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【手続補正書】
【提出日】平成28年5月13日(2016.5.13)
【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】
　複数の被覆された粒子を含む組成物であって、前記被覆された粒子が、
　固体の医薬品またはその塩を含む芯粒子であって、前記医薬品またはその塩がｐＨ範囲
の間の任意の箇所で２５℃で約１ｍｇ／ｍＬ以下の水溶性を有し、前記医薬品またはその
塩が前記芯粒子の少なくとも約８０重量％を構成する、芯粒子；及び
　前記芯粒子を取り囲む表面改変剤を含むコーティングであって、前記表面改変剤が、親
水性ブロック－疎水性ブロック－親水性ブロックの配置を含むトリブロックコポリマーを
含み、前記疎水性ブロックが少なくとも約２ｋＤａの分子量を有し、前記親水性ブロック
が前記トリブロックコポリマーの少なくとも約１５重量％を構成し、前記疎水性ブロック
が前記芯粒子の表面と会合し、前記親水性ブロックが前記被覆された粒子の表面に存在し
、前記被覆された粒子を親水性にし、前記表面改変剤が前記芯粒子の表面上に少なくとも
約０．００１分子／ｎｍ2の密度で存在する、コーティング、
　を含み、前記被覆された粒子が、粘液中で０．５を超える相対速度を有する、組成物。
【請求項２】
　複数の被覆された粒子を含む組成物を粘液膜に送達することを含む方法であって、前記
被覆された粒子が、
　固体の医薬品またはその塩を含む芯粒子であって、前記医薬品またはその塩がｐＨ範囲
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の間の任意の箇所で２５℃で約１ｍｇ／ｍＬ以下の水溶性を有し、前記医薬品またはその
塩が前記芯粒子の少なくとも約８０重量％を構成する芯粒子；及び
　芯粒子を取り囲む表面改変剤を含むコーティングであって、前記表面改変剤が、親水性
ブロック－疎水性ブロック－親水性ブロックの配置を含むトリブロックコポリマーを含み
、前記疎水性ブロックが少なくとも約２ｋＤａの分子量を有し、前記親水性ブロックが前
記トリブロックコポリマーの少なくとも約１５重量％を構成し、前記疎水性ブロックが、
芯粒子の表面と会合し、前記親水性ブロックが前記被覆された粒子の表面に存在し、前記
被覆された粒子を親水性にし、前記表面改変剤が芯粒子の表面上に少なくとも約０．００
１分子／ｎｍ2の密度で存在する、コーティング、
　を含み、前記被覆された粒子が、粘液中で０．５を超える相対速度を有する、方法。
【請求項３】
　被覆された粒子を形成する方法であって、
　芯粒子を、表面改変剤を含む溶液と組み合わせる工程、ここで前記芯粒子は、２５℃の
溶液中で約１ｍｇ／ｍＬ以下の溶解性を有し、芯粒子のそれぞれの少なくとも約８０重量
％を構成する固形の医薬品またはその塩を含む；
　前記芯粒子を表面改変剤で被覆して、被覆された粒子を形成する工程、ここで前記表面
改変剤は、親水性ブロック－疎水性ブロック－親水性ブロックの配置を含むトリブロック
コポリマーを含み、前記疎水性ブロックが少なくとも約２ｋＤａの分子量を有し、前記親
水性ブロックがトリブロックコポリマーの少なくとも約１５重量％を構成し、前記疎水性
ブロックが、芯粒子の表面と会合し、前記親水性ブロックが、被覆された粒子の表面に存
在し、被覆された粒子を親水性にし、被覆された粒子が、粘液中で０．５を超える相対速
度を有する；
　を含む、方法。
【請求項４】
　表面改変剤が、芯粒子に共有結合で結合している、請求項１に記載の組成物。
【請求項５】
　表面改変剤が、芯粒子に非共有結合で吸着している、請求項１に記載の組成物。
【請求項６】
　表面改変剤が、被覆された粒子の表面上に、１平方ナノメートルにつき、少なくとも約
０．０１分子の密度で存在する、請求項１に記載の組成物。
【請求項７】
　トリブロックコポリマーの親水性ブロックが、トリブロックコポリマーの少なくとも約
３０重量％を構成する、請求項１に記載の組成物。
【請求項８】
　トリブロックコポリマーの疎水性ブロックが、少なくとも約３ｋＤａの分子量を有する
、請求項７に記載の組成物。
【請求項９】
　トリブロックコポリマーが、ポリ（エチレンオキシド）－ポリ（プロピレンオキシド）
－ポリ（エチレンオキシド）またはポリ（エチレングリコール）－ポリ（プロピレンオキ
シド）－ポリ（エチレングリコール）である、請求項８に記載の組成物。
【請求項１０】
　トリブロックコポリマーの親水性ブロックが、ポリ（エチレンオキシド）もしくはポリ
（エチレングリコール）、またはこれらの誘導体を含む、請求項７に記載の組成物。
【請求項１１】
　ポリ（エチレンオキシド）またはポリ（エチレングリコール）ブロックが、少なくとも
約２ｋＤａの分子量を有する、請求項１０に記載の組成物。
【請求項１２】
　トリブロックコポリマーの疎水性ブロックが、ポリ（プロピレンオキシド）である、請
求項１に記載の組成物。
【請求項１３】
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　ポリ（プロピレンオキシド）ブロックが、少なくとも約３ｋＤａの分子量を有する、請
求項１２に記載の組成物。
【請求項１４】
　表面改変剤が、溶液中に少なくとも約０．１（重量／容積）％の濃度で存在する、請求
項１に記載の組成物。
【請求項１５】
　芯粒子のそれぞれが、結晶性医薬品またはその塩を含む、請求項１に記載の組成物。
【請求項１６】
　芯粒子のそれぞれが、非晶性医薬品またはその塩を含む、請求項１に記載の組成物。
【請求項１７】
　芯粒子のそれぞれが、固体医薬品の塩を含む、請求項１に記載の組成物。
【請求項１８】
　医薬品が、治療用薬剤または診断用薬剤の少なくとも１種である、請求項１に記載の組
成物。
【請求項１９】
　医薬品が、小分子、ペプチド、ペプチド模倣体、タンパク質、核酸、または脂質の少な
くとも１種である、請求項１に記載の組成物。
【請求項２０】
　医薬品またはその塩が、２５℃で約０．１ｍｇ／ｍＬ以下の水溶性を有する、請求項１
に記載の組成物。
【請求項２１】
　医薬品が、芯粒子の少なくとも約８５重量％を構成する、請求項１に記載の組成物。
【請求項２２】
　芯粒子が、少なくとも約２０ｎｍかつ約１μｍ以下の平均サイズを有する、請求項１に
記載の組成物。
【請求項２３】
　被覆された粒子が、少なくとも約２０ｎｍかつ約１μｍ以下の平均サイズを有する、請
求項１に記載の組成物。
【請求項２４】
　被覆された粒子が、ヒト子宮頸膣粘液中を、１秒の時間尺度で、粒子が水中を拡散する
拡散係数の１／５００を超える拡散係数で拡散する、請求項１に記載の組成物。
【請求項２５】
　被覆された粒子が、粘液中で０．８を超える相対速度を有する、請求項１に記載の組成
物。
【請求項２６】
　粘液がヒト頸膣部粘液である、請求項１に記載の組成物。
【請求項２７】
　請求項１に記載の組成物および１種または複数の薬学上許容される担体、添加物、およ
び／または希釈剤を含む医薬組成物。
【請求項２８】
　請求項１に記載の組成物を含む、粘液膜に吸入、注射、または局所投与するのに適した
医薬製剤。
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