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【 手 続 補 正 書 】
【 提 出 日 】 平 成 16年 10月 19日 (2004.10.19)
【 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 】
　 下 記 式 を 有 す る 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 [BIBN4096]の 酸 付 加 塩 。



【 化 １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 請 求 項 ２ 】
　 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 の 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 、 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 、 ヒ ド ロ
キ シ コ ハ ク 酸 塩 及 び p-ト ル エ ン ス ル ホ ン 酸 塩 か ら な る 群 よ り 選 ば れ る 、 請 求 項 1記 載 の 酸
付 加 塩 。
【 請 求 項 ３ 】
　 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 の 塩 酸 塩 、
硫 酸 塩 及 び 臭 化 水 素 酸 塩 か ら な る 群 よ り 選 ば れ る 、 請 求 項 1記 載 の 酸 付 加 塩 。
【 請 求 項 ４ 】
　 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 。
【 請 求 項 ５ 】
　 請 求 項 1～ 4の い ず れ か 1項 に 記 載 の 酸 付 加 塩 の 調 製 方 法 で あ っ て 、
(a)活 性 物 質 塩 基 を 、 水 及 び pHが 4～ 8の 水 性 緩 衝 液 系 か ら な る 群 よ り 選 ば れ た 溶 媒 に 溶 解
し 、
(b)こ の よ う に 調 製 し た 溶 液 と 過 剰 量 の 酸 と を 混 合 し 、
(c)該 溶 媒 を 除 去 す る
こ と を 特 徴 と す る 、 前 記 方 法 。
【 請 求 項 ６ 】
　 溶 媒 が 減 圧 下 又 は 噴 霧 乾 燥 に よ り 除 去 さ れ る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 5記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ７ 】
　 溶 媒 が 噴 霧 乾 燥 に よ り 除 去 さ れ る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 5記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ８ 】
　 片 頭 痛 の 治 療 用 吸 入 粉 末 を 調 製 す る た め の 請 求 項 1～ 4の い ず れ か 1項 に 記 載 の BIBN4096
の 酸 付 加 塩 の 使 用 。
【 請 求 項 ９ 】
　 吸 入 粉 末 の 調 製 方 法 で あ っ て 、
(a)請 求 項 5～ 7の い ず れ か 1項 に 記 載 の 方 法 に よ っ て 調 製 さ れ た 塩 を 溶 解 す る か 又 は 活 性 物
質 BIBN4096を 溶 解 さ れ る 活 性 物 質 の 量 に よ っ て 過 剰 量 の 鉱 酸 又 は 有 機 酸 を 含 有 す る 水 性 系
に 溶 解 し 、 よ っ て 活 性 物 質 を 対 応 す る 塩 に 変 換 す る 工 程 、
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(b)得 ら れ た 活 性 物 質 溶 液 を 通 常 の 方 法 で 噴 霧 し て 液 滴 径 の 固 有 値 X 5 0 が 1.5～ 30μ mの 範 囲
に あ り 、 Q ( 5 . 8 ) が 10%～ 100%で あ る ス プ レ ー ミ ス ト を 得 る 工 程 、
(c)こ の よ う に し て 得 ら れ た 該 ス プ レ ー ミ ス ト を 下 記 パ ラ メ ー タ :
乾 燥 ガ ス の 入 口 温 度 　 100℃ ～ 350℃ 、
乾 燥 ガ ス の 出 口 温 度 　 40℃ ～ 120℃ 、
ス プ レ ー ガ ス の 流 量 　 1 Nm 3 /h～ 15 Nm 3 /h、
乾 燥 ガ ス の 流 量 　 15 Nm 3 /h～ 1500 Nm 3 /h、
を 与 え つ つ 乾 燥 ガ ス に よ っ て 乾 燥 す る 工 程 、 及 び
(d)乾 燥 し た 固 形 分 を 乾 燥 ガ ス 流 か ら 通 常 の 方 法 で 分 離 す る 工 程
を 含 む 、 前 記 方 法 。
【 請 求 項 １ ０ 】
　 噴 霧 乾 燥 に 用 い ら れ る 活 性 物 質 溶 液 の 濃 度 が 0.5～ 25質 量 %で あ る こ と を 特 徴 と す る 、 請
求 項 9記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 １ １ 】
　 噴 霧 乾 燥 に 用 い ら れ る 活 性 物 質 溶 液 の 濃 度 が 1～ 20質 量 %で あ る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求
項 9記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 １ ２ 】
　 噴 霧 乾 燥 に 用 い ら れ る 活 性 物 質 溶 液 の 濃 度 が 2～ 10質 量 %で あ る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求
項 9記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 １ ３ 】
　 請 求 項 1～ 4の い ず れ か 1項 に 記 載 の 塩 を 球 状 の ナ ノ 構 造 粒 子 の 形 で 含 有 す る 吸 入 粉 末 で
あ っ て 、
(a)粒 子 の 比 表 面 積 が 1 m 2 /g～ 20 m 2 /gで あ り 、
(b)固 有 値 Q ( 5 . 8 ) が 50%～ 100%で あ り 、
(c)パ ラ メ ー タ X 5 0 が 1μ m～ 6μ mで あ る
こ と を 特 徴 と す る 、 前 記 吸 入 粉 末 。
【 請 求 項 １ ４ 】
　 粒 子 の 表 面 積 が 1 m 2 /g～ 10 m 2 /gで あ る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 13記 載 の 吸 入 粉 末 。
【 請 求 項 １ ５ 】
　 請 求 項 9～ 12記 載 の い ず れ か 1項 に 記 載 の 方 法 に よ っ て 得 る こ と が で き る 、 請 求 項 13～ 14
の い ず れ か １ 項 に 記 載 の 吸 入 粉 末 。
【 請 求 項 １ ６ 】
　 工 程 (a)に お い て 、 活 性 物 質 塩 基 を 、 水 及 び pHが 6～ 8の 水 性 緩 衝 液 系 か ら な る 群 よ り 選
ば れ た 溶 媒 に 溶 解 す る 、 請 求 項 ５ に 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 １ ７ 】
　 工 程 (b)に お い て 、 こ の よ う に 調 製 し た 溶 液 と 0.9～ 1.1当 量 の 酸 と を 混 合 す る 、 請 求 項
５ に 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 １ ８ 】
　 工 程 (a)に お い て 、 活 性 物 質 BIBN4096を 、 0.9～ 1.1当 量 の 鉱 酸 又 は 有 機 酸 を 含 有 す る 水
性 系 に 溶 解 す る 、 請 求 項 ９ に 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 １ ９ 】
　 工 程 (b)に お い て 、 固 有 値 X 5 0 が 1.5～ 20μ mの 範 囲 に あ る 、 請 求 項 ９ に 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ２ ０ 】
　 工 程 (b)に お い て 、 固 有 値 X 5 0 が 1.5～ 8μ mの 範 囲 に あ る 、 請 求 項 ９ に 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ２ １ 】
　 工 程 (b)に お い て 、 固 有 値 Q ( 5 . 8 ) が 20%～ 100%で あ る 、 請 求 項 ９ に 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ２ ２ 】
　 工 程 (b)に お い て 、 固 有 値 Q ( 5 . 8 ) が 50%～ 100%で あ る 、 請 求 項 ９ に 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ２ ３ 】
　 工 程 (c)に お い て 、 乾 燥 ガ ス の 入 口 温 度 が 120℃ ～ 250℃ で あ る 、 請 求 項 ９ に 記 載 の 方 法
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。
【 請 求 項 ２ ４ 】
　 工 程 (c)に お い て 、 乾 燥 ガ ス の 入 口 温 度 が 130℃ ～ 200℃ で あ る 、 請 求 項 ９ に 記 載 の 方 法
。
【 請 求 項 ２ ５ 】
　 工 程 (c)に お い て 、 乾 燥 ガ ス の 流 量 が 15 Nm 3 /h～ 150 Nm 3 /hで あ る 、 請 求 項 ９ に 記 載 の 方
法 。
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