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(57)【要約】
本発明は、眼圧亢進症または開放角緑内障患者の眼圧上昇を治療するための点眼用水溶液
に関するものであり、0.5 w/v%のブリンゾラミド溶解溶液、ヒドロキシプロピル-β-シク
ロデキストリン、ポリビニルカプロラクタム-酢酸ビニル-ポリエチレングリコールグラフ
ト共重合体、水を含有する。
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【特許請求の範囲】
【請求項１】
眼圧亢進症または開放角緑内障患者の眼圧上昇を治療するための点眼用水溶液は、0.5 w/
v%ブリンゾラミド溶解溶液、ヒドロキシプロピル-β-シクロデキストリン、ポリビニルカ
プロラクタム-酢酸ビニル-ポリエチレングリコールグラフト共重合体、および水を含有す
る。
【請求項２】
請求項1の点眼用水溶液は約0.75 w/v%のブリンゾラミドを含有する。
【請求項３】
請求項1の点眼用水溶液はアイソトン化剤、キレート剤およびpH調整剤を含有する。
【請求項４】
0.5 w/v%のブリンゾラミドを0.95 w/v%以下の濃度で溶解した溶液で、ヒドロキシプロピ
ル-β-シクロデキストリン、ヒドロキシプロピル-γ-シクロデキストリン、スルホブチル
-エーテル-β-シクロデキストリンのおよび約0.2 w/v%～約5.0 w/v%のポリビニルカプロ
ラクタム-酢酸ビニル-ポリエチレングリコールグラフト共重合体、約0.1 w/v%～約1.0 w/
v%の塩化ナトリウム及び水の化合物群を含有する1.0 w/v%以上10.0 w/v%以下のシクロデ
キストリンを含有する眼科用水溶液である。
【請求項５】
請求項4の点眼用水溶液は、約0.75 w/v%のブリンゾラミドを含有する。
【請求項６】
請求項4の点眼用水溶液は、約1.0 w/v%のポリビニルカプロラクタム-酢酸ビニル-ポリエ
チレングリコールグラフト共重合体で構成される。
【請求項７】
請求項4の点眼用水溶液は、約5.0 w/v%ヒドロキシプロピル-β-シクロデキストリンを含
有する。
【請求項８】
請求項4の点眼用水溶液は、約0.7 w/v%塩化ナトリウムを含有する。
【請求項９】
請求項4の点眼用水溶液は溶液のpHが約6.0から約7.8であり、溶液の浸透圧は約200から約
400mOsm/kgである。
【請求項１０】
眼圧亢進症または開放角緑内障を有する患者の眼圧上昇に対する治療方法であり、請求項
4の点眼用水溶液の最低１滴を患者の眼に適用する。
 
【発明の詳細な説明】
【技術分野】
【０００１】
発明分野
本発明はブリンゾラミドを含有する点眼剤に関する眼科用組成物の水溶液である。
【背景技術】
【０００２】
本発明の背景
 
ブリンゾラミドは、炭酸脱水酵素阻害剤であり、眼圧亢進症や開放隅角緑内障の患者の眼
圧を下げるために使用される。ブリンゾラミドは、化学的に(R)-(+)-4-エーテルアミノ-2
-(3-メトキシプロピル)-3,4-ジヒドロ-2H-チエノ[3,2-e]-1,2-チアジン-6-スルホンアミ
ド-1,1-ジオキシドであり、経験式C12H21N3O5S3を有し、分子量383.5、および約131°Cの
融点を有する。
 
この化合物は、米国特許第5,378,703号(Dean, et al.)及び欧州特許EP 527801号に開示さ
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れている。米国特許第6,071,904号では、ブリンゾラミド眼科用組成物を調製するための
プロセスを開示する。
 
眼科用点眼液の形態のブリンゾラミドは、米国のAlcon Laboratories Inc.によってAzopt
（登録商標）(ブリンゾラミド点眼液1％)という商品名で開発・販売されている。ブリン
ゾラミドは、開放隅角緑内障または眼圧亢進症(OHT)の患者における眼圧上昇を低下させ
る効果があるとされる。
 
ブリンゾラミド点眼液を調製するための様々な方法で開示されているが、国際特許WO 98/
25620では、オートクレーブ滅菌後に冷却すると化合物が大きな針状結晶として再結晶す
るため、従来の滅菌方法はブリンゾラミドからなる点眼液の製造には採用できないことが
知られている。
 
国際特許WO98/25620によると、乾熱滅菌も材料の融解を引き起こす原因となり、エチレン
オキサイドおよびガンマ線照射による滅菌では点眼液として使用できない分解生成物が発
生する。
 
EP0941094は、ブリンゾラミドおよびチロキサポール、またはブリンゾラミドおよびトリ
トンＸの濃縮混合物をミリングボトル中でオートクレーブ滅菌し、高温混合物をボールミ
リングし混合物を添加することにより、ブリンゾラミド懸濁液の製造プロセスを開示する
。ここで注意すべきは、オートクレーブの高温高圧によりブリンゾラミドが溶解すること
である。オートクレーブ滅菌の完了後に冷却すると、ブリンゾラミドは粒径1000～5000μ
mの大きな形状の結晶として析出する。しかし、混合物中にチロキサポールおよびトリト
ンXを含有させることにより、ボールミリングにより容易に結晶を分解することが可能と
なる。ブリンゾラミドは、大きな針状結晶のままでは、目を傷つけてしまうため、投与す
ることができない。したがって、沈殿したブリンゾラミド結晶の粒子径を小さくするため
にミリングする必要がある。
 
US20160339105では、ソルプラス（登録商標）のようなポリマーとポリソルベート80のよ
うな界面活性剤と組み合わせたブリンゾラミドの炭酸無水酵素阻害剤の無菌水性製剤およ
びその調製方法が開示されている。
 
WO2013090842は、薬物の溶解性を高めるためのシクロデキストリンと、眼科用組成物の安
定性を向上させるポリマーのソルプラスからなる眼科用組成物を開示している。
 
水溶液である点眼組成物を提供する為、ブリンゾラミドを含有する点眼剤に関する眼科用
組成物の水溶液が本発明である。
 
【発明の概要】
【０００３】
本発明の目的
 
1つ目の目的として、本発明によりブリンゾラミドの含有水溶液である眼科用組成物を提
供することである。
 
また、本発明は、ブリンゾラミド、可溶化剤、等張化剤、キレート剤、緩衝剤および精製
水からなる水溶液である点眼液組成物を提供する。
 
さらに、本発明は、ブリンゾラミド、可溶化剤、等張化剤、キレート剤、粘度向上ポリマ
ー、緩衝剤および精製水からなる水溶液である点眼液組成物を提供する。
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【図面の簡単な説明】
【０００４】
【図１】図1：例7(0.75％ブリンゾラミド点眼液)とアゾプト（登録商標）ブリンゾラミド
1.0％点眼液の眼圧の百分率平均変化の比較を開示している。
【発明を実施するための形態】
【０００５】
本発明の概要
 
本発明は、眼圧亢進症または開放隅角緑内障の患者における眼圧上昇の治療のための0.5 
w/v%ブリンゾラミドを含有する点眼用水溶液を提供する。
 
本発明は、眼圧亢進症または開放角緑内障の患者における眼圧上昇の治療のための点眼用
水溶液を提供する。最低0.5 w/v%のブリンゾラミド、および溶液中に0.95 w/v%を超えな
い量でのブリンゾラミドを含有する。
 
また、眼圧亢進症または開放角緑内障患者における眼圧上昇の治療のため、少なくとも0.
5 w/v%ブリンゾラミドを溶液中に溶解したヒドロキシプロピル-β-シクロデキストリン、
ポリビニルカプロラクタム-酢酸ビニル-ポリエチレングリコールグラフト共重合体、およ
び水を含有する点眼用水溶液を提供する。
 
本発明では、0.5 w/v％以上0.95 w/v％以下のブリンゾラミド、1.0 w/v％以上10.0 w/v％
以下のブリンゾラミド、0 w/v%ヒドロキシプロピル-β-シクロデキストリン、ヒドロキシ
プロピル-γ-シクロデキストリン、スルホブチル-エーテル-β-シクロデキストリンおよ
び配合物群から選択された0.2 w/v%～約4.0 w/v%ポリビニルカプロラクタム-酢酸ビニル-
ポリエチレングリコールグラフト共重合体、約0.1 w/v%～約1.0 w/v%塩化ナトリウムおよ
び水を含有する眼科用水溶液を提供する。
 
特定のケースにおいて、本発明は、約0.75 w/v%のブリンゾラミド溶液、約5.0 w/v%のヒ
ドロキシプロピル-β-シクロデキストリン、約1.0 w/v%のポリビニルカプロラクタム-酢
酸ビニル-ポリエチレングリコールグラフト共重合体、約0.7 w/v%の塩化ナトリウムおよ
び水を含有する眼科用水溶液を提供する。
 
【０００６】
本発明の詳細説明
 
本発明は、眼圧亢進症または開放角緑内障患者の眼圧上昇を治療するための眼科用組成物
に関するものである。
 
目的の1つとして、ブリンゾラミドの含有水溶液である眼科用組成物を提供する。
 
本発明の医薬組成物は点眼液である。
 
本発明の医薬組成物は、ブリンゾラミドと薬学的に許容される賦形剤からなる単回投与ま
たは多回投与が可能な眼科用組成物である。
 
別段の指示がない限り、すべての成分量(濃度)を重量体積％(w/v%)ベースで表示する。
 
ブリンゾラミドは0.5 w/v％以上、場合によっては最低でも0.55 w/v％、0.6 w/v％、0.65
 w/v％、0.7 w/v％、0.75 w/v％のブリンゾラミドが医薬用眼科用溶液組成物中で使用さ
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れる。 0.95 w/v％、0.9 w/v％以下、もしくは0.8 w/v％、0.78 w/v％以下の場合もある
。本発明によるブリンゾラミドの0.75 w/v%の濃度はブリンゾラミドの1.0%の眼科用懸濁
液と比較し、眼圧亢進症または開放隅角緑内障患者の眼圧上昇の治療において同等の効力
を有する。
 
本発明は、眼圧亢進症または開放角緑内障の患者における眼圧上昇治療のための0.5 w/v
％以上のブリンゾラミドを含有する点眼用水溶液である。
 
本発明は、眼圧亢進症または開放角緑内障の患者における眼圧上昇治療のための0.5 w/v
％以上、ブリンゾラミドの0.95 w/v%以下のブリンゾラミドを含有する点眼用水溶液であ
る。
 
本発明の別ケースでは、眼圧亢進症または開放角緑内障の患者における眼圧上昇治療のた
めの0.75 w/v％のブリンゾラミドを含有する点眼用水溶液を提供する。
 
一般に、ブリンゾラミドが水性または水性溶液として組成物中に溶解していることが好ま
しいが、ブリンゾラミドの小部分が部分的にしか溶解していない可能性がある。例えば、
ブリンゾラミド約5％未満の薬剤が溶液した状態で存在し得る。
 
また本発明は、ブリンゾラミド、可溶化剤、等張化剤、キレート剤、粘性増強ポリマー、
緩衝剤および精製水からなる水溶液である眼科用溶液組成物を提供する。
 
さらに本発明は、ブリンゾラミド、可溶化剤、等張化剤、キレート剤、任意の粘度増強ポ
リマー、任意の緩衝剤および精製水からなる水溶液である点眼液組成物を提供する。
 
別ケースにて、本発明のブリンゾラミド医薬眼科用溶液はブリンゾラミドを少なくとも0.
5 w/v%以上0.95 w/v%以下含有し、95 w/v%のブリンゾラミド溶液、約1.0 w/v%～約15.0 w
/v%の可溶化剤、約0.1 w/v%～約3.0 w/v%の等張化剤、約0.01 w/v%～約0.4 w/v%のキレー
ト剤、および水を含有することを特徴とする。
 
さらに、本発明のブリンゾラミド医薬眼科用溶液は、0.5 w/v%以上0.95 w/v%以下のブリ
ンゾラミド、0 w/v%～約15.0 w/v%の可溶化剤、約0.01 w/v%～約5.0 w/v%の粘度向上ポリ
マー、約0.1 w/v%～約3.0 w/v%の等張化剤、約0.01 w/v%～約0.4 w/v%のキレート剤およ
び水を含有する。
 
可溶化剤の例として、α-シクロデキストリン、β-シクロデキストリン、γ-シクロデキ
ストリン化合物群の以下のような化合物から選択される。エーテルおよび混合エーテル誘
導体などのシクロデキストリン誘導体、ヒドロキシエーテル、ヒドロキシプロピル(2-お
よび3-ヒドロキシプロピルを含む)ジヒドロキシプロピルエーテルなどの糖残基を有する
それらの誘導体、それらの対応する混合エーテル、およびα-、β-およびγ-シクロデキ
ストリンのメチル-ヒドロキシエーテル、エーテル-ヒドロキシエーテルおよびエーテル-
ヒドロキシプロピルエーテルなどのメチル基またはエーテル基の混合エーテル、β-およ
びγ-シクロデキストリンのマルトシル、グルコシルおよびマルトトリオシル誘導体であ
るグルコシルまたはジグルコシル、マルトシルまたはジマルトシル、およびマルトシルお
よびジマルトシル誘導体の混合物であるヒドロキシプロピル-β-シクロデキストリン、ヒ
ドロキシプロピル-γ-シクロデキストリン、スルホプチル-β-シクロデキストリン、スル
ホプチル-γ-シクロデキストリンなどのスルホブチルエーテル誘導体、スルホネート、リ
ン酸塩などのアニオン性官能基からなるシクロデキストリン誘導体、ヒドロキシエーテル
-β-シクロデキストリン、ヒドロキシエーテル-γ-シクロデキストリン、ジヒドロキシプ
ロピル-β-シクロデキストリン、グルコシル-β-シクロデキストリン、ジグルコシル-β-
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シクロデキストリン、マルトシル-β-シクロデキストリン、マルトシル-γ-シクロデキス
トリン、マルトトリオシル-β-シクロデキストリン、マルトトリオシル-γ-シクロデキス
トリン、ジマルトシル-β-シクロデキストリン、ポリビニルカプロラクタム-酢酸ビニル-
ポリエチレングリコールグラフト共重合体(ソルプラス（登録商標）)。本組成物に使用さ
れる可溶化剤は、ヒドロキシプロピル-β-シクロデキストリンおよびポリビニルカプロラ
クタム-酢酸ビニル-ポリエチレングリコールグラフト共重合体(ソルプラス（登録商標）)
である。医薬用点眼液組成物に使用されるシクロデキストリン誘導体は約1.0 w/v%～約10
.0 w/v%か約2.0 w/v%以上10.0 w/v%以下であり、さらに好ましくは約2.5 w/v%～約10 w/v
%であるが、最も好ましいのは約5.0 w/v%である。カプロラクタム-酢酸ビニル-ポリエチ
レングリコールグラフト共重合体は、好ましくは約0.01 w/v%～約5.0 w/v%か約0.2 w/v%
～約4.0 w/v%の濃度で使用されるが、最も好ましくは約1.0 w/v%の濃度で使用される。
 
本発明の眼科用組成物中に存在する等張化剤の例は、好ましくは、塩化ナトリウム、塩化
カリウム、及び濃グリセリンからなる群から選択される。本発明の眼科用組成物において
、使用される好ましい等張化剤は、塩化ナトリウムまたはグリセリンで、約0.1 w/v％～
約3 w/v％や約0.3 w/v％～約2.0 w/v％、もしくは約0.7 w/v％の濃度で使用されることが
好ましい。
 
pHは約6.0～約7.8に調整する場合に、ブリンゾラミドの眼科用溶液の最大安定性を保つこ
とが可能となる。この溶液のpHは、塩酸または水酸化ナトリウムで調整され、1キログラ
ム当たり200～400または450ミリオスモール(mOsm/kg)、もしくは240～360ミリオスモール
(mOsm/kg)のオスモラリティを有する。
 
本発明の眼科用組成物におけるキレート剤の例は、好ましくは、エデト酸、エチレンジア
ミン四酢酸(ＥＤＴＡ)、クエン酸、メタリン酸、ピロリン酸、ポリリン酸、リンゴ酸、酒
石酸、フィチン酸、またはそれらの化合物群から選択される少なくとも1種であるが、キ
レート剤はＥＤＴＡから選択するのが好ましい。キレート剤は、組成物の全重量に基づい
て約0.01%～約0.4%の医薬眼科用溶液組成物中で使用するが、組成物の全重量に基づいて
約0.05%～約0.3%の組成物中で使用するのが好ましい。
 
ジエタノールアミン、トリエタノールアミン、水酸化ナトリウム、リン酸緩衝液、ヒスチ
ジン緩衝液、塩酸、クエン酸ナトリウム二水和物、クエン酸および一塩基性リン酸ナトリ
ウムからなる群から選択される緩衝剤が挙げられ、十分な量の医薬用注射組成物に使用さ
れるのが好ましい。
 
眼科用組成物は加えてヒドロキシプロピルメチルセルロース、ヒドロキシプロピルセルロ
ース、カルボマー、ポリビニルアルコール、キシログルカンカラギーナン、またはそれら
の化合物群から選択される粘度増強ポリマーを含有する。
 
本発明は、0.5 w/v%以上、0.95 w/v%以下のブリンゾラミドからなる眼科用水溶液であり
、0 w/v%ヒドロキシプロピル-β-シクロデキストリン、ヒドロキシプロピル-γ-シクロデ
キストリン、スルホブチル-エーテル-β-シクロデキストリンおよびそれらの化合物群か
ら選択されるシクロデキストリン誘導体、約0.2 w/v%～約5.0 w/v%ポリビニルカプロラク
タム-酢酸ビニル-ポリエチレングリコールグラフト共重合体、約0.1 w/v%～約1.0 w/v%塩
化ナトリウムおよび水を含有する1.0 w/v%以上、10.0 w/v%以下のシクロデキストリンお
よび化合群から選択される。
 
本発明の別ケースでは、0.5 w/v%以上、0.95 w/v%以下のブリンゾラミド及び0 w/v%ヒド
ロキシプロピル-β-シクロデキストリン、ヒドロキシプロピル-γ-シクロデキストリン、
スルホブチル-エーテル-β-シクロデキストリンおよびそれらの化合物群から選択される0
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.2 w/v%～約5.0 w/v%ポリビニルカプロラクタム-酢酸ビニル-ポリエチレングリコールグ
ラフト共重合体、約0.1 w/v%～約1.0 w/v%塩化ナトリウムおよび水を含有する1.0 w/v%以
上10.0 w/v%以下のシクロデキストリンと水から構成される眼科用水溶液を提供する。
 
本発明は、約0.75 w/v%のブリンゾラミド溶解溶液、約5.0 w/v%のヒドロキシプロピル-β
-シクロデキストリン、約1.0 w/v%のポリビニルカプロラクタム-酢酸ビニル-ポリエチレ
ングリコールグラフト共重合体、約0.7 w/v%の塩化ナトリウムおよび水から構成される眼
科用水溶液を提供する。
 
本発明の別ケースでは約0.75 w/v%ブリンゾラミド溶解溶液、約5.0 w/v%ヒドロキシプロ
ピル-β-シクロデキストリン、約1.0 w/v%ポリビニルカプロラクタム-酢酸ビニル-ポリエ
チレングリコールグラフト共重合体、約0.7 w/v%塩化ナトリウムおよび水で構成される点
眼用水溶液を提供する。
 
本発明の組成物は、点眼剤として眼球に局所的に使用することが望ましい。点眼用組成物
の液滴サイズは、少なくとも10μl、18μl、23μl、50μl、または最も典型的なサイズの
37μlであるが、60μlを超えることはない。
 
本発明の組成物は、ブローフィルシール(BFS)単回用量ドロッパーおよびAptar（登録商標
）眼科用スクイズディスペンサーのような防腐剤を含まない容器に充填する。
 
以下の例は、本発明の補足説明を行うために記載されるが、本発明の理解および例を提供
するために開示されており、本発明を限定する結果として解釈されるべきではなく、結果
には誤差がある可能性が存在する。 
 
例1～4：
以下の組成の点眼液を調製した。
【表１】

点眼用水溶液は、以下のように調製する。
 
例1及び例2の製剤の製造手順
 
・　清潔で乾燥した容器に精製水の120％バッチサイズを採取し、窒素パージを行う。
・　精製水の80%バッチサイズを適当な製造容器に採取する。
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・　ヒドロキシプロピルβシクロデキストリンの分注量を添加し、10分間撹拌する。
・　ソルプラスの分注量を添加し、15分間攪拌する。
・　上記原液を70℃に加熱する。
・　分注した量のブリンゾラミドを添加し、15分間攪拌する。
・　バルク溶液を室温まで冷却する。
・　グリセリン/塩化ナトリウムを調合し、10分間撹拌する。
・　調合したものにエデト酸二ナトリウム二水和物を加え、10 分間攪拌する。
・　塩酸/水酸化ナトリウムで 7.5 に pH を調節する。
・　精製された水との 100% のバッチ サイズまでの容積を作り、10 分間攪拌する。
・　バルク溶液を0.22μフィルターでろ過する。
・　バルク溶液を適当な容器に充填し、ラベルを貼って保存する。
 
例3及び例4の製剤の製造手順
・　清潔で乾燥した容器に精製水の120％バッチサイズを採取し、窒素パージを行う。
◇　ポリマーフェーズの調製：
・　精製水の30％バッチサイズを適当な製造容器に採取する。
・　粘度向上ポリマーの分注量を加え、ポリマーが湿潤状態になるまで撹拌する。
・　必要に応じて溶液を加熱する。
・　重合体相を精製水で35％バッチサイズになるようにする。
・　重合体相を121℃で15分間オートクレーブ滅菌する。
 
◇　APIフェーズの調製：
・　ステップ1.0の精製水40％バッチサイズを適当な製造容器に採取する。
・　分注した量のヒドロキシプロピルβシクロデキストリンを添加し、10分間撹拌する。
・　分注量のソルプラス（登録商標）を添加し、15分間撹拌する。
・　上記のバルク溶液を70℃に加熱する。
・　分注した量のブリンゾラミドを加え、15分間撹拌する。
・　バルク溶液を室温まで冷却する。
・　グリセリン/塩化ナトリウムの分注量を添加し、10分間撹拌する。
・　分注した量のエデト酸二ナトリウム二水和物を添加し、10分間撹拌する。
・　精製水でAPIフェーズの量が60%のバッチサイズになるように調整する。
・　APIフェーズを0.22μのフィルターでろ過する。
 
◇　ポリマーフェーズとAPIフェーズの混合：
・　ポリマーフェーズにAPIフェーズを添加し、15分間撹拌する。
・　塩酸/水酸化ナトリウム溶液でpHが7.5になるように調整する。
・　精製水で100%バッチサイズになるように容量を調整し、10分間撹拌する。
・　この原液を適当な容器に充填し、ラベルを貼って保存する。
例5～7：
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【表２】

準備プロセス：
1.     精製水120％バッチサイズを清浄で乾燥した容器に入れ、窒素パージを行う。
2.     精製水80％バッチサイズを適当な製造容器に入れる。
3.     ヒドロキシプロピル-β-シクロデキストリンの分注量を加え、10分間撹拌する。
4.     分注した量のソルプラス（登録商標）を添加し、15分間撹拌する。
5.     上記原液を70℃に加熱する。
6.     分注した量のブリンゾラミドを添加し、15分間撹拌する。
7.     バルク溶液を室温に冷却することができます。
8.     塩化ナトリウムを調合し10分間撹拌する。
9.     EDTA二ナトリウムの分注量を加え、10分間撹拌します。
10.   調製したHcl/NaOH溶液を用いて、必要なpHになるように調整する。
11.   ステップ1.0から精製水と10分間撹拌して100％のバッチサイズまでのボリュームを
作る。
12.   バルク溶液を適当な容器に充填し、ラベルを貼って保存する。      
 
例-8：安定性試験
例5、6および7の組成物を40℃ / 75％RHで保存し、特定の間隔で不純物についての試験を
行ったた。例5、6および7の結果をそれぞれ表1、2および3に表示する。
表1
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【表３】

表2

【表４】

表3

【表５】

上記の安定性試験から、約5.0のpHを有する組成物は安定性が低く4.0%以上の不純物を有
するのに対し、約6.8および約7.5のpHを有する組成物は不純物が約2.0%未満で安定するこ
とが示された。
 
例9：前臨床有効性試験
ニュージーランドの白ウサギの眼圧(IOP)治療のため、0.75 w/v%のブリンゾラミド溶液か
らなる例7製剤の有効性についての試験を行うため、1.0 w/v%のアゾプト（登録商標）ブ
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リンゾラミド点眼液との比較を行った。
 
動物を3つのグループに分類し、各グループに5匹ずつ割り付け、G1群の動物を対照群動物
、G2群には例7製剤(ブリンゾラミド点眼液0.75％)を1日1回、G3群の動物には基準製剤(ア
ゾプト（登録商標）-ブリンゾラミド点眼液1％)を1日1回投与した。
 
15匹の雄のニュージーランド白ウサギについて、リバウンドトノメーターを用いた眼圧 (
IOP)測定値をベースラインし、それに基づき各グループに5匹ずつ、3つのグループに均等
に割り付けた。
 
グループ割り付け後、G2群の動物には例7製剤を、G3群の動物にはアゾプト（登録商標）1
.0%ブリンゾラミド点眼液を投与し、0分、0.5時間、1時間、2時間、3時間、4時間、5時間
、6時間、9時間、12時間の各時間にIOP測定を行った。両眼ともに眼圧を測定し、3群全て
の平均眼圧率を表4及び図1に表示する。
 
表4
【表６】

上記の結果から、「ブリンゾラミド点眼液0.75％(例7)」で確認された眼圧低下率は、ア
ゾプト（登録商標）1.0％のブリンゾラミド点眼液での結果と同等であったとの結論を下
すことが可能である。
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