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(54) 연속 방출성 약학 조성물

요약

내용 없음

대표도

도1

명세서

[발명의 명칭]

연속 방출성 약학 조성물.

[도면의 간단한 설명]

제1도는 참고에 5에 언급된 167bp 단편의 튜클레오티드 서열.

제2도는 인체(hu)G-CSF의 천연의 아미노산 서열과 대응 뉴클레오 티드 서열 및 제한부위를 나타내며.

제3도는 (Ser 17, 27)hu G-CSF의 아미노산 서열과 대응 뉴클레오 리드 서열 및 제한부위를 나타낸다.

본 내용은 요부공개 건이므로 전문 내용을 수록하지 않았음

(57) 청구의 범위

청구항 1 

조성물 성분중 산에 안정한 생리적 활성 물질을 생리적 수성환경내로 연속방출하기 위한 약학 조성물에 
있어서, 상기 활성물질은 수용성 중합체에 공유결합된 폴리펩티드로서, 소정의 사용기간동안 조성물이 
처한 조건하에서 거의 가수분해되지 않으며, 상기 조성물은, i)생리적 수성 환경에 놓였을때, 상기 플리 
펩티드를 상기 생리적 수성 환경에 연속방출함으로써, 적어도 일주일 동안 거의 단일상의 방출양상을 제
공하거나, ii)상기 폴리펩티드를 두 가지 연속상으로 방출하는데, 즉 그 첫번째 상은 표며으로부터 확산
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방출하는 것이고, 두번째 상은 조성물성분의 분해시 방출하는 것으로서, 상기 확산상과 분해 유도상은 
시간상 겹치며, 적어도 일주일의 기간동안 폴리펩티드를 방출하는 것을 특징으로 하며, 또는 iii)조성물 
성분이 분해되어, 거의 모든 폴리펩티드가 생리적 수성환경내로 방출될 때까지, 적어도 일주일 동안 연
속적으로 물을 흡수하여 거의 단일상의 물 흡수 양상을 제공하는 것을 특징으로 하는, 조성물 성분으로 
부터 산안정성의 생리적 활성물질이 생리적 수성환경으로 연속 방출되는 약학 조성물.

청구항 2 

제1항에 있어서, 생리적 활성물질 1분자가 폴리펩티드 3000 내지 8000Da 분자량당 수숑성 중합체 1분자 
이상을 포함하는 것을 특징으로 하는 약학 조성물.

청구항 3 

제1항 또는 제2항에 있어서, 상기 폴리펩티드가 천연발생의 G-CSF의 생물학적 특징을 적어도 하나 갖는 
것을 특징으로 하는 약학 조성물.

청구항 4 

제3항에 있어서, 상기 폴리펩티드가 천연 발생의 G-CSF의 생물학적 특징을 적어도 하나 지니며 5mg/㎖에 
적어도 35%에 용액 안정성을 지니는 천연성 발생 G-CSF의 유도체이며, 상기 유도체는 천연 서열의 적어

도 Cys
17

이 Ser
17

잔기로 대체되었으며 Asp
27

잔기로 대체된 것을 특징으로 하는 약학 조성물.

청구항 5 

제4항에  있어서,  상기  폴리펩티드가  a)천연서열의  Glu
11

이  Arg
11

잔기로  대체된 변형체,  b)천연서열의 

Leu
15

가 Glu
15

잔기로 대체된 변형체, c)천연서열의 Lys
23

이 Arg
23

 잔기로 대체된 변형체, d)천연서열의 

Gly
26

이 Ala
26

잔기로 대체된 변형체, e)천연서열의 Gly
28

이 Ala
28

잔기로 데체된 변형체, f)천연서열의 Ala
30

이 Lys
30

 또는 Arg
30

잔기로 대체된 변형체, g)천열서열의 Lgs
34

가 Arg
34

잔기로 데체된 변형체, h)천연서열

의 Lys
49

가 Lys
49

잔기로 데체된 변형체, i)천연서열의 Pro
44

가 Ala
44

잔기로 대체된 변형체, j)천연서열이 

Leu
49

가 Lys
49

 잔기에 의해 대체된 변형체, k)천연서열의 Gly
51

가 Ala
51

잔기에 의해 대체된 변형체 l)천연

서열의 Pro
55

이 Ser
55

잔기에 의해 대체된 변형체 m)천연서열의 Trp
58

이 Lys
58

잔기에 의해 대체된 변형체, 

n)천연서열의 Pro
60

이 Ser
60

잔기에 의해 대체된 변형체, o)천연서열의 Pro
65

가 Ser
65

잔기에 의해 대체된 변

형체, q)천연서열이 Thr
115

가 Ser
115

잔기에 의해 대체된 변형체, r)천연서열의 Thr
116

이 Ser
116

잔기에 의해 

대체된 변형체, s)천연서열의 Tyr
165

가 Arg
165

 잔기에 의해 대체된 변형체, 중에서 선택된 변형체를 적어
도 하나 더 포함하는 것을 특징으로 하는 약학 조성물.

청구항 6 

제4항  또는  제5항에  있어서,  상기  폴리펩티드가  i)[Agr
11

,  Ser
17,27,60,65

]인체  G-CSF,  ii)[GlU
15

, 

Ser
17,27

,Ala
26,28

,Lys
30

]인체  G-CSF,  iii)[Agr
11

,  Glu
15

,  Ser
17,8,27,60,65

,Ala
26,28

,Lys
30

]인체  G-CSF, 

iv)[Art
11,40

,Ser
17,27,60,65

]인체  G-CSF,  v)[Arg
11,23

,  Ser
17,27,60,65

]인체  G-CSF,  vi)[Arg
11,165

, 

Glu
15

,Ser
17,27,60,65

, Ala
26,28

, Lys
30,58

]인체 G-CSF, vii)[Arg
11

, Glu
15,111

, Ser
17,27,65,115,116

, Ala
26,28

, Lys
30

]인

체  G-CSF,  viii)[Glu
15

,  Ser
17,27

,  Ala
26,28

,  Lys
30

인체  G-CSF,  and  ix)[Arg
1

,  Thr
3

,  Tyr
4

,  Arg
5,11

, 

Ser
17,27,60,65

]인체  -G-CSF,  x)[Ser
17,27,60,65

]인체  G-CSF,  및  xi)[Arg
11

,  Ser
17,27,65

]인체  G-CSF, 

xii)[Ser
17,27,65

]인체 G-CSF 중에서 선택되는 것을 특징으로 하는 약학 조성물.

청구항 7 

제1항 또는 제2항에 있어서, 상기 폴리펩티드가 G-CSF 인체 칼시토닌, 인터루킨-2, 인터페론 및 인체성
장 호르몬중에서 선택되는 것을 특징으로 하는 약학조성물.

청구항 8 

제1항 내지 제7항중 어느 한 항에서, 수용성 중합체가 폴리에틸렌 글리콜 또는 폴리프로필렌 글리콜 단
일 중합체, 폴리옥시에틸화 폴리올 또는 폴리비닐 알코올 중에서 선택되며, 이중 상기 단일 중합체가 알
킬기로 한 말단이 치환되거나 비치환된 것을 특징으로 하는 약학 조성물.

청구항 9 

제8항에 있어서, 상기 수용성 중합체가 비치환된 폴리에틸렌글리콜, 모노메틸 폴리에틸렌글리콜 및 폴리
옥시 에틸화 글리세롤 중에서 선택되는 것을 특징으로 하는 약학 조성물.

청구항 10 

제8항 또는 제9항에 있어서, 상기 수용성 중합체가 분자량이 1,000 내지 15,000인 것을 특징으로 하는 
약학 조성물.

청구항 11 
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제1항 내지 제6항과 제8항 내지 제10항 중 어느 한항에 잇어서, 생리학적 활성물질이 예비서열 메티오닌

이 존재하거나 도는 부재하는, 모노메틸 폴리에틸렌글리콜에 결합된 [Arg11, Ser
17,27,60,65

]인체 G-CSF이
며, 상기 모노메틸 폴리에틸렌글리콜의 분자량이 2000 내지 5000인 것을 특징으로 하는 약학 조성물.

청구항 12 

유기용매중에 조성물의 성분과 생리학적 활성물질을 용해시키거나 유기성 또는 수성 매체중에서 상기 조
성물의 성분과 생리학적 활성물질을 균일하게 분산시킨후, 건조시키고 동물체내에 이식 또는 삽입하기에 
적당한 조성물로 제형화하는 것을 포함하는 제1항 내지 제11항중 어느 한 항의 약학조성물의 제조방법.

청구항 13 

조성물 성분이 폴리락티드를 포함하며, 생리학적 활성 물질을 25% 몰 이상의 젖산 유닛과 75% 몰 이하의 
글리콜산 유닛으로 구성되는 상기 폴리락티드를 포함하는 매트릭스에 함입시키는 단계와 상기 조성물성
분과 활성물질의 고형 혼합물을 완전히 용융시킴으로써 조성물성분과 생리학적 활성 물질을 균일하게 혼
합하는 단계을 더 포함하는 것을 특징으로 하는, 제1항 내지 제11항중 어느 한항의 약학조성물의 제조방
법.

청구항 14 

제1항 내지 제11항중 어느 한항의 약학 조성물의 제조시 수용성 중합체에 공유결합된 폴리펩티드를 포함
하는 것을 특징으로 하는 생리학적 활성물질의 사용방법.

청구항 15 

제1항 내지 제11항중 어느 한항의 약학 조성물을 포유류에 투여함으로써, 수용성중합체에 공유결합된 폴
리펩티드의 유효량을 전달시키며, 상기 폴리펩티드는 천연발생의 G-CSF의 생물학적 특징중 적어도 하나
늘 갖는 것을 특징으로 하는 포유류의 조혈증(haematopoietic)을 치료하는 방법.

청구항 16 

제1항 내지 제11항중 어느 한항의 약학조성물을 포유류에 투여함으로써 수용성 중합체에 공유결합된 폴
리펩티드의 유효량을 전달시키며, 상기 폴리펩티드는 천연 발생의 G-CSF의 생물학적 특징중 적어도 하나
를 갖는 것을 특징으로 하는 포유류의 백혈구 세포의 증식을 억제하는 방법.

청구항 17 

제1항 내지 제11항중 어느 한항의 약학 조성물을 인체에 투여함으로써 수용성 중합체에 결합된 인체 칼
시토닌의 유효량을 전달하는 것을 포함하는 다공증 또는 파겟츠(Paget's) 질환의 환자를 치료하는 방법.

청구항 18 

제1항 내지 제11항중 어느 한항의 약학조성물을 포유류에 투여함으로써 수용성 중합체에 결합된 인터루
킨-2의 유효량을 전달하는 것을 포함하는 포유류의 신생종양 또는 면역결핍증을 치효하는 방법.

청구항 19 

제1항 내지 제11항중 어느 한항의 약학조성물을 포유류에 투여함으로써 수용성 중합체에 결합된 인터페
론의 유효량을 전달하는 것을 포함하는 포유류의 신생종양이나 바이러스 질환을 치료하는 방법.

청구항 20 

제1항 내지 제11항중 어느 한항의 약학조성물을 인체에 투여함으로써 수용성 중합체에 결하된 인체 증식
호르몬의 유효량을 전달하는 것을 포함하는 인체의 공개하는 것임.

도면

    도면1
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