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【補正方法】変更
【補正の内容】
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【特許請求の範囲】
【請求項１】
　（ａ）（ｉ）ペプチド、ペプチド模倣物、小分子、またはそれらの組み合わせである有
効量の活性医薬成分、（ｉｉ）酸性粒子が水溶性コーティング剤でコーティングされてい
るコーティングされた酸性粒子であり、このコーティングされた酸性粒子の酸であるｐＨ
低下剤、（ｉｉｉ）吸収促進剤、（ｉｖ）２％溶液が２０℃で３，０００ｃＰから１２０
，０００ｃＰの粘度を有するヒドロゲル形成ポリマーを有するフィラー、及び（ｖ）前記
活性医薬成分、前記コーティングされた粒子、前記吸収促進剤、前記フィラー及び０．０
１重量％以下の崩壊剤が混合されている０．０１重量％以下の崩壊剤、を有しているコア
と、
　（ｂ）前記コアを囲む約５ｍｇ／ｃｍ２から約２５ｍｇ／ｃｍ２の腸溶性コーティング
とからなる改良された放出固体経口組成物（ｒｅｌｅａｓｅ　ｓｏｌｉｄ　ｏｒａｌ　ｃ
ｏｍｐｏｓｉｔｉｏｎ）であって、
　前記組成物は、Ｔｌａｇが投与後１．０時間以上で１６時間以下、Ｔｍａｘが投与後（
Ｔｌａｇ＋０．５時間）以上で２０時間以下、の活性薬剤の薬物動態プロファイルをもち
、
　前記組成物が１０ｍＬの０．１Ｍ重炭酸ナトリウム水溶液に加えられれば、溶液のｐＨ
が５．５より高くならないように低下されることを特徴とする放出固体経口組成物。
【請求項２】
　（ａ）（ｉ）ペプチド、ペプチド模倣物、小分子、またはそれらの組み合わせである有
効量の活性医薬成分、（ｉｉ）酸性粒子が水溶性コーティング剤でコーティングされてい
るコーティングされた酸性粒子であり、このコーティングされた酸性粒子の酸であるｐＨ
低下剤、（ｉｉｉ）吸収促進剤、（ｉｖ）２％溶液が２０℃で３，０００ｃＰから１２０
，０００ｃＰの粘度を有するヒドロゲル形成ポリマーを有するフィラーを含有し、前記活
性医薬成分、前記コーティングされた粒子、前記吸収促進剤、及び前記フィラーが混合さ
れており、実質的に崩壊剤を含有しないコアと、
　（ｂ）前記コアを囲む約５ｍｇ／ｃｍ２から約２５ｍｇ／ｃｍ２の腸溶性コーティング
とからなる改良された放出固体経口組成物（ｒｅｌｅａｓｅ　ｓｏｌｉｄ　ｏｒａｌ　ｃ
ｏｍｐｏｓｉｔｉｏｎ）であって、
　前記組成物は、Ｔｌａｇが投与後１．０時間以上で１６時間以下、Ｔｍａｘが投与後（
Ｔｌａｇ＋０．５時間）以上で２０時間以下、の活性薬剤の薬物動態プロファイルをもち
、
　前記組成物が１０ｍＬの０．１Ｍ重炭酸ナトリウム水溶液に加えられれば、溶液のｐＨ
が５．５より高くならないように低下されることを特徴とする放出固体経口組成物。
【請求項３】
　さらに、前記腸溶性コーティングの下に水溶性バリヤ層を有することを特徴とする請求
項１又は２に記載の放出固体経口組成物。
【請求項４】
　前記吸収促進剤が、約１．０ｍＭから約４０ｍＭの臨界ミセル濃度を有することを特徴
とする請求項１又は２に記載の放出固体経口組成物。
【請求項５】
　前記フィラーが、微結晶性セルロース、ヒドロキシプロピルセルロース、ヒドロキシプ
ロピルメチルセルロース、キトサン、またはそれらの組み合わせであることを特徴とする
請求項１又は２に記載の放出固体経口組成物。
【請求項６】
　前記吸収促進剤が、カチオン性界面活性剤、アニオン性界面活性剤、またはそれらの組
み合わせであることを特徴とする請求項１又は２に記載の放出固体経口組成物。
【請求項７】
　前記ｐＨ低下剤が、クエン酸、酒石酸、またはそれらの組み合わせであることを特徴と
する請求項１又は２に記載の放出固体経口組成物。
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【請求項８】
　約５０ｍｇから約５００ｍｇのクエン酸を有することを特徴とする請求項１又は２に記
載の放出固体経口組成物。
【請求項９】
　前記ペプチドが、リュープロリド、インスリン、バソプレッシン、カルシトニン、カル
シトニン遺伝子関連ペプチド、副甲状腺ホルモン、デスモプレシン、ゴナドトロピン放出
ホルモン（ＧｎＲＨ）、黄体形成ホルモン放出因子、エリスロポイエチン、組織プラスミ
ノーゲン活性化因子、ヒト成長ホルモン、副腎皮質刺激ホルモン、インターロイキン、エ
ンケファリン、グルカゴン様ペプチド－１、デスモプレシン、２，６－ジメチルチロシン
－Ｄ－アルギニン－フェニルアラニン－リシンアミド、およびそれらの類似体のうちの１
つであることを特徴とする請求項１又は２に記載の放出固体経口組成物。
【請求項１０】
　前記小分子が、ＢＣＳクラスＩＩ、ＢＣＳクラスＩＩＩまたはＢＣＳクラスＩＶとして
分類されることを特徴とする請求項１又は２に記載の放出固体経口組成物。
【請求項１１】
　前記小分子が、チゲサイクリン、ザナミビル、カナマイシン、トブラマイシン、および
フェノフィブレートのうちの１つであることを特徴とする請求項１又は２に記載の放出固
体経口組成物。
【請求項１２】
　前記水溶性バリヤ層が、約６重量％から約１５重量％の量であることを特徴とする請求
項３に記載の放出固体経口組成物。
【請求項１３】
　前記薬物動態プロファイルが、医薬活性成分の空腸、回腸、または空腸と回腸への放出
をターゲットとすることを特徴とする請求項１又は２に記載の放出固体経口組成物。
【請求項１４】
　前記組成物が、投与後、胃、十二指腸、または胃と十二指腸において活性医薬成分を実
質的に放出しないように設計されることを特徴とする請求項１又は２に記載の放出固体経
口組成物。
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