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( i i )   式 ( I ) の 化 合 物 ま た は そ の 医 薬 的 に 許 容 さ れ る 塩 で あ る 医 薬 的 な 有 効 成 分 ( A P I )
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【 化 １ 】

式 中 ：
X は 水 素 お よ び O H か ら 選 ば れ ；
R 1 は 水 素 、 O H お よ び C H 2 O H か ら 選 ば れ ；
R 2 お よ び R 3 は 独 立 し て 水 素 お よ び O H か ら 選 ば れ ；
R 4 は 水 素 お よ び メ チ ル か ら 選 ば れ ； お よ び
R 5 は 水 素 お よ び C 1 - 4 ア ル キ ル か ら 選 ば れ る ；
を 含 み 、 さ ら に 、 １ 価 の カ チ オ ン の ア ル ギ ン 酸 塩 が ( a ) 2 5 ～ 3 5 重 量 ％ の β - D - マ ン ヌ ロ ン  
酸 塩 お よ び ／ ま た は 6 5 ～ 7 5 重 量 ％ の α - L - グ ル ロ ン 酸 塩 を 含 み 、 そ し て ( b ) 3 0 , 0 0 0  g /  
m o l ～ 9 0 , 0 0 0  g / m o l の 平 均 分 子 量 を 有 す る 、 口 腔 へ の 投 与 の た め の フ ィ ル ム 。
【 請 求 項 ２ 】
A P I が 、 ア ド レ ナ リ ン 、 ノ ル ア ド レ ナ リ ン 、 エ フ ェ ド リ ン 、 偽 エ フ ェ ド リ ン 、 ア ン フ ェ タ  
ミ ン 、 サ ル ブ タ モ ー ル 、 テ ル ブ タ リ ン 、 オ ル シ プ レ ナ リ ン 、 イ ソ プ レ ナ リ ン 、 チ ラ ミ ン お  
よ び そ れ ら の 医 薬 的 に 許 容 さ れ る 塩 か ら 選 ば れ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の フ ィ ル ム 。
【 請 求 項 ３ 】
A P I が ア ド レ ナ リ ン ま た は そ の 医 薬 的 に 許 容 さ れ る 塩 で あ り 、 必 要 に 応 じ て A P I が ( - ) - ア  
ド レ ナ リ ン ま た は そ の 医 薬 的 に 許 容 さ れ る 塩 で あ る 、 請 求 項 １ ま た は ２ に 記 載 の フ ィ ル ム  
。
【 請 求 項 ４ 】
A P I が ア ド レ ナ リ ン の 酒 石 酸 塩 で あ り 、 必 要 に 応 じ て A P I が ( - ) - ア ド レ ナ リ ン の 酒 石 酸 塩  
で あ る 、 請 求 項 １ ～ ３ の い ず れ か １ 項 に 記 載 の フ ィ ル ム 。
【 請 求 項 ５ 】
１ 価 の カ チ オ ン の ア ル ギ ン 酸 塩 が ア ル ギ ン 酸 ナ ト リ ウ ム 、 ア ル ギ ン 酸 カ リ ウ ム お よ び ア ル  
ギ ン 酸 ア ン モ ニ ウ ム か ら 選 ば れ る 、 請 求 項 １ ～ ４ の い ず れ か １ 項 に 記 載 の フ ィ ル ム 。
【 請 求 項 ６ 】
１ 価 の カ チ オ ン の ア ル ギ ン 酸 塩 が ア ル ギ ン 酸 ナ ト リ ウ ム で あ る 、 請 求 項 １ ～ ５ の い ず れ か  
１ 項 に 記 載 の フ ィ ル ム 。
【 請 求 項 ７ 】
フ ィ ル ム が 、 2 5 重 量 ％ ～ 9 9 重 量 ％ の １ 価 の カ チ オ ン の ア ル ギ ン 酸 塩 ま た は 少 な く と も １  
種 の １ 価 の カ チ オ ン の ア ル ギ ン 酸 塩 を 含 む ア ル ギ ン 酸 塩 の 混 合 物 、 0 重 量 ％ ～ 2 0 重 量 ％  
の 水 、 お よ び 0 . 0 0 1 重 量 ％ ～ 7 5 重 量 ％ の A P I を 含 む 、 請 求 項 １ ～ ６ の い ず れ か １ 項 に 記  
載 の フ ィ ル ム 。
【 請 求 項 ８ 】
フ ィ ル ム が 、 2 9 重 量 ％ ～ 9 3 重 量 ％ の １ 価 の カ チ オ ン の ア ル ギ ン 酸 塩 ま た は 少 な く と も １  
種 の １ 価 の カ チ オ ン の ア ル ギ ン 酸 塩 を 含 む ア ル ギ ン 酸 塩 の 混 合 物 、 5 重 量 ％ ～ 1 5 重 量 ％  
の 水 、 お よ び 0 . 1 5 重 量 ％ ～ 5 0 重 量 ％ の A P I を 含 む 、 請 求 項 １ ～ ７ の い ず れ か １ 項 に 記 載  
の フ ィ ル ム 。
【 請 求 項 ９ 】
フ ィ ル ム が 抗 酸 化 剤 を さ ら に 含 み 、 必 要 に 応 じ て 抗 酸 化 剤 が ア ス コ ル ビ ン 酸 、 ク エ ン 酸 、  
重 亜 硫 酸 ナ ト リ ウ ム 、 メ タ 重 亜 硫 酸 ナ ト リ ウ ム 、 ブ チ ル ヒ ド ロ キ シ ト ル エ ン 、 エ チ レ ン ジ  
ア ミ ン 四 酢 酸 ( E D T A ) お よ び そ れ ら の 組 み 合 わ せ か ら 選 ば れ る 、 請 求 項 １ ～ ８ の い ず れ か  
１ 項 に 記 載 の フ ィ ル ム 。
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【 請 求 項 １ ０ 】
フ ィ ル ム が 0 . 0 1 ～ 1 0 重 量 ％ の 抗 酸 化 剤 を 含 む 、 請 求 項 ９ に 記 載 の フ ィ ル ム 。
【 請 求 項 １ １ 】
フ ィ ル ム が 少 な く と も ２ 種 の 抗 酸 化 剤 、 お よ び 好 ま し く は 少 な く と も ３ 種 の 抗 酸 化 剤 を 含  
み 、 お よ び さ ら に 好 ま し く は 抗 酸 化 剤 が そ れ ぞ れ 独 立 し て ア ス コ ル ビ ン 酸 、 ク エ ン 酸 、 重  
亜 硫 酸 ナ ト リ ウ ム 、 メ タ 重 亜 硫 酸 ナ ト リ ウ ム 、 ブ チ ル ヒ ド ロ キ シ ト ル エ ン お よ び E D T A か
ら 選 ば れ る 、 請 求 項 ９ ま た は １ ０ に 記 載 の フ ィ ル ム 。
【 請 求 項 １ ２ 】
フ ィ ル ム 中 に 存 在 す る 合 計 A P I に 対 す る フ ィ ル ム 中 に 存 在 す る 合 計 抗 酸 化 剤 の 重 量 比 が 0 .  
0 1 : 1 ～ 1 0 : 1 、 必 要 に 応 じ て 0 . 5 : 1 ～ 1 0 : 1 で あ る 、 請 求 項 ９ ～ １ １ の い ず れ か １ 項 に 記  
載 の フ ィ ル ム 。
【 請 求 項 １ ３ 】
フ ィ ル ム が ( i ) ア ス コ ル ビ ン 酸 お よ び ( i i ) 重 亜 硫 酸 ナ ト リ ウ ム ま た は メ タ 重 亜 硫 酸 ナ ト リ  
ウ ム を 含 み 、 好 ま し く は ア ス コ ル ビ ン 酸 の モ ル 量 が 合 計 A P I の モ ル 量 に 対 し て 0 . 0 1 以 下  
で あ り 、 お よ び さ ら に 好 ま し く は 重 亜 硫 酸 ナ ト リ ウ ム ま た は メ タ 重 亜 硫 酸 ナ ト リ ウ ム の モ  
ル 量 が 合 計 A P I の モ ル 量 に 対 し て 0 . 0 2 5 以 上 で あ る 、 請 求 項 １ １ ま た は １ ２ に 記 載 の フ  
ィ ル ム 。
【 請 求 項 １ ４ 】
フ ィ ル ム が 、 好 ま し く は 0 . 0 3  w t ％ 以 上 の 量 で 、 E D T A を 含 む 、 請 求 項 ９ ～ １ ３ の い ず れ  
か １ 項 に 記 載 の フ ィ ル ム 。
【 請 求 項 １ ５ 】
フ ィ ル ム が ：
ソ ル ビ ト ー ル 、 グ リ セ ロ ー ル 、 お よ び そ れ ら の 組 み 合 わ せ か ら 選 ば れ る 少 な く と も １ 種 の  
可 塑 剤 、 好 ま し く は ソ ル ビ ト ー ル お よ び グ リ セ ロ ー ル の 両 方 ； お よ び
必 要 に 応 じ て 水 性 水 酸 化 ナ ト リ ウ ム で あ る 塩 基 性 化 剤
を さ ら に 含 む 、 請 求 項 １ ～ １ ４ の い ず れ か １ 項 に 記 載 の フ ィ ル ム 。
【 請 求 項 １ ６ 】
フ ィ ル ム が 0 重 量 ％ ～ 4 0 重 量 ％ の ソ ル ビ ト ー ル 、 お よ び 0 重 量 ％ ～ 4 0 重 量 ％ の グ リ セ ロ  
ー ル を さ ら に 含 む 、 請 求 項 １ ５ に 記 載 の フ ィ ル ム 。
【 請 求 項 １ ７ 】
ヒ ト の 患 者 の 治 療 に お け る 使 用 の た め の 、 請 求 項 １ ～ １ ６ の い ず れ か １ 項 に 記 載 の フ ィ ル  
ム 。
【 請 求 項 １ ８ 】
ア ナ フ ィ ラ キ シ ー 、 表 在 性 出 血 、 お よ び 心 停 止 か ら 選 ば れ る 状 態 の 治 療 に お け る 使 用 の た  
め の 、 活 性 薬 剤 と し て 式 ( I ) の 化 合 物 ま た は そ の 医 薬 的 に 許 容 さ れ る 塩 を 含 む 、 請 求 項 １  
～ １ ６ の い ず れ か １ 項 に 記 載 の フ ィ ル ム 。
【 請 求 項 １ ９ 】
治 療 さ れ る 状 態 が ア ナ フ ィ ラ キ シ ー で あ る 、 請 求 項 １ ８ に 記 載 の 使 用 の た め の フ ィ ル ム 。
【 請 求 項 ２ ０ 】
フ ィ ル ム が ヒ ト の 患 者 の 口 腔 に 投 与 さ れ る 、 請 求 項 １ ７ ～ １ ９ の い ず れ か １ 項 に 記 載 の 使  
用 の た め の フ ィ ル ム 。
【 請 求 項 ２ １ 】
ヒ ト の 患 者 に お け る 請 求 項 １ ８ ま た は 請 求 項 １ ９ で 定 義 し た 状 態 ま た は 疾 患 の 治 療 の た め  
の 医 薬 の 製 造 の た め の 、 請 求 項 １ ～ １ ６ の い ず れ か １ 項 に 記 載 の フ ィ ル ム の 使 用 。
【 請 求 項 ２ ２ 】
フ ィ ル ム が ヒ ト の 患 者 の 口 腔 に 投 与 さ れ る 、 請 求 項 ２ １ に 記 載 の 使 用 。
【 請 求 項 ２ ３ 】
( a ) 以 下 の 工 程 の い ず れ か ：
( i ) 必 要 に 応 じ て 、 少 な く と も １ 種 の 抗 酸 化 剤 を 水 中 に 混 合 す る 工 程 ；
( i i ) A P I を 水 中 、 ま た は 工 程 ( i ) で 得 ら れ た 溶 液 中 に 混 合 し 、 そ し て 必 要 に 応 じ て 、 続 い て  
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適 切 な 酸 ま た は 塩 基 、 典 型 的 に は 希 釈 し た 水 性 の 酸 ま た は ア ル カ リ 、 よ り 典 型 的 に は 希 釈  
し た 水 性 の ア ル カ リ の 添 加 に よ っ て 溶 液 の p H を 所 望 の レ ベ ル に 調 整 し 、 お よ び 好 ま し く  
は 溶 液 の p H を 3 . 8 ～ 5 . 5 に 調 整 す る 工 程 ；
( i i i ) 必 要 に 応 じ て 、 １ 種 以 上 の 賦 形 剤 を 工 程 ( i i ) で 得 ら れ た 溶 液 中 に 混 合 す る 工 程 ； お よ  
び
( i v ) 適 切 な 条 件 下 、 １ 価 の カ チ オ ン の ア ル ギ ン 酸 塩 を 加 え 、 粘 性 の あ る キ ャ ス ト の 形 成 を  
も た ら す 工 程 ；
あ る い は ：
( i ) 少 な く と も １ 種 の 抗 酸 化 剤 を 水 中 に 混 合 す る 工 程 ；
( i i ) 別 個 に 、 水 中 、 ま た は １ 種 以 上 の 抗 酸 化 剤 を 含 む 水 溶 液 中 に A P I を 溶 解 し 、 そ し て 必  
要 に 応 じ て 、 適 切 な 酸 ま た は 塩 基 、 典 型 的 に は 希 釈 し た 水 性 の 酸 ま た は ア ル カ リ 、 よ り 典  
型 的 に は 希 釈 し た 水 性 の ア ル カ リ の 添 加 に よ っ て 溶 液 の p H を 所 望 の レ ベ ル に 調 整 し 、 お  
よ び 好 ま し く は 、 溶 液 の p H を 3 . 8 ～ 5 . 5 に 調 整 す る 工 程 ；
( i i i ) 工 程 ( i ) で 得 ら れ た 溶 液 を １ 価 の カ チ オ ン の ア ル ギ ン 酸 塩 と 混 合 す る 工 程 ； お よ び
( i v ) 適 切 な 条 件 下 、 工 程 ( i i ) で 得 ら れ た 溶 液 を 工 程 ( i i i ) で 得 ら れ た 溶 液 に 加 え 、 粘 性 の あ  
る キ ャ ス ト の 形 成 を も た ら す 工 程 ；
( b ) 必 要 に 応 じ て 、 キ ャ ス ト を 放 置 し て 脱 気 す る 工 程 ；
( c ) キ ャ ス ト を 表 面 上 に 注 ぎ 、 そ し て キ ャ ス ト を 所 望 の 厚 さ に 拡 げ る 工 程 ；
( d ) フ ィ ル ム の 残 存 水 分 量 が 0 ～ 2 0 重 量 ％ で あ る ま で 、 典 型 的 に は 3 0 ～ 6 0 ℃ の 温 度 で 、  
キ ャ ス ト 層 を 乾 燥 し 、 そ し て 固 体 フ ィ ル ム を 形 成 す る 工 程 ； お よ び
( e ) 必 要 に 応 じ て 、 固 体 フ ィ ル ム を 所 望 の サ イ ズ の 一 片 に 切 断 し 、 さ ら に 必 要 に 応 じ て こ  
れ ら の 一 片 を 小 袋 に 入 れ 、 好 ま し く は こ こ で 、 小 袋 を P E T - 裏 打 ち し た ア ル ミ ニ ウ ム か ら  
製 造 し 、 小 袋 を 封 止 し 、 そ し て さ ら に 必 要 に 応 じ て そ れ ら に ラ ベ ル を 貼 る 工 程
を 含 む 、 請 求 項 １ ～ １ ６ の い ず れ か 一 項 に 記 載 の フ ィ ル ム の 製 造 方 法 。
【 請 求 項 ２ ４ 】
粘 性 の あ る キ ャ ス ト を 表 面 上 に 注 い だ 後 、 ま ず 、 約 2  m m の ス リ ッ ト 高 の 塗 布 器 に よ っ て  
、 約 2  m m の 厚 さ に 拡 げ 、 次 い で 、 続 い て 約 1  m m の ス リ ッ ト 高 の 塗 布 器 に よ っ て 、 約 1  
m m の 厚 さ に 拡 げ る 、 請 求 項 ２ ３ に 記 載 の 方 法 。
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