよい。たとえば、スタフィ
ロコッカス（Ｓｔａｐｈｙｌｏｃｏｃｃｕｓ）属を根絶させるために小型の坐剤タイプの
送達物を前鼻孔の中に配置してもよい。
【０２４０】
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　本発明の抗菌組成物を接触させる所望の位置に応じて、当業者周知のその他各種の投与
モードを用いることができる。たとえば、中耳の疾患（たとえば、中耳炎または中耳の感
染症）は、本発明の組成物を鼻を通してエウスタキー管の中に投与することにより処置す
ることができるし、あるいは、鼓膜を通して中耳の中に直接注入することも可能である。
配合物を、注射筒を用いて鼓膜を横切らせてもよいし、あるいは、拡散によってそのよう
にしてもよい。鼓膜を横切っての拡散を促進させるには、経皮吸収促進剤を使用してもよ
い。
【０２４１】
　皮膚または粘膜組織に適用するために、たとえば組成物を、押出し容器たとえばフレキ
シブルチューブ、ブロー／フィル／シール容器（ｂｌｏｗ／ｆｉｌｌ／ｓｅａｌ　ｃｏｎ
ｔａｉｎｅｒ）、パウチ、カプセルなどから、組織に直接適用してもよい。この実施態様
においては、メインの容器そのものを用いて組成物を直接組織の上に送ってもよいし、あ
るいは、別のアプリケーターに組成物を送るのに使用してもよい。たとえば、鼻またはそ
の他の局所的な組織に送達するために、チューブから組成物を直接分配し、各種の手段を
用いて広げることもできるが、それには、鼻の外側を繰り返しつまんでもよいし、あるい
は、チューブの先端を用いるか、別な用具たとえばスパチュラ、綿、レーヨンもしくは他
の天然または合成系の繊維スワブを用いてぬぐってもよい。
【０２４２】
　フォームチップを用いたアプリケーター、ブラシなどを用いたアプリケーターを含め、
他のアプリケーション用具を使用してもよい。ここで重要なことは、そのアプリケーター
が、組織に対して必要とされる量の組成物を送達することができなければならない、とい
うことである。したがって、ほとんどの場合においては、アプリケーター用具たとえばウ
ェブやスワブは、乾燥ウェブの５０重量％を超えて、好ましくは乾燥ウェブの１００重量
％を超えてアプリケーターウェブの上にコーティングする。（スワブの上では、ウェブの
重量のみが含まれ、アプリケータースティックは含まれない）。押出し容器は、各種の単
一層、積層、あるいは共押出し構造で製造することができる。構成材料としては、以下の
ものが挙げられる：ポリオレフィンたとえば、低密度、中密度または高密度ポリエチレン
（低密度および線状低密度ポリエチレンを含む）、ポリプロピレン、さらにはエチレンお
よび／またはプロピレンと、他の極性または非極性のコモノマーとのコポリマー；ポリア
ミドたとえばナイロン、ポリエステルたとえばポリエチレンテレフタレート、ポリブチレ
ンテレフタレート、ポリエチレンナフタレート；ポリウレタン、ポリアクリレートなど。
いくつかの構成物質においては、配合物の１種または複数の成分が蒸発するのと防止する
ために、バリアー材料を含んでいるのが好ましいこともある。好適なバリアー材料として
は、以下のものが挙げられる：ポリエステル（たとえば、ポリエチレンテレフタレート、
ポリエチレンナフタレートおよびポリブチレンテレフタレートなど）、フッ素化物層たと
えばポリテトラフルオロエチレン（ＰＴＦＥ、たとえば、テフロン（登録商標）（ＴＥＦ
ＬＯＮ（登録商標）））、ポリアミド（たとえば、ナイロン）、クロロトリフルオロエチ
レン（アクラー（ＡＣＬＡＲ））、ポリフッ化ビニリデン、さらにはペルフルオロ化モノ
マーと部分フルオロ化モノマーとのコポリマーたとえば、テトラフルオロエチレン／ヘキ
サフルオロプロピレン／フッ化ビニリデンのコポリマー（ダイネオン・カンパニー（Ｄｙ
ｎｅｏｎ　Ｃｏｍｐａｎｙ）からのＴＨＶ・フルオロサーモプラスチック（ＴＨＶ　Ｆｌ
ｕｏｒｏｔｈｅｒｍｏｐｌａｓｔｉｃ））、ポリ塩化ビニル、ポリ塩化ビニリデン（ＰＶ
ＤＣ、たとえば、サラン（ＳＡＲＡＮ）ＨＢ）、エチレンビニルアルコール（ＥＶＯＨ）
、ポリオレフィン（たとえば、ポリエチレン、高密度ポリエチレン、ポリプロピレン、お
よびそれらの組合せ）。配向させたり、２軸配向させたりしたポリマーは特に好適である
。
【０２４３】
　特に好適なバリアー構成材料としては以下のものが挙げられる：金属フォイルバリアー
たとえば、アルミニウムフォイル積層物、ＨＤＰＥ、ＰＥＴ、ＰＥＴＧ、ポリエステルお
よびポリオレフィン（特にＰＥＴ／ＨＤＰＥまたはＨＤＰＥ／ＰＥＴ／ＨＤＰＥ）のＰＥ
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Ｎ積層物、ＰＥＴおよびＥＶＯＨの積層物、２軸配向ナイロン、ＰＶＤＣ、ナイロン／Ｅ
ＶＯＨ／ナイロン（オキシシールド（ＯＸＹＳＨＩＥＬＤ）ＯＵＢ－Ｒ）、クロロトリフ
ルオロエチレンおよびその積層物、酸化ケイ素（ＳｉＯx、ここでｘ＝０．５～２、好ま
しくは１～２）でコーティングした熱可塑性プラスチックを含むセラミック層、およびセ
ラミックコーティングしたＰＥＴ（ニュージャージー州オークリッジ（Ｏａｋ　Ｒｉｄｇ
ｅ，ＮＪ）のＣＣＬ・コンテイナー／チューブ・ディビジョン（ＣＣＬ　Ｃｏｎｔａｉｎ
ｅｒ／Ｔｕｂｅ　Ｄｉｖｉｓｉｏｎ）から入手可能なセラミス（ＣＥＲＡＭＩＳ））。
【０２４４】
　抗菌組成物は粘膜表面に、たとえば、頚部キャップ、ダイヤフラム、ならびに固形マト
リックスたとえばタンポン、綿スポンジ、スワブ、フォームスポンジ、および坐剤などの
ような送達用具を使用して適用することができる。したがって、本発明の組成物は、たと
えば布、スポンジ、紙製品（たとえば、紙タオル、小タオル、およびワイプ）、タンポン
、アンダーキャスト・パディング（ｕｎｄｅｒｃａｓｔ　ｐａｄｄｉｎｇ）、およびデン
タルフロスなどの中に組み入れる（たとえば、それらから送達される）こともできる。
【０２４５】
　いくつかの実施態様においては、アプリケーターを使用して、適切な位置、たとえば膣
、鼻腔、直腸などの粘膜表面上に用具および／または抗菌組成物を配置してもよい。その
ようなアプリケーターの例としては、たとえば、タンポンや坐剤の挿入に通常使用される
、板紙製またはプラスチック製チューブアプリケーターが挙げられる。
【０２４６】
　本発明の組成物は、組織へ送達させるための各種の基材から送達させることができる。
たとえば、ワイプまたはパッド用い、それらが組織に接触したときに、その組成物の少な
くとも一部をその組織に与えることによって、それらから組成物を送達することができる
。鼻腔に適用する場合には、不織布のスワブたとえば「Ｑチップ（Ｑ－ｔｉｐ）」ブラン
ドのスワブによって、フォームチップアプリケーターなどに組成物を与えることができる
。その基材を用いて、実質的に即座に組成物を送達することもできるし、あるいは、組織
に接触させておくこともできる。たとえば、筒状の形態の基材を、適切なアプリケーター
を用いて前鼻孔に送り、そして前鼻孔の中に残しておくこともできる。用具を環状に設計
することによって、患者が自由に鼻で息をしながら、有効成分を送達させることができる
。
【０２４７】
　さらに、本発明の組成物を、皮膚、粘膜、創傷などに接触する医療用具の上に塗布する
ことも可能である。そのような用具の例としては、カテーテルたとえば、尿路カテーテル
および血管アクセスカテーテルなどが挙げられる。
【０２４８】
　以下の実施例によって、本発明の目的および利点をさらに説明するが、それらの実施例
に引用される具体的な物質およびそれらの量、さらにはその他の条件および詳細が、本発
明を限定すると不当に受け取ってはならない。
【０２４９】
試験プロトコル
組織上での微生物の死滅
　本発明の組成物の多くのものは、哺乳動物の組織たとえば皮膚および粘膜組織の上の微
生物を死滅させることを目的としている。その死滅の程度は、以下の方法により求めるこ
とができる。対象から対象となる微生物に自然コロナイズされた者を識別する。この方が
、非常在菌を用いて人工的にコロナイズされた組織の場合よる方法よりも好ましい。たと
えば、前鼻孔をスワブし、そのスワブを培養することによって、前鼻孔の中でスタフィロ
コッカス・アウレウス（Ｓｔａｐｈｙｌｏｃｏｃｃｕｓ　ａｕｒｅｕｓ）（ＳＡ）がコロ
ナイズされている対象を識別することができる。通常これを少なくとももう１回繰り返し
て、その対象が「慢性の保菌者」、すなわち、その人が常時またはほとんど常時その微生
物を保菌していることを確認する。さらに、スワブをさらに治療の開始前数日間取って、
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その対象が真の保菌者である確率を高めることもできる。次いでその対象に、所定の組成
物を、表示された用量とある頻度で用いて処置する。前鼻孔をさらにもう一度スワブして
、細菌が減少、または根絶された（デコロナイズされた）かどうかを調べる。配合物が５
日未満、好ましくは７２時間未満、より好ましくは４８時間未満、最も好ましくは２４時
間以内にＳＡを根絶しているのが、好ましい。皮膚についても同様の手順を用いるが、た
だし治療部位とは異なる対照部位は、治療の日に選択してもよい。この場合、対数減少を
求めることができる。皮膚上での手順は、連邦官報２１ＣＦＲパート３３３および３６９
に記載がある：Ｔｅｎｔａｔｉｖｅ　Ｆｉｎａｌ　Ｍｏｎｏｇｒａｐｈ　ｆｏｒ　Ｈｅａ
ｌｔｈｃａｒｅ　Ａｎｔｉｓｅｐｔｉｃ　Ｄｒｕｇ　Ｐｒｏｄｕｃｔｓ；Ｐｒｏｐｏｓｅ
ｄ　Ｒｕｌｅ、１９９４（スクラブ・カップ法（ｓｃｒｕｂ　ｃｕｐ　ｍｅｔｈｏｄ）。
皮膚上でこの方法を実施する場合には一般に、消毒剤組成物を、適切なドレッシング、た
とえばテガダーム（Ｔｅｇａｄｅｒｍ）（スリーエム・カンパニー（３Ｍ　Ｃｏｍｐａｎ
ｙ）製）の下で、皮膚に少なくとも６時間は接触状態に維持しておいて、抗菌活性をチェ
ックする。好適な配合物は、乾燥した皮膚部位（たとえば腹部）の上６時間で、少なくと
も１対数減少、好ましくは少なくとも１．５対数減少を示す。
【０２５０】
抗菌活性試験
　この方法では、多くの局所消毒剤について、実際の使用条件を模擬的に試みる。多くの
場合、局所消毒剤を、その領域に、場合によりいくらか擦り込みながら適用し、そこで接
触状態を維持させて、実質的に静的な状態で、そこに存在する各種の微生物を死滅させる
。このアッセイにおいては、組成物をフィルムの上に広げて、厚み１０ミル（２５０ミク
ロン）の均質なコーティングを形成させ、細菌の懸濁液をその組成物の表面上に直接接種
し、所定の時間が経過してから、その接種したディスクを中和ブロスに入れ、その少なく
とも一部を希釈し、プレート培養して、生存細菌数を計測する。ｉｎ－ｖｉｖｏ条件下の
場合と同様に、このｉｎ－ｖｉｔｒｏ法においても、組織によるか、またはバクテリア懸
濁液の濡れによって配合物が濡らされる性能を考慮に入れる、ということに注意されたい
。ある種の組成物においては、細菌懸濁液は、組成物を極めてよく濡らし、広がるであろ
う。他の組成物の場合には、細菌懸濁液が個別の液滴のままでとどまる可能性がある。こ
れは、組織および細菌性バイオフィルムを濡らすｉｎ－ｖｉｖｏでの性能をシミュレート
しているものと考えられる。本発明の好適な組成物は軟膏剤であるので、これには極めて
よくあてはまる。粘度がより低い組成物の場合には、配合適性のある増粘剤を加えて、少
なくとも２０，０００ｃｐｓ、好ましくは少なくとも５０，０００ｃｐｓの粘度に達する
ようにするべきである。
【０２５１】
　このアッセイにおいて使用されるすべての消毒剤で、初期の実験を実施して、その中和
ブロスが、微生物にダメージを与えることなく、消毒剤を中和するのに効果があるかどう
かを確認した。一般的には、中和を確認するには、１００μＬの接種物（目標微生物濃度
、１０～１００ＣＦＵ／ｍＬ）を温めた（３６℃）中和剤ブロスの２０ｍＬに加え、ボル
テックスさせ、軟膏剤をつけたサンプルディスクをそのブロスに投入し（時間ゼロ、ｔ０
）、そのチューブを激しく混合した。これは、２０ｍＬサンプルではボルテックス混合器
を使用し、１００ｍＬサンプルでは手による振盪を用いて実施した。重複させて、１ｍＬ
のアリコートを、次の３種のタイムポイントで注入プレーティングした：１）直後（１分
未満）、２）接種後３０分、および３）接種後６０分（すべて室温）。プレーティングは
、トリプティックソイ寒天（ＴＳＡ）を用いて実施した。プレートを、３６℃で最大４８
時間インキュベートした。プレートを計数して、ＣＦＵ／ｍＬを計算した。そのデータを
、ｌｏｇ１０ＣＦＵ／ｍＬに変換した。両方の試験サンプルと、数対照（ｎｕｍｂｅｒｓ
　ｃｏｎｔｒｏｌ）について試験した。数対照は、微生物濃度を１０～１００ＣＦＵ／ｍ
Ｌとするために、２０ｍＬのＰＢＷ（リン酸塩緩衝水、ＰＢＷ）に添加した１００μＬの
接種物からなる。ＰＢＷは以下のようにして調製した：３４ｇのリン酸二水素カリウムを
５００ｍＬの脱イオン水に溶解させて、標準溶液を調製した。１０Ｎの水酸化ナトリウム
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を用いてこのもののｐＨを７．２に調節してから、脱イオン水を用いて、正しく１リット
ルに希釈した。その標準溶液を濾過滅菌し無菌ボトルに小分けして、冷蔵庫で保管した。
ＰＢＷは、１リットルの脱イオン水に１．２５ｍＬの標準溶液を添加し、１２１℃で２５
分間蒸気滅菌することにより調製した。滅菌後に、その溶液を振り混ぜにより混合して、
均質性を確かなものとした。毒性対照（ｔｏｘｉｃｉｔｙ　ｃｏｎｔｒｏｌ）もまた、１
００μＬの接種物を２０ｍＬの中和剤ブロスに添加して、微生物濃度を１０～１００ＣＦ
Ｕ／ｍＬとすることにより、実施した。
【０２５２】
中和剤の有効性：
　試験サンプルのｌｏｇ１０ＣＦＵ／ｍＬが、対応する数対照よりも０．３対数以下で少
なければ、その中和剤は有効であるとみなされる。
【０２５３】
中和剤の毒性：
　毒性対照（ＴＣ）が、対応する数対照よりも０．３対数以下で少なければ、そのサンプ
リング溶液は非毒性とみなされる。
【０２５４】
抗菌活性試験のための試験微生物
　このアッセイのための試験微生物は、メシチリン耐性スタフィロコッカス・アウレウス
（Ｓｔａｐｈｙｌｏｃｏｃｃｕｓ　ａｕｒｅｕｓ）、ＡＴＣＣ３３９５３およびＥ・コリ
（Ｅ．ｃｏｌｉ）、ＡＴＣＣ１１２２９であった。最初の懸濁液は、リン酸塩緩衝水（Ｐ
ＢＷ）中で一夜成長させたプレートからの細菌コロニーを懸濁させることにより、調製し
た。０．５マックファーランド比濁標準（ＭｃＦａｒｌａｎｄ　ｔｕｒｂｉｄｉｔｙ　ｓ
ｔａｎｄａｒｄ）を使用して、細胞密度約１．０×１０8ＣＦＵ／ｍＬを得た。
【０２５５】
抗菌活性試験のための試験物質
　このアッセイのためのサンプルを、２軸配向させたクリーンで、７０％イソプロパノー
ル消毒した厚み１００μｍのポリエステルテレフタレート（ＰＥＴ）フィルムの上に、実
験室用ナイフコーターを使用して室温でスプレッドさせて、１０ミル（２５０μｍ）の均
一な厚みとした。それらのコーティングサンプルを、滅菌したペトリ皿の上に置き、パラ
フィルム（Ｐａｒａｆｉｌｍ）を用いて密封して、蒸発を防止し、クリーンさを維持した
。配合物の中の気泡は、可能な限り小さくした。各種揮発性溶媒たとえば水を含むスプレ
ッドサンプルを、スプレッド後２４時間以内に使用した。７０％イソプロピルアルコール
（ＩＰＡ）で消毒した２３ｍｍのダイを用いて、同一のＰＥＴコーティングフィルムから
試験サンプルを切り出したが、これについては次のセクションで説明する。そのサンプル
ディスクは、試験にかけるまでは、滅菌ペトリ皿の中に保管した。
【０２５６】
中和ブロス：
　ＤＥブロスは、デイ・エングル（Ｄｅｙ　Ｅｎｇｌｅ）ブロスであって、固形物として
購入し、ミシガン州デトロイト（Ｄｅｔｒｏｉｔ　Ｍｉｃｈｉｇａｎ）のディフィコ・ラ
ボラトリス（Ｄｉｆｃｏ　Ｌａｂｏｒａｔｏｒｉｓ）の説明書に従って溶解させた。その
ＤＥブロスを、ラウリン酸および茶の木油を含む実施例のための中和ブロスとして使用し
た。過酸化水素を含む実施例では、ウシ肝カタラーゼ（ウィスコンシン州ミルウォーキー
（Ｍｉｌｗａｕｋｅｅ，ＷＩ）のシグマ・アルドリッチ（Ｓｉｇｍａ　Ａｌｄｒｉｃｈ）
から購入、活性：４７，４００単位／ｍＬ）を添加した。２０ｍＬのＤＥブロスに２０μ
Ｌを添加した。
【０２５７】
抗菌活性試験のための接種物の調製
　リン酸塩緩衝水（ＰＢＷ）を用いて、接種物を１０，０００倍（１０-4）に連続的に希
釈して、１～５×１０4ＣＦＵ／ｍＬの濃度とした。その接種物の懸濁液を、試験期間の
最初と最後に計数した。最終的な計数は、最初の計数の０．１対数／ｍＬの範囲内であっ
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た。それぞれのディスクに、１０6.5～１０7.5個細菌の間で接種した。
【０２５８】
抗菌活性の測定：
　第一の確認中和の後で、サンプルについて、使用条件をシミュレートすることを試みる
ｉｎ　ｖｉｔｒｏモデルを使用して、抗菌活性についての試験をした。無菌技術と、蒸気
滅菌した材料（軟膏剤は除く）とを用い、２３ｍｍのＩＰＡ殺菌したダイを使用して、そ
れぞれの配合物から２３ｍｍのディスクを切り出した。次の２種の細菌について試験した
：スタフィロコッカス・アウレウス（Ｓｔａｐｈｙｌｏｃｏｃｃｕｓ　ａｕｒｅｕｓ）（
ＭＲＳＡ３３９５３）、およびＥ・コリ（Ｅ．ｃｏｌｉ）、ＡＴＣＣ１１２２９。それぞ
れの接種物は、リン酸塩緩衝水（ＰＢＷ）中で一夜成長させたプレートからの細菌コロニ
ーを懸濁させることにより、調製した。０．５マックファーランド比濁標準（ＭｃＦａｒ
ｌａｎｄ　ｔｕｒｂｉｄｉｔｙ　ｓｔａｎｄａｒｄ）を使用して、細胞密度約１．０×１
０8ＣＦＵ／ｍＬを得た。５０μＬの接種物を、試験軟膏剤の表面上に迅速に（８～１２
個の小さな液滴で）スポッティングした。最後の液滴を滴下したら、その細菌を、所定の
時間（たとえば、２．５分および１０分）軟膏剤と接触状態に保った。その暴露時間（細
菌が組成物と接触状態にある時間）が終わったら、接種されたディスクを、暖めた（３６
℃）中和剤ブロス（２０ｍＬ）にいれ、激しく混合した（ＶＷＲ・ボルテックス・ジェニ
ー・２（ＶＷＲ　Ｖｏｒｔｅｘ　Ｇｅｎｉｅ　２）を用いて、ＤＥの場合２分間ボルテッ
クスした）。中和ブロスの中で１／１００倍希釈液を２種調製し、混釈プレートを用いて
細菌を計数した。プレートを、３６℃で最大４８時間インキュベートした。コロニー形成
単位（ＣＦＵ）を計数した。
【０２５９】
　それぞれのプレートにおけるＣＦＵに希釈係数を掛け算すると、ＣＦＵ／ｍＬとなるの
で、それを変換して、ｌｏｇ１０ＣＦＵ／サンプルとした。二重反復試験のｌｏｇ１０Ｃ
ＦＵ／サンプルを平均して、ｌｏｇ１０減少を計算した。対数減少は、対照のｌｏｇ１０
細菌回収率から、試験物質のｌｏｇ１０細菌回収率を引き算することにより計算した（２
０ｍＬ温Ｄ／Ｅ中和ブロス中、接種物１００μＬ）。
【０２６０】
　本発明の組成物について、２．５分および１０分でＭＲＳＡおよびＥ・コリ（Ｅ．ｃｏ
ｌｉ）を死滅させる能力を分析した。それに対して、バクトロバン・ナザル（Ｂａｃｔｒ
ｏｂａｎ　Ｎａｓａｌ）軟膏剤では、このアッセイにおいて、２．５分ではＭＲＳＡのこ
の菌株の死滅は実質的に観察されなかった。（対数減少値が、０．０３０および－０．０
４０であった。）事実、バクトロバン・ナザル（Ｂａｃｔｒｏｂａｎ　Ｎａｓａｌ）は、
２時間接触させた後でも、死滅を実質的にまったく示さなかった。本発明の組成物が微生
物を迅速に死滅させることが可能であるのは、大きな利点である。好適な組成物では、１
０分で少なくとも１．５対数減少、より好ましくは１０分で少なくとも２対数減少、最も
好ましくは１０分で少なくとも３対数減少が達成される。本発明の特に好適な組成物では
、２種の試験微生物の内少なくとも１種において、２．５分で少なくとも１．５対数減少
、より好ましくは２．５分で少なくとも２対数減少、最も好ましくは２．５分で少なくと
も３対数減少が達成される。最も好適な配合物では、両方の試験微生物において、これら
の対数減少値が達成される。
【０２６１】
粘度試験
　選択された実施例では、周囲圧力約２２℃で、モデルＤブルックフィールド・ヘリオパ
ス（Ｂｒｏｏｋｆｉｅｌｄ　ｈｅｌｉｏｐａｔｈ）およびＬＶスピンドルを取り付けたブ
ルックフィールド（Ｂｒｏｏｋｆｉｅｌｄ）ＬＶＤＶ－Ｉ+粘度計を用いて粘度を測定し
た。それぞれの具体的なサンプルに対してスピンドルと速度を選択して、粘度計を、その
測定範囲の中程で操作した。測定に先立って、サンプルはすべて、２４時間約２２℃で平
衡化させておいた。好ましくは粘度計の範囲の２０～８０％以内、より好ましくはその範
囲の３０～７０％以内に維持しながら、可能な限り低い速度で粘度を測定した。すべての
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場合において、サンプルのサイズと容器の大きさを選択して、壁効果が出ないようにした
。「壁効果」という用語は、粘度値が容器によって影響を受けず、それが、実質的に無限
に大きな容器の中で測定した粘度と実質的に等価となる、ということを意味している。こ
の理由から、粘度が低いサンプルほど、より大きなスピンドルを収容できるように、より
大きなサンプルサイズが必要となる。それぞれのサンプルの粘度には、ヘリオパスアダプ
ターを用いて、スピンドルが横切る第一パス上で得られる、比較的安定な読みの内の最大
値を採用した。
【実施例】
【０２６２】
　以下の実施例によって、本発明の目的および利点をさらに説明するが、それらの実施例
に引用される具体的な物質およびそれらの量、さらにはその他の条件および詳細が、本発
明を限定すると不当に受け取ってはならない。
【０２６３】
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【表１】

【０２６４】
実施例の調製：
　下記の手順に従って、２５０グラムの試料を調製した。それらのサンプルについて、Ｍ
ＲＳＡおよびＥ・コリ（Ｅ．ｃｏｌｉ）の両方に対して２．５分および１０分の抗菌活性
試験による試験を行った。
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【０２６５】
対照例Ｃ１およびＣ２
　それぞれの実施例について、抗菌剤を含まないそれぞれ２５０グラムの対照組成物を、
表２ａに示した成分を使用して調製した。第一のガラス容器の中で、カーボワックス（Ｃ
ａｒｂｏｗａｘ）１４５０ＰＥＧを炉中で加熱して、溶解させた。第二のガラス容器の中
で、グリセリン、カーボワックス（Ｃａｒｂｏｗａｘ）４００およびエアロゾル（Ａｅｒ
ｏｓｏｌ）ＯＴ－７５を、やはり７０℃に加熱した。第二の容器の内容物を、第一の容器
に加え、手で振り混ぜて、混合し、再加熱して７０℃とした。その組成物を炉から取り出
し、ローラーの上で混合しながら、放冷して少なくとも約４０℃とした。
【０２６６】
実施例１
　表２ａに示した成分を使用して、２５０グラムの抗菌組成物を調製した。ガラス容器の
中で、カーボワックス（Ｃａｒｂｏｗａｘ）１４５０ＰＥＧを炉中で約７０℃に加熱して
、溶解させた。グリセリンおよびカーボワックス（Ｃａｒｂｏｗａｘ）４００をその容器
に加え、手で振り混ぜて混合してから、再び７０℃に加熱した。残りの成分（ラウリン酸
、乳酸、コンプレミックス（Ｃｏｍｐｌｅｍｉｘ）ＤＯＳＳ）をその容器に加え、高剪断
ローター／ステーター・シルバーソン（Ｓｉｌｖｅｒｓｏｎ）ホモジナイザーを用い、高
速で１分間混合した。その組成物をローラー上で放冷して約４０℃としてから、ジャーに
移し替えて密封した。
【０２６７】
実施例２～３
　表２ａに示した成分を使用して、２５０グラムの抗菌組成物を調製した。ガラス容器の
中で、茶の木油およびコンプレミックス（Ｃｏｍｐｌｅｍｉｘ）ＤＯＳＳをグリセリンに
加え、炉中で加熱して７０℃とした。カーボワックス（Ｃａｒｂｏｗａｘ）４００および
カーボワックス（Ｃａｒｂｏｗａｘ）１４５０をそのビーカーに加え、手で振り混ぜて混
合してから、炉の中で再加熱して７０℃とした。その組成物を炉から取り出し、ローラー
の上で混合しながら、放冷により約４０℃としてから、ジャーの中に移し替えて密封した
。
【０２６８】
　実施例１～３からは、茶の木油の濃度を上げるか、アニオン性界面活性剤を添加するこ
とによって抗菌活性が改良されて、Ｅ・コリ（Ｅ．ｃｏｌｉ）に対しては１０分で完全死
滅を、ＭＲＳＡに対しては２．５分でもほぼ完全死滅を達成できることが判る。
【０２６９】
実施例４
　表２ａに示した成分を用い、実施例２～３と同様にして２５０グラムの抗菌組成物を調
製したが、ただし抗菌性成分として、茶の木油に代えてラウリン酸を使用した。
【０２７０】
　実施例４から、親水性ビヒクル中のアルキルカルボン酸は、ＭＲＳＡおよびＥ・コリ（
Ｅ．ｃｏｌｉ）のいずれにおいても、２．５分以内で完全な死滅を達成することが可能で
あることが判る。
【０２７１】
実施例５
　それぞれの例で、表２ｂに示した成分を使用して、２５０グラムの抗菌組成物を調製し
た。ガラス容器にワセリンを加え、炉中で加熱して約７０℃とした。ワセリンが溶融した
ら、ラウリン酸を加えて、溶解させた。次いでその容器にコンプレミックス（Ｃｏｍｐｌ
ｅｍｉｘ）ＤＯＳＳを加え、高剪断ローター／ステーター・シルバーソン（Ｓｉｌｖｅｒ
ｓｏｎ）ホモジナイザーを用いて、高速で１分間混合した。次いでグリセリンおよび乳酸
を加え、その組成物を再度、高剪断ローター／ステーター・シルバーソン（Ｓｉｌｖｅｒ
ｓｏｎ）ホモジナイザーを用いて、高速で１分間混合した。約４０℃でその組成物が凝固
する直前まで、半径流撹拌翼付きのガスト（Ｇａｓｔ）オーバーヘッドエアミキサーを使
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た。
【０２７２】
　疎水性ビヒクル、アルキルカルボン酸、アニオン性界面活性剤、および乳酸エンハンサ
ーを用いた実施例５では、２．５分でＭＲＳＡを６対数で死滅させた。
【０２７３】
実施例６
　それぞれの例で、表２ｂに示した成分を使用して、２５０グラムの抗菌組成物を調製し
た。ラウリン酸、乳酸およびプロピレングリコールを、第一のガラス容器に加え、炉中で
加熱して７０℃とした。ポラワックス（Ｐｏｌａｗａｘ）および鉱油を第二のガラス容器
に加え、これもまた炉中で加熱して７０℃とした。第三のガラス容器の中で、水を、炉中
で加熱して７０℃とした。次いでその水を第二の容器に加え、高剪断ローター／ステータ
ー・シルバーソン（Ｓｉｌｖｅｒｓｏｎ）ホモジナイザーを用いて、高速で１分間混合し
た。次いで第一の容器の内容物を第二の容器の混合物に加え、高剪断ローター／ステータ
ー・シルバーソン（Ｓｉｌｖｅｒｓｏｎ）ホモジナイザーを使用して、高速で１分間混合
した。その組成物をローラー上で放冷して、約４０℃とした。
【０２７４】
　ポリエトキシル化界面活性剤（ポラワックス（Ｐｏｌａｗａｘ））を含む、実施例６の
水中油型組成物は、ラウリン酸を不活化させたようである。
【０２７５】
実施例７～８
　それぞれの例で、表２ｂに示した成分を使用して、２５０グラムの抗菌組成物を調製し
た。ワセリン、グリセリルステアレート、および安息香酸をガラス容器に加え、炉中で加
熱して約７０℃とした。水を加えて、その混合物の冷却を開始した。さらに、その容器に
２－フェノキシエタノールを加えると、その温度は直ちに４０℃より低くなった。次いで
過酸化水素を３０％溶液として、その混合物に加えた。最後にその組成物を、高剪断ロー
ター／ステーター・シルバーソン（Ｓｉｌｖｅｒｓｏｎ）ホモジナイザーを用いて、高速
で１分間混合した。
【０２７６】
　実施例８の効果が一段と高いのは、過酸化物含有組成物の中にカルボン酸エンハンサー
を加えることの利点を示している。
【０２７７】
実施例の成分組成：
　表２ａおよび２ｂに、それぞれの実施例の組成物におけるそれぞれの成分を、重量／重
量％濃度で示し、さらにそれらの抗菌活性結果を示す。
【０２７８】
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【表２】

【０２７９】
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【表３】

【０２８０】
プラセボの被験者容認性：第一パネル評価
　年齢１８歳を超える、男女１０人の健常者ボランティアのパネルで、容認性を調べ、将
来の評価のための評価試験方法を開発するために、活性消毒剤なしの成分組成物を評価し
た。
【０２８１】
　評価した組成物を表３に示す。
【０２８２】
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【表４】

【０２８３】
試験手順
　投与量は、組成物ＷまたはＸの０．５ｍＬで、予め充填しておいた１ｍＬのプラスチッ
ク注射筒を使用して、適用した。ボランティアたちは、技法のデモンストレーションを見
てから、第一の投与量を適用した。ボランティアたちは、第１日の間に第二および第三の
投与量を適用した。
【０２８４】
　第１日に、ボランティアの半数（５人）には、組成物Ｗを投与し、ボランティアの残り
半数には組成物Ｘを投与し、第１日の投与前後、および第２日の２４時間経過後に、鼻腔
の検鼻検査を行った。第８日に、第１日に組成物Ｗを投与されたボランティアに組成物Ｘ
を投与し、第１日に組成物Ｘを投与された者には組成物Ｗを投与した。彼らについて、第
８日の投与前後、および第９日の２４時間経過後に、鼻腔の検鼻検査を行った。
【０２８５】
　ボランティアには、第１日と第９日にアンケートを実施した。
【０２８６】
結果：
　１０人のボランティア全員が、首尾よく両方の治験期間を完了した。この治験における
カテゴリー変数について、記述的な分析（Ｄｅｓｃｒｉｐｔｉｖｅ　ａｎａｌｙｓｉｓ）
が行われた。
【０２８７】
　組成物Ｗは、ボランティア１０人中１０人に好評であった。１０人のボランティアの内
５人は、組成物Ｘについての３回の適用を完了することができなかった。彼らが挙げた主
な理由は、刺激感、灼熱感および鼻水であった。組成物Ｘの方が、組成物Ｗよりも、鼻漏
を引き起こした。組成物Ｘを使用したボランティアは、組成物Ｗの場合よりも、軟膏剤が
使用できている時間が短いと感じていた。組成物Ｗの方が、組成物Ｘ（平均１４５分）よ
りも長い時間（平均２１８分）鼻の前庭にとどまっていると感じていた。
【０２８８】
プラセボの被験者容認性：第二パネル評価
　乳酸またはマンデル酸を含む疎水性ビヒクルをベースとする実質的に無水の軟膏剤の容
認性を求めるために、第二のパネル評価を実施した。このパネルでの判定基準は、第一パ
ネルの場合と同じであった。評価した組成物を表４に示す。
【０２８９】
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【表５】

【０２９０】
　試験手順は第一パネルに使用したものと同じであるが、ただし、チューブを使用せずに
、綿のスワブを使用して、組成物を適用した。
【０２９１】
結果：
　いずれの軟膏剤も、副作用があったとしてもわずかで、容認できるものであった。２種
の軟膏剤への好みは、かなり二つに分かれた。１０人のボランティアの内の４人は、マン
デル酸組成物の方がやや良好と答え、１０人のボランティアの内の３人は、乳酸組成物の
方がやや良好と答え、そして１０人のボランティアの内の３人は、それらの組成物には差
が認められないとした。
【０２９２】
　それぞれのボランティアに０．５ｍＬの組成物を適用したが、常に約０．１グラムは、
スワブに残った。したがって、その投与量は鼻腔あたり約０．２ｍＬであった。ボランテ
ィアの鼻に軟膏剤がとどまっている時間は、ボランティアによって異なるが、軟膏剤がそ
の場所に最高２４時間とどまっていたという指摘もあった。２人のボランティアからは、
適用するたびに、軟膏剤が蓄積されていくように感じるとの報告があった。
【０２９３】
　鼻の中での軟膏剤の感触と臭気は、いずれの軟膏剤においても最も気になる特性である
が、それらの特性はすべて容認できる範囲であった。
【０２９４】
粘度試験結果
　選択された実施例組成物の粘度を表５に示す。これらは、粘度試験法に従って約２２℃
（７２゜Ｆ）で試験した。
【０２９５】
【表６】

【０２９６】
　本明細書に引用した、特許類、特許文献類、および公刊物の開示のすべては、それぞれ
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個々に取り入れたかのごとく、それらのすべてを参照することにより、本明細書に取り入
れたものとする。本発明の各種の修正および変更は、本発明の範囲および精神から外れる
ことなく、当業者には明らかであろう。本明細書において言及された説明のための実施態
様および実施例によって、本発明が不当に限定されることは意図するものではなく、また
、それらの実施例および実施態様は例示のためだけに提示されてものであって、本発明の
範囲は、先に本明細書において言及された特許請求の範囲によってのみ限定されるもので
ある、ということは理解しておかれたい。
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