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【特許請求の範囲】
【請求項１】
　a）i）基剤粒子；および
ii）前記基剤粒子上に配置された有効成分層（ここに、該有効成分層は、1）式：
【化１】

を有する化合物またはその薬学的に許容可能な溶媒和物もしくは水和物；および2）少な
くとも１つの結合剤を含む）
を含む被覆粒子；および
　b）前記被覆粒子を封入する腸溶性コーティング
を含む腸溶性被覆ビーズ。
【請求項２】
　前記腸溶性被覆ビーズの重量を基準として、
　a）約１０～約８０重量％の前記基剤粒子；
　b）約０．１～約５０重量％の前記有効成分層；および
　c）約５～約５５重量％の前記腸溶性コーティング
を含む、請求項１に記載の腸溶性被覆ビーズ。
【請求項３】
　腸溶性被覆ビーズのヒト患者への経口投与において、腸溶性コーティングが前記被覆粒
子に塗布されて有効成分層の胃酸への曝露を最小限にするかまたは防止する、請求項１ま
たは２のいずれか記載の腸溶性被覆ビーズ。
【請求項４】
　有効成分層が基剤粒子表面の下に部分的に分布している、請求項１、２または３のいず
れか記載の腸溶性被覆ビーズ。
【請求項５】
　結合剤がデンプン、ゼラチン、スクロース、グルコース、デキストロース、糖蜜、変性
デキストリン、ラクトース、アカシア、アルギン酸ナトリウム、アルギン酸カリウム、メ
チルセルロース、ヒドロキシメチルセルロース、ヒドロキシプロピルメチルセルロース、
ヒドロキシプロピルセルロース、ヒドロキシエチルセルロース、グアーガム、キサンタン
ガム、ポリビニルピロリドン、ポリ（ビニルピロリドン－酢酸ビニル）コポリマーまたは
その混合物である、請求項１、２、３または４のいずれか記載の腸溶性被覆ビーズ。
【請求項６】
　約0.5ミリメートルから約7ミリメートルまでの範囲の直径を有する、請求項１、２、３
、４または５のいずれか記載の腸溶性被覆ビーズ。
【請求項７】
　有効成分層が500ミクロン未満、より好ましくは250ミクロン未満の直径を有する化合物
粒子で調製される、請求項１、２、３、４、５または６のいずれか記載の腸溶性被覆ビー
ズ。
【請求項８】
　i）式：
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【化２】

で示される化合物の粒子およびii）水、溶媒または溶媒／水混合物を含む、有効成分混合
物を調製すること；
　結合剤の存在下、基剤粒子を該有効成分混合物と接触させて被覆粒子を提供すること；
　基剤粒子および有効成分混合物を含む該被覆粒子を乾燥すること；および
　該被覆粒子を腸溶性コーティングで封入し、腸溶性被覆ビーズを提供することを含む、
ヒト患者への経口投与用医薬組成物の製造における使用のための腸溶性被覆ビーズを製造
する方法。
【請求項９】
　粒子が500ミクロン未満、より好ましくは250ミクロン未満の直径を有する、請求項８に
記載の方法。
【請求項１０】
　有効成分混合物が6～9の範囲、より好ましくは6.5～8の範囲のpHにて維持される、請求
項８または９のいずれか記載の方法。
【請求項１１】
　基剤粒子への塗布前に有効成分混合物の一部として結合剤を用い、予め混合する、請求
項８、９または１０のいずれか記載の方法。
【請求項１２】
　有効成分混合物を流体床スプレー装置でスプレーすることにより基剤粒子に塗布する、
請求項８、９、１０または１１のいずれか記載の方法。
【請求項１３】
　請求項８、９、１０、１１または１２のいずれか記載の方法により製造される、イキサ
ベピロンの腸溶性被覆ビーズ。
【請求項１４】
　請求項１、２、３、４、５、６、７または１３のいずれか記載の多数の腸溶性被覆ビー
ズを含むカプセル。
【請求項１５】
　ヒト患者への経口投与用医薬の製造におけるイキサベピロンの使用であって、医薬がイ
キサベピロンの腸溶性被覆ビーズを含み、腸溶性被覆ビーズが被覆粒子および腸溶性コー
ティングを含み、被覆粒子が基剤粒子中または基剤粒子上に完全にまたは部分的に分布し
ているイキサベピロンを少なくとも一つの結合剤とともに含み、腸溶性コーティングがヒ
ト患者への腸溶性被覆ビーズの経口投与において、被覆ビーズの胃酸への曝露を最小限に
するかまたは防止する、使用。
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