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【公報種別】特許法第１７条の２の規定による補正の掲載
【部門区分】第３部門第２区分
【発行日】平成25年2月7日(2013.2.7)

【公表番号】特表2012-512147(P2012-512147A)
【公表日】平成24年5月31日(2012.5.31)
【年通号数】公開・登録公報2012-021
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【国際特許分類】
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   Ａ６１Ｐ  35/00     (2006.01)
【ＦＩ】
   Ａ６１Ｋ  37/02    　　　　
   Ａ６１Ｋ   9/14    　　　　
   Ａ６１Ｋ   9/50    　　　　
   Ａ６１Ｋ   9/06    　　　　
   Ａ６１Ｋ  47/34    　　　　
   Ａ６１Ｐ   1/12    　　　　
   Ａ６１Ｐ   9/00    　　　　
   Ａ６１Ｐ   5/06    　　　　
   Ａ６１Ｐ  35/00    　　　　

【手続補正書】
【提出日】平成24年12月13日(2012.12.13)
【手続補正１】
【補正対象書類名】特許請求の範囲
【補正対象項目名】全文
【補正方法】変更
【補正の内容】
【特許請求の範囲】
【請求項１】
　有効成分としてオクトレオチドまたは医薬的に許容されるその塩と、Ｌ：Ｇモル比が７
５：２５であり、異なる粘度を有する２つの直鎖状ポリラクチド－ｃｏ－グリコリドポリ
マー（ＰＬＧＡ）とを含む、デポー製剤。
【請求項２】
　前記ポリマーは、ＣＨＣｌ３中で０．８ｄｌ／ｇと０．１ｄｌ／ｇの間の異なる固有粘
度を有する、請求項１に記載のデポー製剤。
【請求項３】
　１つのポリマーが、異なる末端基を有する、請求項１または２に記載のデポー製剤。
【請求項４】
　一方のポリマーがエステルを有し、もう一方のポリマーが酸性末端基を有する、請求項
３に記載のデポー製剤。
【請求項５】
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　有効成分がパモ酸オクトレオチドである、請求項１～４のいずれかに記載のデポー製剤
。
【請求項６】
　粘度が、０．６ｄｌ／ｇ、０．４ｄｌ／ｇまたは０．２ｄｌ／ｇから選択される、請求
項１～５のいずれかに記載のデポー製剤。
【請求項７】
　微粒子、半固体、またはインプラントの形態である、請求項１～６のいずれかに記載の
デポー製剤。
【請求項８】
　微粒子の形態である、請求項７に記載のデポー製剤。
【請求項９】
　微粒子が１０μｍと９０μｍの間の直径を有する、請求項８に記載のデポー製剤組成物
。
【請求項１０】
　微粒子が抗凝集剤でさらに覆われているまたは被覆されている、請求項８または９に記
載のデポー製剤。
【請求項１１】
　ガンマ線照射によって滅菌された、請求項１～１０のいずれかに記載のデポー製剤。
 
【請求項１２】
　先端巨大症患者における長期維持療法、ならびに悪性カルチノイド腫瘍および血管作用
性腸ペプチド腫瘍（ピボーマ腫瘍）に伴う重度の下痢および潮紅から選択される疾患の治
療のための医薬を製造するために使用するための請求項１～１１のいずれかに記載のデポ
ー製剤の使用。
【請求項１３】
　アンプル、バイアル、もしくはプレフィルドシリンジ内の水性ビヒクルと共に、または
ダブルチャンバーシリンジ内で分けられている微粒子およびビヒクルとして、バイアルに
請求項１～１１のいずれかに記載のデポー製剤を含む投与キット。
【手続補正２】
【補正対象書類名】明細書
【補正対象項目名】００５４
【補正方法】変更
【補正の内容】
【００５４】
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【表３】

　本発明は、以下の態様を包含する。
［１］
　２つの異なる直鎖状ポリラクチド－ｃｏ－グリコリドポリマー（ＰＬＧＡ）および有効
成分としてオクトレオチドまたは医薬的に許容されるその塩を含む徐放性医薬組成物であ
って、ウサギにおける投薬量１２ｍｇ／ｋｇによる有効成分の血漿濃度が少なくとも５０
日間、一定して１．５ｎｇ／ｍｌより高い、徐放性医薬組成物。
［２］
　有効成分の血漿濃度が１．８ｎｇ／ｍｌより高い、上記［１］に記載の徐放性医薬組成
物。
［３］
　治療的目標血漿濃度が６～１２日後に到達される、上記［１］または［２］に記載の徐
放性医薬組成物。
［４］
　２つの異なるポリラクチド－ｃｏ－グリコリドポリマー（ＰＬＧＡ）はともにラクチド
：グリコリド比が７５：２５である、上記［１］、［２］、または［３］に記載の徐放性
医薬組成物。
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［５］
　２つのポリマーが異なる固有粘度を有する、上記［４］に記載の徐放性医薬組成物。
［６］
　ＰＬＧＡがポリマーブレンドとして存在する、上記［１］～［５］のいずれかに記載の
医薬組成物。
［７］
　ＰＬＧＡが異なる末端基を有する、上記［１］～［６］のいずれかに記載の医薬組成物
。
［８］
　１つのＰＬＧＡがエステル末端基を有し、１つのＰＬＧＡが酸性末端基を有する、上記
［７］に記載の医薬組成物。
［９］
　ＰＬＧＡの固有粘度が、ＣＨＣｌ３中で２５℃において０．１および０．５ｄＬ／ｇ未
満である、上記［１］～［８］のいずれかに記載の医薬組成物。
［１０］
　オクトレオチドのパモ酸塩を含む、上記［１］～［９］のいずれかに記載の医薬組成物
。
［１１］
　患者における有効成分の放出が６０と１２０日の間である、上記［１０］に記載の医薬
組成物。
［１２］
　微粒子、半固体、またはインプラントの形態である、上記［１］～［１１］のいずれか
に記載の医薬組成物。
［１３］
　微粒子の形態である、上記［１２］に記載の医薬組成物。
［１４］
　微粒子が１０μｍと９０μｍの間の直径を有する、上記［１３］に記載の医薬組成物。
［１５］
　微粒子が抗凝集剤でさらに覆われているまたは被覆されている、上記［１３］または［
１４］に記載の医薬組成物。
［１６］
　ガンマ線照射によって滅菌された、上記［１］～［１５］のいずれかに記載の医薬組成
物。
［１７］
　先端巨大症患者における長期維持療法、ならびに悪性カルチノイド腫瘍および血管作用
性腸ペプチド腫瘍（ピボーマ腫瘍）に伴う重度の下痢および潮紅の治療のための上記［１
］～［１６］のいずれかに記載の医薬組成物の使用。
［１８］
　医薬組成物が２か月毎に約１回から２～３か月毎に約１回投与される、上記［１］～［
１６］のいずれかに記載の医薬組成物の使用。
［１９］
　先端巨大症患者における長期維持療法、ならびに悪性カルチノイド腫瘍および血管作用
性腸ペプチド腫瘍（ビポーマ腫瘍）に伴う重度の下痢および潮紅の治療のためにオクトレ
オチドまたは医薬的に許容されるその塩を投与する方法であって、オクトレオチドまたは
医薬的に許容されるその塩を必要とする患者に上記［１］～［１６］のいずれかに記載の
医薬組成物を投与する工程を含む、前記方法。
［２０］
　医薬組成物が２か月毎に約１回から２～３か月毎に約１回で投与される、上記［１９］
に記載の方法。
［２１］
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　（ｉ）（ｉａ）ポリマーを適切な有機溶媒または溶媒混合物に溶解する工程、
　　　（ｉｂ）工程（ｉａ）で得られたポリマー溶液に原薬を溶解／懸濁／乳化する工程
を含む内側有機相を調製する工程、
　（ｉｉ）安定剤を含有する外側水相を調製する工程、
　（ｉｉｉ）内側有機相を外側水相と混合してエマルションを形成する工程、および
　（ｉｖ）溶媒蒸発または溶媒抽出によって微粒子を硬化させ、微粒子を洗浄し、微粒子
を乾燥させ、微粒子を１４０μｍのふるいにかける工程
を含む上記［１３］または［１４］に記載の微粒子を製造するプロセス。
［２２］
　アンプル、バイアル、もしくはプレフィルドシリンジ内の水性ビヒクルと共に、または
ダブルチャンバーシリンジ内で分けられている微粒子およびビヒクルとして、バイアルに
上記［１］～［１７］のいずれかに記載の医薬組成物を含む投与キット。
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