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【特許請求の範囲】
【請求項１】
　患者に医薬活性化合物を投与する方法であって、
（a）医薬活性化合物と、500 Da～10,000,000 Daであるタンパク質または加水分解された
タンパク質とを含む粉末化組成物を用意する工程；
（b）前記粉末化組成物と、液体または半固体とを混合して、前記タンパク質または加水
分解されたタンパク質が前記医薬活性化合物に結合した安定な溶液または分散物を形成さ
せる工程；および
（c）前記溶液または分散物を前記患者に経口投与する工程、
を含む、前記方法。
【請求項２】
　前記医薬活性化合物と前記タンパク質または加水分解されたタンパク質とが、1:1～1:1
,000の比率で存在し；または前記組成物が、1％～30％（w/w)の前記医薬活性化合物と、9
0％～99％（w/w)の前記タンパク質または加水分解されたタンパク質とを含む、請求項１
に記載の方法。
【請求項３】
　前記タンパク質または加水分解されたタンパク質が、500 Da～1,000,000 Daである、請
求項２に記載の方法。
【請求項４】
　前記組成物が変性しているか、または部分的に変性している、請求項１に記載の方法。
【請求項５】
　前記粉末のサイズが、1～100メッシュである、請求項１に記載の方法。
【請求項６】
　前記液体が水または水溶液である、請求項１に記載の方法。
【請求項７】
　分散物の粘度が1 cP～450 cP、または50,000 cP～200,000 cPである、請求項１に記載
の方法。
【請求項８】
　前記医薬活性化合物が500 Da未満である、請求項１に記載の方法。
【請求項９】
　前記医薬活性化合物が、5-HT1A受容体アゴニスト、5-HT2受容体アンタゴニスト、α-ア
ドレナリン受容体アゴニスト、α-アドレナリン受容体アンタゴニスト、β-アドレナリン
受容体アゴニスト、β-アドレナリン受容体アンタゴニスト、アセチルコリンエステラー
ゼ阻害剤、麻酔剤、アンジオテンシン受容体アンタゴニスト、アンジオテンシン変換酵素
阻害剤、抗生物質、抗コリン剤、抗凝固剤、抗痙攣剤、抗鬱剤、抗糖尿病剤、抗真菌剤、
抗炎症剤、抗ヒスタミン剤、抗精神病剤、抗血小板剤、抗ウイルス剤、抗不安剤、コレス
テロール低下剤、ドーパミンアゴニスト、ドーパミンアンタゴニスト、エイコサノイド阻
害剤、糖質コルチコイド、イオンチャンネル遮断剤、モノアミンオキシダーゼB阻害剤、N
-メチルd-アスパラギン酸受容体アンタゴニスト、ノルエピネフリン再取込み阻害剤、プ
ロスタグランジン、プロトンポンプ阻害剤、レニンアンタゴニスト、セロトニン作動薬、
ステロイド性抗炎症剤、三環系抗鬱剤、トロンボキサンA2アゴニスト、トリプタン、血管
拡張剤、または栄養補給食品のうちの1種以上である、請求項１に記載の方法。
【請求項１０】
　前記タンパク質または加水分解されたタンパク質が、ゼラチン、カゼイン、乳清タンパ
ク質、アルブミン、または大豆タンパク質のうちの1種以上である、請求項１に記載の方
法。
【請求項１１】
　前記ゼラチンが、A型ゼラチンおよびB型ゼラチンからなる群より選択され；前記乳清タ
ンパク質が、α-ラクトアルブミン、β-ラクトグロブリン、ウシ血清アルブミン、グリコ
マクロペプチド、免疫グロブリン、ラクトフェリン、およびラクトペルオキシダーゼから
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なる群より選択され；前記アルブミンが、ウシ血清アルブミンおよびヒト血清アルブミン
からなる群より選択され；または前記大豆タンパク質が、β-コングリシニンおよびグリ
シニンからなる群より選択される、請求項１０に記載の方法。
【請求項１２】
　前記タンパク質または加水分解されたタンパク質が、70％～95％（w/w)の乳清タンパク
質または80％～95％（w/w)のカゼインを含む、請求項１０に記載の方法。
【請求項１３】
　前記組成物が、吸収促進剤、抗菌剤、酸化防止剤、緩衝剤、着色料、分散剤、香料、保
存剤、可溶化剤、安定化剤、界面活性剤、甘味料、矯味剤、粘度制御剤、およびビタミン
からなる群より選択される1種以上の薬剤をさらに含む、請求項１に記載の方法。
【請求項１４】
　前記吸収促進剤が、キトサン、A型ゼラチン、およびB型ゼラチンからなる群より選択さ
れ；前記抗菌剤が、メチルパラベン、プロピルパラベン、安息香酸ナトリウム、安息香酸
プロピル、ソルビン酸ナトリウム、ソルビン酸カリウム、およびソルビン酸カルシウムか
らなる群より選択され；前記緩衝剤の量が、6～8、または6.8～7.2のpHを有する分散物を
もたらし；前記緩衝剤が、クエン酸、リンゴ酸、酒石酸、リン酸、およびその製薬上許容
し得る塩からなる群より選択され；前記分散剤が、ポリビニルピロリジン、アルキルヒド
ロキシセルロース、デキストリン、シクロデキストリン、およびポリヒドロキシアルコー
ルからなる群より選択され；前記保存剤が、エチレンジアミン四酢酸および4-ヒドロキシ
安息香酸エステルからなる群より選択され；前記可溶化剤が、200 Da～1000 Daのポリエ
チレングリコール、ソルビトール、グリコールポリオール、およびジプロピレングリコー
ルポリエチレンからなる群より選択され；前記安定化剤が、グリセリン、ペンタエリスリ
トール、およびアルギン酸ナトリウムからなる群より選択され；前記界面活性剤が、ポリ
オキシグリセリド、カプリレート、ラウレート、オレエート、モノエチルエーテル、ソル
ビタンに基づく非イオン性界面活性剤、ポリオキシエチレンソルビタンに基づく界面活性
剤、乳化剤ブレンド、およびコハク酸トコフェロールポリエチレングリコール1000からな
る群より選択され；前記甘味料が、L-アスパルチルフェニルアラニンメチルエステル、ス
テビアサッカリン塩、シクラミン酸塩、アセフルファム-K、アスパルテーム、スクラロー
ス、グリチルリチン酸塩、グルコース、キシロース、リボース、マンノース、フルクトー
ス、デキストロース、ソルビトール、マンニトール、チミジン、およびモネリンからなる
群より選択され；前記矯味剤が、アルギン酸ナトリウム、キサンタンガム、カラゲナン、
ヒドロキシプロピルメチルセルロース、メチルセルロース、微結晶性セルロース、または
カルボキシメチルセルロースナトリウムからなる群より選択され；または前記粘度制御剤
が、ゼラチン、アルギン酸、アガロース、寒天、カラゲナン、キサンタンガム、ローカス
トビーンガム、グアーガム、トラガカント、カラヤゴム、天然ゴム、メチルセルロース、
グルコマンナン、ガラクトマンナン、およびグラマンからなる群より選択される、請求項
１３に記載の方法。
【請求項１５】
　医薬活性化合物、および500 kDaより大きいタンパク質または加水分解されたタンパク
質を含む粉末化組成物であって、液体または半固体と混合した場合、該タンパク質または
加水分解されたタンパク質が前記医薬活性化合物に結合した、経口投与にとって好適な安
定な溶液または分散物を形成し、経口投与用に製剤化されている、前記組成物。
【請求項１６】
　前記医薬活性化合物と前記タンパク質または加水分解されたタンパク質とが、1:1～1:1
000の比率で存在し；または前記組成物が、1％～30％（w/w)の医薬活性化合物と、90％～
99％（w/w)のタンパク質または加水分解されたタンパク質とを含む、請求項１５に記載の
組成物。
【請求項１７】
　前記組成物が変性しているか、または部分的に変性している、請求項１５に記載の組成
物。
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【請求項１８】
　前記粉末のサイズが1～100メッシュである、請求項１５に記載の組成物。
【請求項１９】
　前記液体が水または水溶液である、請求項１５に記載の組成物。
【請求項２０】
　前記分散物の粘度が1～450 cP、または50,000 cP～200,000 cPである、請求項１５に記
載の組成物。
【請求項２１】
　前記医薬活性化合物が500 Daより大きい、請求項１５に記載の組成物。
【請求項２２】
　前記医薬活性化合物が、5-HT1A受容体アゴニスト、5-HT2受容体アンタゴニスト、α-ア
ドレナリン受容体アゴニスト、α-アドレナリン受容体アンタゴニスト、β-アドレナリン
受容体アゴニスト、β-アドレナリン受容体アンタゴニスト、アセチルコリンエステラー
ゼ阻害剤、麻酔剤、アンジオテンシン受容体アンタゴニスト、アンジオテンシン変換酵素
阻害剤、抗生物質、抗コリン剤、抗凝固剤、抗痙攣剤、抗鬱剤、抗糖尿病剤、抗真菌剤、
抗炎症剤、抗ヒスタミン剤、抗精神病剤、抗血小板剤、抗ウイルス剤、抗不安剤、コレス
テロール低下剤、ドーパミンアゴニスト、ドーパミンアンタゴニスト、エイコサノイド阻
害剤、糖質コルチコイド、イオンチャンネル遮断剤、モノアミンオキシダーゼB阻害剤、N
-メチルd-アスパラギン酸受容体アンタゴニスト、ノルエピネフリン再取込み阻害剤、プ
ロスタグランジン、プロトンポンプ阻害剤、レニンアンタゴニスト、セロトニン作動薬、
ステロイド性抗炎症剤、三環系抗鬱剤、トロンボキサンA2アゴニスト、トリプタン、血管
拡張剤、または栄養補給食品のうちの1種以上である、請求項１５に記載の組成物。
【請求項２３】
　前記タンパク質または加水分解されたタンパク質が、ゼラチン、カゼイン、乳清タンパ
ク質、アルブミン、または大豆タンパク質のうちの1種以上である、請求項１５に記載の
組成物。
【請求項２４】
　前記ゼラチンが、A型ゼラチンおよびB型ゼラチンからなる群より選択され；前記乳清タ
ンパク質が、α-ラクトアルブミン、β-ラクトグロブリン、ウシ血清アルブミン、グリコ
マクロペプチド、免疫グロブリン、ラクトフェリン、およびラクトペルオキシダーゼから
なる群より選択され；前記アルブミンが、ウシ血清アルブミンおよびヒト血清アルブミン
からなる群より選択され；または前記大豆タンパク質が、β-コングリシニンおよびグリ
シニンからなる群より選択される、請求項２３に記載の組成物。
【請求項２５】
　前記タンパク質または加水分解されたタンパク質が、70％～95％（w/w)の乳清タンパク
質または80％～95％（w/w)のカゼインを含む、請求項２３に記載の組成物。
【請求項２６】
　吸収促進剤、抗菌剤、酸化防止剤、緩衝剤、着色料、分散剤、香料、保存剤、可溶化剤
、安定化剤、界面活性剤、甘味料、矯味剤、粘度制御剤、およびビタミンからなる群より
選択される1種以上の薬剤をさらに含む、請求項１５に記載の組成物。
【請求項２７】
　前記吸収促進剤が、キトサン、A型ゼラチン、およびB型ゼラチンからなる群より選択さ
れ；前記抗菌剤が、メチルパラベン、プロピルパラベン、安息香酸ナトリウム、安息香酸
プロピル、ソルビン酸ナトリウム、ソルビン酸カリウム、およびソルビン酸カルシウムか
らなる群より選択され；前記緩衝剤の量が、6～8、または6.8～7.2のpHを有する分散物を
もたらし；前記緩衝剤が、クエン酸、リンゴ酸、酒石酸、リン酸、およびその製薬上許容
し得る塩からなる群より選択され；前記分散剤が、ポリビニルピロリジン、アルキルヒド
ロキシセルロース、デキストリン、シクロデキストリン、およびポリヒドロキシアルコー
ルからなる群より選択され；前記保存剤が、エチレンジアミン四酢酸および4-ヒドロキシ
安息香酸エステルからなる群より選択され；前記可溶化剤が、200 Da～1000 Daのポリエ
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チレングリコール、ソルビトール、グリコールポリオール、およびジプロピレングリコー
ルポリエチレンからなる群より選択され；前記安定化剤が、グリセリン、ペンタエリスリ
トール、およびアルギン酸ナトリウムからなる群より選択され；前記界面活性剤が、ポリ
オキシグリセリド、カプリレート、ラウレート、オレエート、モノエチルエーテル、ソル
ビタンに基づく非イオン性界面活性剤、ポリオキシエチレンソルビタンに基づく界面活性
剤、乳化剤ブレンド、およびコハク酸トコフェロールポリエチレングリコール1000からな
る群より選択され；前記甘味料が、L-アスパルチルフェニルアラニンメチルエステル、ス
テビアサッカリン塩、シクラミン酸塩、アセフルファム-K、アスパルテーム、スクラロー
ス、グリチルリチン酸塩、グルコース、キシロース、リボース、マンノース、フルクトー
ス、デキストロース、ソルビトール、マンニトール、チミジン、およびモネリンからなる
群より選択され；前記矯味剤が、アルギン酸ナトリウム、キサンタンガム、カラゲナン、
ヒドロキシプロピルメチルセルロース、メチルセルロース、微結晶性セルロース、および
カルボキシメチルセルロースナトリウムからなる群より選択され；または前記粘度制御剤
が、ゼラチン、アルギン酸、アガロース、寒天、カラゲナン、キサンタンガム、ローカス
トビーンガム、グアーガム、トラガカント、カラヤゴム、天然ゴム、メチルセルロース、
グルコマンナン、ガラクトマンナン、およびグラマンからなる群より選択される、請求項
２６に記載の組成物。
【請求項２８】
　請求項１５～２７のいずれか１項に記載の粉末化組成物と、液体または半固体とを混合
することにより調製された、経口投与用の液体または半固体製剤。
【請求項２９】
　前記液体が水溶液であり；且つ/またはpHが6～8、もしくは6.8～7.2である、請求項２
８に記載の液体製剤。
【請求項３０】
　粘度が1 cP～450 cP、または50,000 cP～200,000 cPである、請求項２８に記載の液体
製剤。
【請求項３１】
　経口投与用に製剤化された粉末化組成物を調製するための方法であって、
　10℃～50℃の範囲の第1の温度で水溶液中にタンパク質または加水分解されたタンパク
質を分散させて、タンパク質混合物を形成させること；
　前記タンパク質混合物に有効量の医薬活性化合物を添加すること；
　前記化合物を前記タンパク質混合物に添加する前または後に、該タンパク質混合物を23
℃～60℃の範囲の第2の温度に加熱すること、ここで前記タンパク質または加水分解され
たタンパク質の量が前記化合物の有効量を超えている；
　前記混合物を5℃～23℃の範囲の第3の温度に冷却すること；および
　前記水溶液から前記混合物を分離して、前記粉末化組成物を取得すること、
を含む、前記方法。
【請求項３２】
　前記タンパク質または加水分解されたタンパク質が、ゼラチン、カゼイン、乳清タンパ
ク質、アルブミン、または大豆タンパク質のうちの1種以上である、請求項３１に記載の
方法。
【請求項３３】
　前記水溶液が水またはバッファーであり；且つ/または該バッファーが6～8のpHを有す
る、請求項３１に記載の方法。
【請求項３４】
　前記水溶液が、吸収促進剤、抗菌剤、酸化防止剤、緩衝剤、着色料、分散剤、香料、保
存剤、可溶化剤、安定化剤、界面活性剤、甘味料、矯味剤、粘度制御剤、およびビタミン
からなる群より選択される1種以上の薬剤をさらに含む、請求項３１に記載の方法。
【請求項３５】
　前記第1の温度範囲が20℃～25℃であり；前記第2の温度範囲が25℃～37℃であり；且つ
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/または前記第3の温度範囲が23℃～37℃である、請求項３１に記載の方法。
【請求項３６】
　溶液または分散物を形成するための、
　（a）液体と混合させて、患者への経口投与にとって好適な安定な溶液または分散物を
形成することができる粉末化組成物であって、
　　i. 1％～30％（w/w）の医薬活性化合物および
　　ii. 70％～99％（w/w）の500 kDaより大きいタンパク質または加水分解されたタンパ
ク質、
を含み、前記化合物が前記タンパク質に結合した、前記組成物；
　（b）液体；ならびに
　（c）前記粉末化組成物と前記液体との混合に関する説明書と、
　（d）前記溶液または分散物を患者に経口投与するための説明書
とを含むキット。
【請求項３７】
　前記粉末化組成物が、5-HT1A受容体アゴニスト、5-HT2受容体アンタゴニスト、α-アド
レナリン受容体アゴニスト、α-アドレナリン受容体アンタゴニスト、β-アドレナリン受
容体アゴニスト、β-アドレナリン受容体アンタゴニスト、アセチルコリンエステラーゼ
阻害剤、麻酔剤、アンジオテンシン受容体アンタゴニスト、アンジオテンシン変換酵素阻
害剤、抗生物質、抗コリン剤、抗凝固剤、抗痙攣剤、抗鬱剤、抗糖尿病剤、抗真菌剤、抗
炎症剤、抗ヒスタミン剤、抗精神病剤、抗血小板剤、抗ウイルス剤、抗不安剤、コレステ
ロール低下剤、ドーパミンアゴニスト、ドーパミンアンタゴニスト、エイコサノイド阻害
剤、糖質コルチコイド、イオンチャンネル遮断剤、モノアミンオキシダーゼB阻害剤、N-
メチルd-アスパラギン酸受容体アンタゴニスト、ノルエピネフリン再取込み阻害剤、プロ
スタグランジン、プロトンポンプ阻害剤、レニンアンタゴニスト、セロトニン作動薬、ス
テロイド性抗炎症剤、三環系抗鬱剤、トロンボキサンA2アゴニスト、トリプタン、血管拡
張剤、または栄養補給食品からなる群より選択される医薬活性化合物を含み；または前記
粉末化組成物が、ゼラチン、カゼイン、乳清タンパク質、アルブミン、および大豆タンパ
ク質からなる群より選択されるタンパク質または加水分解されたタンパク質を含む、請求
項３６に記載のキット。
【請求項３８】
　前記液体が、吸収促進剤、抗菌剤、酸化防止剤、緩衝剤、着色料、分散剤、香料、保存
剤、可溶化剤、安定化剤、界面活性剤、甘味料、矯味剤、粘度制御剤、およびビタミンか
らなる群より選択される1種以上の薬剤を含む、請求項３６に記載のキット。
【請求項３９】
　前記分散物の粘度が1 cP～200,000 cPである、請求項１に記載の方法。
【請求項４０】
　前記分散物の粘度が1 cP～200,000 cPである、請求項１５に記載の組成物。
【請求項４１】
　前記分散物の粘度が1 cP～200,000 cPである、請求項２８に記載の製剤。
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