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【 特 許 請 求 の 範 囲 】
【 請 求 項 １ 】
　 し わ 付 き 微 粒 子 の 形 態 の 、 活 性 物 質 塩 基 1-〔 N 2 -〔 3,5-ジ ブ ロ モ -N-〔 〔 4-(3,4-ジ ヒ ド
ロ -2(1H)-オ キ ソ キ ナ ゾ リ ン -3-イ ル )-1-ピ ペ リ ジ ニ ル 〕 カ ル ボ ニ ル 〕 -D-チ ロ シ ル 〕 -L-リ
シ ル 〕 -4-(4-ピ リ ジ ニ ル )-ピ ペ ラ ジ ン



【 化 １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
又 は そ の 生 理 学 上 許 さ れ る 塩 の 一 種 を 含 む 、 粉 末 吸 入 剤 で あ っ て 、
(a) そ れ ら が 3m 2 /g～ 35m 2 /gの 比 表 面 積 を 有 し 、
(b) 特 性 Q ( 5 . 8 ) が 50％ ～ 100％ で あ り 、 か つ
(c) パ ラ メ ー タ ー X 5 0 が 0.5μ mか ら 10μ mま で の 範 囲 で あ る こ と を 特 徴 と す る 粉 末 吸 入 剤 。
【 請 求 項 ２ 】

【 請 求 項 ３ 】

【 請 求 項 ４ 】
　 活 性 物 質 が 遊 離 塩 基 1-〔 N 2 -〔 3,5-ジ ブ ロ モ -N-〔 〔 4-(3,4-ジ ヒ ド ロ -2(1H)-オ キ ソ キ ナ
ゾ リ ン -3-イ ル )-1-ピ ペ リ ジ ニ ル 〕 カ ル ボ ニ ル 〕 -D-チ ロ シ ル 〕 -L-リ シ ル 〕 -4-(4-ピ リ ジ
ニ ル )-ピ ペ ラ ジ ン (A)で あ る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 １ 記 載 の 粉 末 吸 入 剤 。
【 請 求 項 ５ 】
　 活 性 物 質 が 1-〔 N 2 -〔 3,5-ジ ブ ロ モ -N-〔 〔 4-(3,4-ジ ヒ ド ロ -2(1H)-オ キ ソ キ ナ ゾ リ ン -3
-イ ル )-1-ピ ペ リ ジ ニ ル 〕 カ ル ボ ニ ル 〕 -D-チ ロ シ ル 〕 -L-リ シ ル 〕 -4-(4-ピ リ ジ ニ ル )-ピ
ペ ラ ジ ン 塩 酸 塩 、 硫 酸 塩 、 リ ン 酸 塩 、 臭 化 水 素 酸 塩 、 炭 酸 塩 、 メ タ ン ス ル ホ ン 酸 塩 、 p-ト
ル エ ン ス ル ホ ン 酸 塩 、 硝 酸 塩 、 ク エ ン 酸 塩 、 リ ン ゴ 酸 塩 、 酒 石 酸 塩 、 乳 酸 塩 、 コ ハ ク 酸 塩
、 グ ル コ ン 酸 塩 、 酢 酸 塩 、 ギ 酸 塩 、 プ ロ ピ オ ン 酸 塩 、 カ プ ロ ン 酸 塩 、 シ ュ ウ 酸 塩 、 マ レ イ
ン 酸 塩 、 フ マ ル 酸 塩 、 マ ン デ ル 酸 塩 及 び ヒ ド ロ キ シ コ ハ ク 酸 塩 か ら な る 群 か ら 選 ば れ る こ
と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 １ 記 載 の 粉 末 吸 入 剤 。
【 請 求 項 ６ 】
　 活 性 物 質 が 1-〔 N 2 -〔 3,5-ジ ブ ロ モ -N-〔 〔 4-(3,4-ジ ヒ ド ロ -2(1H)-オ キ ソ キ ナ ゾ リ ン -3
-イ ル )-1-ピ ペ リ ジ ニ ル 〕 カ ル ボ ニ ル 〕 -D-チ ロ シ ル 〕 -L-リ シ ル 〕 -4-(4-ピ リ ジ ニ ル )-ピ
ペ ラ ジ ン 塩 酸 塩 、 硫 酸 塩 及 び 臭 化 水 素 酸 塩 か ら な る 群 か ら 選 ば れ る こ と を 特 徴 と す る 、 請
求 項 １ 記 載 の 粉 末 吸 入 剤 。
【 請 求 項 ７ 】
　 活 性 物 質 が 1-〔 N 2 -〔 3,5-ジ ブ ロ モ -N-〔 〔 4-(3,4-ジ ヒ ド ロ -2(1H)-オ キ ソ キ ナ ゾ リ ン -3
-イ ル )-1-ピ ペ リ ジ ニ ル 〕 カ ル ボ ニ ル 〕 -D-チ ロ シ ル 〕 -L-リ シ ル 〕 -4-(4-ピ リ ジ ニ ル )-ピ
ペ ラ ジ ン 塩 酸 塩 で あ る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 １ 記 載 の 粉 末 吸 入 剤 。
【 請 求 項 ８ 】
　 一 種 以 上 の 生 理 学 上 許 さ れ る 担 体 物 質 及 び ／ 又 は 流 動 性 ア ジ ュ バ ン ト と 一 緒 に 投 与 さ れ
る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 １ か ら の い ず れ か １ 項 記 載 の 粉 末 吸 入 剤 。
【 請 求 項 ９ 】
　 使 用 さ れ る 担 体 物 質 が 単 糖 類 、 二 糖 類 、 オ リ ゴ 糖 及 び 多 糖 類 、 ポ リ ア ル コ ー ル 、 塩 、 ポ
リ ラ ク チ ド 、 ポ リ グ リ コ リ ド 又 は こ れ ら の 担 体 物 質 の 混 合 物 で あ る こ と を 特 徴 と す る 、 請
求 項 記 載 の 粉 末 吸 入 剤 。
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　 前 記 比 表 面 積 が 、 5m 2 /g～ 30m 2 /gで あ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 粉 末 吸 入 剤 。

　 前 記 比 表 面 積 が 、 10m 2 /g～ 30m 2 /gで あ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 粉 末 吸 入 剤 。
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【 請 求 項 １ ０ 】
　 使 用 さ れ る 担 体 物 質 が グ ル コ ー ス 、 ア ラ ビ ノ ー ス 、 ラ ク ト ー ス 又 は サ ッ カ ロ ー ス 、 マ ル
ト ー ス 、 ト レ ハ ロ ー ス 、 デ キ ス ト ラ ン 、 澱 粉 、 セ ル ロ ー ス 誘 導 体 、 マ ン ニ ト ー ル 、 ソ ル ビ
ト ー ル 、 キ シ リ ト ー ル 、 塩 化 ナ ト リ ウ ム 、 炭 酸 カ ル シ ウ ム 、 ポ リ ラ ク チ ド 、 ポ リ グ リ コ リ
ド 又 は こ れ ら の 担 体 物 質 の 混 合 物 で あ る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 記 載 の 粉 末 吸 入 剤 。
【 請 求 項 １ １ 】
　 使 用 さ れ る 流 動 性 ア ジ ュ バ ン ト が ス テ ア リ ン 酸 マ グ ネ シ ウ ム 、 ス テ ア リ ン 酸 カ ル シ ウ ム
、 ス テ ア リ ン 酸 、 ス テ ア リ ル ア ル コ ー ル 、 ベ ヘ ン 酸 カ ル シ ウ ム 、 ア ラ キ ド ン 酸 カ ル シ ウ ム
、 水 素 化 植 物 油 、 脂 肪 酸 エ ス テ ル 、 ナ ト リ ウ ム ス テ ア リ ル フ マ レ ー ト 、 ド デ シ ル 硫 酸 ナ ト
リ ウ ム 、 ド デ シ ル 硫 酸 マ グ ネ シ ウ ム 又 は こ れ ら の 流 動 性 ア ジ ュ バ ン ト の 混 合 物 で あ る こ と
を 特 徴 と す る 、 請 求 項 記 載 の 吸 入 粉 末 。
【 請 求 項 １ ２ 】
(a) 活 性 物 質 (A)を 有 機 溶 媒 又 は 有 機 溶 媒 -水 性 溶 媒 混 合 物 に 溶 解 し て 0.2質 量 ％ ～ ４ 質 量
％ の 活 性 物 質 の 濃 度 を 有 す る 噴 霧 可 能 な 溶 液 を 調 製 す る 工 程 、
(b) こ う し て 得 ら れ た 活 性 物 質 溶 液 を 通 常 の 方 法 で 噴 霧 し て 、 １ μ mか ら 50μ mま で の 特 性
X 5 0 を 有 す る 液 滴 サ イ ズ を 有 す る 噴 霧 ミ ス ト を 得 る 工 程 、
(c) 下 記 の パ ラ メ ー タ ー
  (i) 100℃ か ら 350℃ ま で の 乾 燥 ガ ス の 入 口 温 度 、 及 び
  (ii)40℃ か ら 120℃ ま で の 乾 燥 ガ ス の 出 口 温 度
を 適 用 し な が ら 乾 燥 ガ ス を 使 用 し て 、 こ う し て 得 ら れ た 噴 霧 ミ ス ト を 乾 燥 す る 工 程 、 及 び
(d) 乾 燥 さ れ た 固 体 フ ラ ク シ ョ ン を 通 常 の 方 法 で 乾 燥 ガ ス の 流 れ か ら 分 離 す る 工 程
を 含 む こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 １ 記 載 の 活 性 物 質 塩 基 (A)の し わ 付 き 微 粒 子 の 調 製 方 法
。
【 請 求 項 １ ３ 】

【 請 求 項 １ ４ 】

【 請 求 項 １ ５ 】

【 請 求 項 １ ６ 】

【 請 求 項 １ ７ 】

【 請 求 項 １ ８ 】

【 請 求 項 １ ９ 】
(a) 活 性 物 質 (A)を 有 機 溶 媒 又 は 有 機 溶 媒 -水 性 溶 媒 混 合 物 に 溶 解 し て 0.2質 量 ％ ～ ４ 質 量
％ の 活 性 物 質 の 濃 度 を 有 す る 噴 霧 可 能 な 溶 液 を 調 製 す る 工 程 、
(b) こ う し て 得 ら れ た 活 性 物 質 溶 液 を 通 常 の 方 法 で 1Nm 3 /時 間 か ら 15Nm 3 /時 間 ま で の 流 れ
体 積 の 噴 霧 ガ ス で 噴 霧 し て 、 １ μ mか ら 50μ mま で の 特 性 X 5 0 を 有 す る 液 滴 サ イ ズ を 有 す る
噴 霧 ミ ス ト を 得 る 工 程 、
(c) 下 記 の パ ラ メ ー タ ー
  (i)   100℃ か ら 350℃ ま で の 乾 燥 ガ ス の 入 口 温 度 、
  (ii)  40℃ か ら 120℃ ま で の 乾 燥 ガ ス の 出 口 温 度 、 及 び
  (iii) 15Nm 3 /時 間 か ら 150Nm 3 /時 間 ま で の 乾 燥 ガ ス の 流 れ 体 積
を 適 用 し な が ら 乾 燥 ガ ス を 使 用 し て 、 こ う し て 得 ら れ た 噴 霧 ミ ス ト を 乾 燥 す る 工 程 、 及 び
(d) 乾 燥 さ れ た 固 体 フ ラ ク シ ョ ン を 通 常 の 方 法 で 乾 燥 ガ ス の 流 れ か ら 分 離 す る 工 程
を 含 む こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 １ 記 載 の 活 性 物 質 塩 基 (A)の し わ 付 き 微 粒 子 の 調 製 方 法
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前 記 活 性 物 質 の 濃 度 が 、 0.2質 量 ％ ～ ３ 質 量 ％ で あ る 、 請 求 項 １ ２ に 記 載 の 方 法 。

前 記 活 性 物 質 の 濃 度 が 、 0.3質 量 ％ ～ ２ 質 量 ％ で あ る 、 請 求 項 １ ２ に 記 載 の 方 法 。

前 記 特 性 X 5 0 を 有 す る 液 滴 サ イ ズ が 、 １ μ mか ら 30μ mま で で あ る 、 請 求 項 １ ２ に 記 載 の 方
法 。

前 記 特 性 X 5 0 を 有 す る 液 滴 サ イ ズ が 、 １ μ mか ら 20μ mま で で あ る 、 請 求 項 １ ２ に 記 載 の 方
法 。

前 記 乾 燥 ガ ス の 入 口 温 度 が 、 120℃ か ら 250℃ ま で で あ る 、 請 求 項 １ ２ に 記 載 の 方 法 。

前 記 乾 燥 ガ ス の 入 口 温 度 が 、 130℃ か ら 200℃ ま で で あ る 、 請 求 項 １ ２ に 記 載 の 方 法 。



。
【 請 求 項 ２ ０ 】

【 請 求 項 ２ １ 】

【 請 求 項 ２ ２ 】

【 請 求 項 ２ ３ 】

【 請 求 項 ２ ４ 】

【 請 求 項 ２ ５ 】

【 請 求 項 ２ ６ 】
(a) 活 性 物 質 塩 基 (A)を 水 又 は 水 性 緩 衝 剤 系 に 溶 解 し 、 相 当 す る 酸 を 添 加 し て 0.2質 量 ％ ～
４ 質 量 ％ の 活 性 物 質 の 濃 度 を 有 す る 活 性 物 質 の 噴 霧 可 能 な 塩 溶 液 を 調 製 す る 工 程 、
(b) こ う し て 得 ら れ た 活 性 物 質 溶 液 を 通 常 の 方 法 で 噴 霧 し て 、 １ μ mか ら 50μ mま で の 特 性
X 5 0 を 有 す る 液 滴 サ イ ズ を 有 す る 噴 霧 ミ ス ト を 得 る 工 程 、
(c) 下 記 の パ ラ メ ー タ ー
  (i) 100℃ か ら 350℃ ま で の 乾 燥 ガ ス の 入 口 温 度 、 及 び
  (ii)40℃ か ら 120℃ ま で の 乾 燥 ガ ス の 出 口 温 度
を 適 用 し な が ら 乾 燥 ガ ス を 使 用 し て 、 こ う し て 得 ら れ た 噴 霧 ミ ス ト を 乾 燥 す る 工 程 、 及 び
(d) 乾 燥 さ れ た 固 体 フ ラ ク シ ョ ン を 通 常 の 方 法 で 乾 燥 ガ ス の 流 れ か ら 分 離 す る 工 程
を 含 む こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 １ 記 載 の 活 性 物 質 塩 基 (A)の 塩 の し わ 付 き 微 粒 子 の 調 製
方 法 。
【 請 求 項 ２ ７ 】

【 請 求 項 ２ ８ 】

【 請 求 項 ２ ９ 】

【 請 求 項 ３ ０ 】

【 請 求 項 ３ １ 】

【 請 求 項 ３ ２ 】

【 請 求 項 ３ ３ 】
(a) 活 性 物 質 塩 基 (A)を 水 又 は 水 性 緩 衝 剤 系 に 溶 解 し 、 相 当 す る 酸 を 添 加 し て 0.2質 量 ％ ～
４ 質 量 ％ の 活 性 物 質 の 濃 度 を 有 す る 活 性 物 質 の 噴 霧 可 能 な 塩 溶 液 を 調 製 す る 工 程 、
(b) こ う し て 得 ら れ た 活 性 物 質 溶 液 を 通 常 の 方 法 で 1Nm 3 /時 間 か ら 15Nm 3 /時 間 ま で の 流 れ
体 積 の 噴 霧 ガ ス で 噴 霧 し て 、 １ μ mか ら 50μ mま で の 特 性 X 5 0 を 有 す る 液 滴 サ イ ズ を 有 す る
噴 霧 ミ ス ト を 得 る 工 程 、
(c) 下 記 の パ ラ メ ー タ ー
  (i)   100℃ か ら 350℃ ま で の 乾 燥 ガ ス の 入 口 温 度 、
  (ii)  40℃ か ら 120℃ ま で の 乾 燥 ガ ス の 出 口 温 度 、 及 び

(4) JP 2007-502789 A5 2007.9.27

前 記 活 性 物 質 の 濃 度 が 、 0.2質 量 ％ ～ ３ 質 量 ％ で あ る 、 請 求 項 １ ９ に 記 載 の 方 法 。

前 記 活 性 物 質 の 濃 度 が 、 0.3質 量 ％ ～ ２ 質 量 ％ で あ る 、 請 求 項 １ ９ に 記 載 の 方 法 。

前 記 特 性 X 5 0 を 有 す る 液 滴 サ イ ズ が 、 １ μ mか ら 30μ mま で で あ る 、 請 求 項 １ ９ に 記 載 の 方
法 。

前 記 特 性 X 5 0 を 有 す る 液 滴 サ イ ズ が 、 １ μ mか ら 20μ mま で で あ る 、 請 求 項 １ ９ に 記 載 の 方
法 。

前 記 乾 燥 ガ ス の 入 口 温 度 が 、 120℃ か ら 250℃ ま で で あ る 、 請 求 項 １ ９ に 記 載 の 方 法 。

前 記 乾 燥 ガ ス の 入 口 温 度 が 、 130℃ か ら 200℃ ま で で あ る 、 請 求 項 １ ９ に 記 載 の 方 法 。

前 記 活 性 物 質 の 濃 度 が 、 0.2質 量 ％ ～ ３ 質 量 ％ で あ る 、 請 求 項 ２ ６ に 記 載 の 方 法 。

前 記 活 性 物 質 の 濃 度 が 、 0.3質 量 ％ ～ ２ 質 量 ％ で あ る 、 請 求 項 ２ ６ に 記 載 の 方 法 。

前 記 特 性 X 5 0 を 有 す る 液 滴 サ イ ズ が 、 １ μ mか ら 30μ mま で で あ る 、 請 求 項 ２ ６ に 記 載 の 方
法 。

前 記 特 性 X 5 0 を 有 す る 液 滴 サ イ ズ が 、 １ μ mか ら 20μ mま で で あ る 、 請 求 項 ２ ６ に 記 載 の 方
法 。

前 記 乾 燥 ガ ス の 入 口 温 度 が 、 120℃ か ら 250℃ ま で で あ る 、 請 求 項 ２ ６ に 記 載 の 方 法 。

前 記 乾 燥 ガ ス の 入 口 温 度 が 、 130℃ か ら 200℃ ま で で あ る 、 請 求 項 ２ ６ に 記 載 の 方 法 。



  (iii) 15Nm 3 /時 間 か ら 150Nm 3 /時 間 ま で の 乾 燥 ガ ス の 流 れ 体 積
を 適 用 し な が ら 乾 燥 ガ ス を 使 用 し て 、 こ う し て 得 ら れ た 噴 霧 ミ ス ト を 乾 燥 す る 工 程 、 及 び
(d) 乾 燥 さ れ た 固 体 フ ラ ク シ ョ ン を 通 常 の 方 法 で 乾 燥 ガ ス の 流 れ か ら 分 離 す る 工 程
を 含 む こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 １ 記 載 の 活 性 物 質 塩 基 (A)の 塩 の し わ 付 き 微 粒 子 の 調 製
方 法 。
【 請 求 項 ３ ４ 】

【 請 求 項 ３ ５ 】

【 請 求 項 ３ ６ 】

【 請 求 項 ３ ７ 】

【 請 求 項 ３ ８ 】

【 請 求 項 ３ ９ 】

【 請 求 項 ４ ０ 】
　 請 求 項 １ 記 載 の 粉 末 吸 入 剤 を 調 製 す る た め の 請 求 項 の い ず れ か １ 項 に 従 っ
て 調 製 さ れ た し わ 付 き 微 粒 子 の 使 用 。
【 請 求 項 ４ １ 】
　 請 求 項 の い ず れ か １ 項 に 記 載 の 方 法 に よ り 得 ら れ る 、 微 粒 子 。

(5) JP 2007-502789 A5 2007.9.27

前 記 活 性 物 質 の 濃 度 が 、 0.2質 量 ％ ～ ３ 質 量 ％ で あ る 、 請 求 項 ３ ３ に 記 載 の 方 法 。

前 記 活 性 物 質 の 濃 度 が 、 0.3質 量 ％ ～ ２ 質 量 ％ で あ る 、 請 求 項 ３ ３ に 記 載 の 方 法 。

前 記 特 性 X 5 0 を 有 す る 液 滴 サ イ ズ が 、 １ μ mか ら 30μ mま で で あ る 、 請 求 項 ３ ３ に 記 載 の 方
法 。

前 記 特 性 X 5 0 を 有 す る 液 滴 サ イ ズ が 、 １ μ mか ら 20μ mま で で あ る 、 請 求 項 ３ ３ に 記 載 の 方
法 。

前 記 乾 燥 ガ ス の 入 口 温 度 が 、 120℃ か ら 250℃ ま で で あ る 、 請 求 項 ３ ３ に 記 載 の 方 法 。

前 記 乾 燥 ガ ス の 入 口 温 度 が 、 130℃ か ら 200℃ ま で で あ る 、 請 求 項 ３ ３ に 記 載 の 方 法 。

１ ３ か ら ３ ９

１ ３ か ら ３ ９
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