
JP 2004-521111 A5 2005.10.27

【 公 報 種 別 】 特 許 法 第 １ ７ 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 17年 10月 27日 (2005.10.27)
　
【 公 表 番 号 】 特 表 2004-521111(P2004-521111A)
【 公 表 日 】 平 成 16年 7月 15日 (2004.7.15)
【 年 通 号 数 】 公 開 ・ 登 録 公 報 2004-027
【 出 願 番 号 】 特 願 2002-559004(P2002-559004)
【 国 際 特 許 分 類 第 ７ 版 】
   Ａ ６ １ Ｋ   31/445  
   Ａ ６ １ Ｋ    9/10   
   Ａ ６ １ Ｋ    9/14   
   Ａ ６ １ Ｋ    9/50   
   Ａ ６ １ Ｋ   31/573  
   Ａ ６ １ Ｋ   47/28   
   Ａ ６ １ Ｋ   47/34   
   Ａ ６ １ Ｋ   47/36   
   Ａ ６ １ Ｋ   47/42   
   Ａ ６ １ Ｐ   23/00   
   Ａ ６ １ Ｐ   29/00   
   Ａ ６ １ Ｐ   43/00   
【 Ｆ Ｉ 】
   Ａ ６ １ Ｋ   31/445         
   Ａ ６ １ Ｋ    9/10          
   Ａ ６ １ Ｋ    9/14          
   Ａ ６ １ Ｋ    9/50          
   Ａ ６ １ Ｋ   31/573         
   Ａ ６ １ Ｋ   47/28          
   Ａ ６ １ Ｋ   47/34          
   Ａ ６ １ Ｋ   47/36          
   Ａ ６ １ Ｋ   47/42          
   Ａ ６ １ Ｐ   23/00          
   Ａ ６ １ Ｐ   29/00          
   Ａ ６ １ Ｐ   43/00    １ １ １
　
【 手 続 補 正 書 】
【 提 出 日 】 平 成 16年 3月 15日 (2004.3.15)
【 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 】
　 ブ ピ バ カ イ ン 遊 離 塩 基 と 、 遊 離 カ ル ボ ン 酸 末 端 基 を 有 す る 乳 酸 と グ リ コ ー ル 酸 の ６ ５ ：
３ ５ Ｄ Ｌ コ ポ リ マ ー を 含 む 生 体 適 合 性 で 生 分 解 性 の ポ リ マ ー と を 含 有 す る 、 多 数 の 放 出 制
御 型 マ イ ク ロ ス フ ェ ア を 含 む 製 薬 的 製 剤 で あ っ て 、 該 コ ポ リ マ ー が 約 ４ ０ ｋ Ｄ ａ ～ 約 １ ２
０ ｋ Ｄ ａ の 分 子 量 を 有 し 、 該 マ イ ク ロ ス フ ェ ア が 約 ６ ０ 重 量 ％ ～ 約 ８ ５ 重 量 ％ の ブ ピ バ カ
イ ン 遊 離 塩 基 を 含 み 、 該 マ イ ク ロ ス フ ェ ア が 非 経 口 投 与 用 の 製 薬 上 許 容 可 能 な 媒 体 中 に 含
ま れ て お り 、 そ の 結 果 、 該 製 剤 が 約 ２ ． ２ ５ ｍ ｇ ／ ｍ ｌ ～ 約 ３ ６ ． ０ ｍ ｇ ／ ｍ ｌ の 濃 度 の



ブ ピ バ カ イ ン 遊 離 塩 基 を 有 し 、 投 与 前 に 総 量 約 ４ ５ ｍ ｇ か ら 約 ３ ６ ０ ｍ ｇ の ブ ピ バ カ イ ン
遊 離 塩 基 を 含 む 、 製 薬 的 製 剤 。
【 請 求 項 ２ 】
　 ブ ピ バ カ イ ン 遊 離 塩 基 と 、 遊 離 カ ル ボ ン 酸 末 端 基 を 有 す る 乳 酸 と グ リ コ ー ル 酸 の ６ ５ ：
３ ５ Ｄ Ｌ コ ポ リ マ ー を 含 む 生 体 適 合 性 で 生 分 解 性 の ポ リ マ ー と を 含 有 す る 、 多 数 の 放 出 制
御 型 マ イ ク ロ ス フ ェ ア を 含 ん で お り 、 非 経 口 投 与 用 の 製 薬 上 許 容 可 能 な 媒 体 で 復 元 す る と
、 ヒ ト へ の 非 経 口 投 与 に 適 し た １ 単 位 量 の 製 薬 的 製 剤 で あ っ て 、 該 コ ポ リ マ ー が 約 ４ ０ ｋ
Ｄ ａ ～ 約 １ ２ ０ ｋ Ｄ ａ の 分 子 量 を 有 し 、 該 マ イ ク ロ ス フ ェ ア が 約 ６ ０ 重 量 ％ ～ 約 ８ ５ 重 量
％ の ブ ピ バ カ イ ン 遊 離 塩 基 を 含 み 、 該 マ イ ク ロ ス フ ェ ア が 投 与 前 に 、 総 量 約 ４ ５ ｍ ｇ か ら
約 ３ ６ ０ ｍ ｇ の ブ ピ バ カ イ ン 遊 離 塩 基 を 含 む 、 １ 単 位 量 の 製 薬 的 製 剤 。
【 請 求 項 ３ 】
　 ポ リ マ ー の 分 子 量 が 約 ４ ０ ｋ Ｄ ａ で あ る 、 請 求 項 １ ま た は ２ の 製 剤 。
【 請 求 項 ４ 】
　 ポ リ マ ー の 分 子 量 が 約 １ ２ ０ ｋ Ｄ ａ で あ る 、 請 求 項 １ ま た は ２ の 製 剤 。
【 請 求 項 ５ 】
　 ポ リ マ ー が 約 ０ ． ２ ５ ～ 約 ０ ． ４ ２ ｄ Ｌ ／ ｇ の 粘 度 を 有 す る 、 請 求 項 １ ま た は ２ の 製 剤
。
【 請 求 項 ６ 】
　 該 製 剤 中 に デ キ サ メ タ ゾ ン を さ ら に 約 ２ ． ５ ｍ ｃ ｇ ／ ｍ ｌ ～ 約 １ ０ ． ０ ｍ ｃ ｇ ／ ｍ ｌ の
濃 度 で 含 む 、 請 求 項 １ の 製 剤 。
【 請 求 項 ７ 】
　 ヒ ト の 投 与 部 位 に お け る 局 所 鎮 痛 、 局 所 麻 酔 ま た は 神 経 遮 断 が 初 回 投 与 後 約 ２ 時 間 未 満
で 生 じ 、 局 所 鎮 痛 、 局 所 麻 酔 ま た は 神 経 遮 断 が 初 回 投 与 後 少 な く と も １ 日 間 持 続 す る に 有
効 な 、 生 体 適 合 性 で 生 分 解 性 の 担 体 お よ び ブ ピ バ カ イ ン も し く は 製 薬 上 許 容 可 能 な そ の 塩
を 含 む 、 １ 単 位 量 の マ イ ク ロ ス フ ェ ア を 含 む 製 薬 的 製 剤 で あ っ て 、 微 小 透 析 に よ り 測 定 し
た 該 部 位 の 組 織 中 の ブ ピ バ カ イ ン の Ｃ ｍ ａ ｘ を 平 均 値 と し て 、 約 ３ ５ ， ０ ０ ０ ｎ ｇ ／ ｍ ｌ
か ら 該 部 位 に お け る 毒 性 濃 度 よ り 低 い 濃 度 ま で 調 製 し 、 投 与 部 位 に お け る 局 所 麻 酔 薬 の レ
ベ ル が 全 身 の 血 漿 中 に 吸 収 さ れ た 該 局 所 麻 酔 薬 の レ ベ ル の 少 な く と も １ ５ ０ 倍 で あ る 、 製
薬 的 製 剤 。
【 請 求 項 ８ 】
　 該 マ イ ク ロ ス フ ェ ア が さ ら に 、 増 強 剤 を 含 ま な い 製 剤 の 投 与 に よ り 得 ら れ る 時 間 よ り 長
い 時 間 、 ブ ピ バ カ イ ン の 効 果 を 長 期 化 す る に 有 効 な 量 の デ キ サ メ タ ゾ ン も し く は 製 薬 上 許
容 可 能 な そ の 塩 を 含 み 、 そ の 結 果 、 局 所 鎮 痛 、 麻 酔 、 ま た は 神 経 遮 断 が 、 初 回 投 与 後 少 な
く と も ２ 日 間 持 続 す る 製 剤 で あ っ て 、 該 製 剤 が 微 小 透 析 に よ り 測 定 し た 該 部 位 の 組 織 中 の
デ キ サ メ タ ゾ ン の Ｃ ｍ ａ ｘ を 平 均 値 と し て 、 約 ４ ５ ｎ ｇ ／ ｍ ｌ か ら 該 部 位 に お け る 毒 性 濃
度 よ り 低 い 濃 度 を も た ら し 、 投 与 部 位 に お け る 増 強 剤 の レ ベ ル が 全 身 の 血 漿 中 に 吸 収 さ れ
た 該 局 所 麻 酔 薬 の レ ベ ル の 少 な く と も ２ ５ ０ 倍 で あ る 、 請 求 項 ７ の 記 載 の 方 法 の 製 剤 。
【 請 求 項 ９ 】
　 ヒ ト の 投 与 部 位 に お け る 局 所 鎮 痛 、 局 所 麻 酔 ま た は 神 経 遮 断 が 初 回 投 与 後 約 ２ 時 間 未 満
に 生 じ 、 局 所 鎮 痛 、 局 所 麻 酔 ま た は 神 経 遮 断 が 初 回 投 与 後 少 な く と も 約 １ 日 間 持 続 す る に
有 効 な 、 生 体 適 合 性 で 生 分 解 性 の 担 体 お よ び ブ ピ バ カ イ ン も し く は 製 薬 上 許 容 可 能 な そ の
塩 を 含 む １ 単 位 量 の マ イ ク ロ ス フ ェ ア を 含 む 、 製 薬 的 製 剤 で あ っ て 、 該 製 剤 で は 、 該 部 位
の 組 織 中 の ブ ピ バ カ イ ン の Ｔ ｍ ａ ｘ の 平 均 値 が 初 回 投 与 の 約 １ ０ 時 間 後 か ら 約 ４ ５ 時 間 後
ま で の 時 点 に 存 在 す る 、 製 薬 的 製 剤 。
【 請 求 項 １ ０ 】
　 該 マ イ ク ロ ス フ ェ ア が さ ら に 、 デ キ サ メ タ ゾ ン を 含 ま な い 製 剤 の 投 与 に よ り 得 ら れ る 時
間 よ り 長 い 時 間 、 ブ ピ バ カ イ ン の 効 果 を 長 期 化 す る に 有 効 な 量 の デ キ サ メ タ ゾ ン も し く は
製 薬 上 許 容 可 能 な そ の 塩 を 含 み 、 そ の 結 果 、 局 所 鎮 痛 、 麻 酔 、 ま た は 神 経 遮 断 が 、 初 回 投
与 後 少 な く と も 約 ２ 日 間 持 続 す る よ う な 製 剤 で あ っ て 、 該 製 剤 で は 該 部 位 の 組 織 中 の デ キ
サ メ タ ゾ ン Ｔ ｍ ａ ｘ の 平 均 値 が 、 初 回 投 与 の 約 ５ 時 間 後 ～ 約 ４ ０ 時 間 後 ま で の 時 点 に 存 在
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す る 、 請 求 項 ９ の 製 剤 。
【 請 求 項 １ １ 】
　 ブ ピ バ カ イ ン 遊 離 塩 基 と 、 遊 離 カ ル ボ ン 酸 末 端 基 を 有 す る 乳 酸 と グ リ コ ー ル 酸 の ６ ５ ：
３ ５ Ｄ Ｌ コ ポ リ マ ー を 含 む 生 体 適 合 性 で 生 分 解 性 の ポ リ マ ー と を 含 有 す る 、 多 数 の 放 出 制
御 型 マ イ ク ロ ス フ ェ ア を 含 む 製 剤 を 、 ヒ ト の 部 位 に 投 与 す る こ と を 含 む 、 ヒ ト に 局 所 鎮 痛
、 局 所 麻 酔 、 ま た は 神 経 遮 断 を も た ら す 方 法 で あ っ て 、 該 コ ポ リ マ ー の 分 子 量 は 約 ４ ０ ｋ
Ｄ ａ ～ 約 １ ２ ０ ｋ Ｄ ａ で あ り 、 該 マ イ ク ロ ス フ ェ ア は 約 ６ ０ 重 量 ％ ～ 約 ８ ５ 重 量 ％ の ブ ピ
バ カ イ ン 遊 離 塩 基 を 含 み 、 該 マ イ ク ロ ス フ ェ ア は 非 経 口 投 与 用 の 製 薬 上 許 容 可 能 な 媒 体 中
に 含 ま れ 、 該 製 剤 は 約 ２ ． ２ ５ ｍ ｇ ／ ｍ ｌ ～ 約 ３ ６ ． ０ ｍ ｇ ／ ｍ ｌ の 濃 度 の ブ ピ バ カ イ ン
遊 離 塩 基 を 有 し 、 該 製 剤 が 投 与 前 に は 、 総 量 約 ４ ５ ｍ ｇ か ら 約 ３ ６ ０ ｍ ｇ の ブ ピ バ カ イ ン
遊 離 塩 基 を 含 ん で お り 、 そ の 結 果 、 該 製 剤 が 投 与 部 位 に お い て 初 回 投 与 後 約 ２ 時 間 未 満 で
局 所 鎮 痛 、 局 所 麻 酔 ま た は 神 経 遮 断 を も た ら し 、 初 回 投 与 後 少 な く と も 約 １ 日 間 局 所 鎮 痛
、 局 所 麻 酔 ま た は 神 経 遮 断 が 持 続 す る よ う な 方 法 。
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