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　特願２０１０－５３６３５４「経口で分散可能な錠剤」拒絶査定不服審判
事件〔平成２１年６月１１日国際公開、ＷＯ２００９／０７１２１９、平成
２３年３月３日国内公表、特表２０１１－５０６２７９〕について、次のと
おり審決する。

結　論
　本件審判の請求は、成り立たない。

理　由
第１　手続の経緯
　本願は、２００８年１１月２５日（パリ条約による優先権主張外国庁受理
２００７年１２月８日、欧州特許庁（ＥＰ））を国際出願日とする出願で
あって、平成２５年６月２１日付けで拒絶理由が通知され、同年１０月１５
日付け意見書及び手続補正書が提出されたが、平成２６年６月４日付けで拒
絶査定がなされ、これに対し、同年１０月９日に拒絶査定不服審判の請求が
なされたものである。
　
第２　本願発明
　本願の請求項１～７に係る発明は、平成２５年１０月１５日付け手続補正
書の特許請求の範囲の請求項１～７に記載された事項により特定されるとお
りのものと認められるところ、その請求項１に係る発明（以下、「本願発
明」という。）は、次のとおりである。
　
「【請求項１】
　有効量の少なくとも１種の医薬活性物質、非水溶性部分、界面活性剤およ
び崩壊剤を、医薬活性物質、界面活性剤および崩壊剤中に含まれる非水溶性
部分を含めた総非水溶性部分が錠剤全体の少なくとも５０％（ｗ／ｗ）を占
め、かつ錠剤が口腔内で崩壊可能または分散可能であるように含む、経口投
与用の非発泡性錠剤であって、該医薬活性物質が、結晶または凝集物形態の
アカルボース、ミグリトールおよびボグリボースから選択され、
１２５μｍ－８００μｍの粒径を有する、錠剤。」
　
第３　引用例、周知例、及びそれらの記載事項
１　原査定の拒絶の理由に引用された、本願の優先権主張の日前である平成
１８年１１月２日に頒布された「特表２００６－５２４６５０号公報」（原
査定の引用文献５。以下、「引用例１」という。）には、次の事項が記載さ
れている。なお、以下、下線は当審で付したものである。
　
（１ａ）「【請求項２７】
　実質的に５０％～９０％のケイ化微結晶セルロース、０％～２０％の低置
換度ヒドロキシプロピルセルロース、潤滑剤、及び有効量の医薬活性物質か
らなり、インビトロ崩壊試験において試験したとき１～１５秒以内に崩壊を
示す、口腔内崩壊性医薬錠剤。」
　
（１ｂ）「【００１０】
　口腔内崩壊の問題とは別に、特に直接圧縮錠剤製剤において、微結晶セル
ロースが結合剤として使用されてきた。修飾形態の微結晶セルロースは、米
国特許第５，５８５，１１５号において教示されており、微結晶セルロース
を二酸化ケイ素と共処理して緊密な混合物を形成する。そのような修飾セル
ロースはケイ化微結晶セルロースと称される。米国特許第
５，５８５，１１５号によれば、ケイ化微結晶セルロースは、特に湿式造粒
条件下で、高い圧縮率特性を有しており、それによってこの物質を極めて多
様な錠剤形成工程における結合剤又は希釈剤としてより魅力的なものとす
る。ケイ化微結晶セルロースはＰＲＯＳＯＬＶの商標名でＰｅｎｗｅｓｔか
ら市販されている。」
　
（１ｃ）「【００１７】



　本発明は、ケイ化微結晶セルロースを使用して口腔内崩壊錠剤を提供する
ことができるという驚くべき発見に関する。この能力は、前記で引用した先
行特許開示からは既知ではなかった。実際に、ケイ化微結晶セルロースは水
不溶性の錠剤マトリックス形成賦形剤であるので、口腔内崩壊を提供する上
でのその使用は、口腔内崩壊錠剤についての当分野における従来のアプロー
チに反する。本発明の口腔内崩壊錠剤は、典型的には、少なくとも３０％、
典型的には５０％～９０％、より典型的には６０％～８０％の量で、マト
リックス形成賦形剤としてケイ化微結晶セルロースを含む。」
　
（１ｄ）「【００２０】
　ケイ化微結晶セルロース（・・・）は、・・・。例えば、ＰｒｏＳｏｌｖ
　５０及びＰｒｏＳｏｌｖ　９０（Ｐｅｎｗｅｓｔ）は、それぞれ５０及び
９０ミクロンの平均粒径を有する市販のケイ化（２％ＳｉＯ２）微結晶セ

ルロースであり、本発明において好都合に使用される。意外にも、
ＰｒｏＳｏｌｖ　５０はＰｒｏＳｏｌｖ　９０に比べて口腔内での味／触感
が劣る。そこで、おそらくこの見通しから、７５～１２５ミクロンの範囲
内、特に約９０ミクロンの平均粒径を有するケイ化微結晶セルロースが好ま
しい。」
　
（１ｅ）「【００２２】
　崩壊剤の一例は、ヒドロキシプロピルセルロース（ＨＰＣ）、特に米国薬
局方において定義される低置換度ヒドロキシプロピルセルロース
（Ｌ－ＨＰＣ）である。他の適切な崩壊剤は、グリコール酸デンプンナトリ
ウム、カルボキシメチルセルロース、クロスカルメロースナトリウム、クロ
スポビドン及びデンプンを含む。崩壊剤は水溶性又は水不溶性でもよいが、
典型的には、その崩壊能力の原因となる、水膨張性である。崩壊剤は非吸湿
性であり得る。好ましくは、崩壊剤は水溶性ではない。」
　
（１ｆ）「【００２３】
　口腔内崩壊に影響を及ぼし得るもう１つの賦形剤は潤滑剤である。より速
い崩壊速度を促進する傾向がある好ましい潤滑剤は、ステアリルフマル酸ナ
トリウムであるが、ステアリン酸マグネシウムなどの他の潤滑剤も使用でき
る。一般に、潤滑剤は吸湿性であるべきである。」
　
（１ｇ）「【００２７】
　崩壊特性に全く又はほとんど影響を及ぼさないと考えられる付加的な補助
賦形剤が錠剤組成物中に存在してもよい。補助賦形剤の例は、矯味剤、安定
剤、天然又は人工甘味料（例えばアスパルテーム）、香味料（例えばミント
フレーバー）、防腐剤及びｐＨ調整剤を含む。他の補助賦形剤も必要に応じ
て使用してもよい。糖、糖アルコール又はポリオル（例えばマンニトール）
などの、他の口腔内崩壊錠剤において一般的に使用される水溶性充填剤及び
結合剤は存在する必要がなく、好ましくは排除される。それらは、小量で、
例えば一般に５％未満、好ましくは１％未満、最も好ましくは０％で存在し
得る。実際に、好ましい実施形態では、いかなる種類の水溶性賦形剤も、錠
剤の総質量の１０％以下、より好ましくは５％以下、より典型的には３％以
下に制限され、一部の実施形態では０％である。」
　
（１ｈ）「【００２８】
　同様に、炭酸カルシウムのような発泡性賦形剤は本発明の組成物中に存在
する必要がなく、好ましくは排除される。」
　
（１ｉ）「【００３４】
　単独で又は組合せとして、本発明の錠剤中に製剤し得る医薬有効成分の例
示的な非制限的例は以下を含む。イブプロフェン、アセトアミノフェン、ピ
ロキシカム（抗炎症薬）、レフルノミド（抗リウマチ薬）、オンダンセトロ
ン、グラニセトロン（鎮吐薬）、パラセタモール（鎮痛薬）、カルバマゼピ
ン、ラモトリジン（抗てんかん薬）、クロザピン、オランザピン、リスペリ
ドン、シタロプラム、パロキセチン、セルトラリン、フルオキセチン、フル
ボキサミン（抗精神病薬／抗うつ薬）、ゾピクロン、ゾルピデム（催眠
薬）、シメチジン、ラニチジン、オメプラゾール（抗潰瘍薬）、メトクロプ



ラミド、シサプリド、ドンペリドン（運動促進剤）、ザフィルルカスト、モ
ンテルカスト（抗喘息薬）、プラミペキソール、セレギリン（抗パーキンソ
ン病薬）、ゾルピデム、ゾピクロン（催眠薬）、ドキサゾシン、テラゾシ
ン、アテノロール、ビソプロロール、アムロジピン、ニフェジピン、ジルチ
アゼム、エナラプリル、カプトプリル、ラミプリル、ロサルタン（心臓血管
薬）、グリセロールトリニトレート（血管拡張薬）、アルフゾシン、フィナ
ステリド（泌尿器科薬）、プラバスタチン、アトロバスタチン、シンバスタ
チン、ゲンフィブロジル（血中脂質低下薬）、メトホルミン（抗糖尿病
薬）、テルフェナジン、ロラタジン（抗ヒスタミン薬）、セレコキシブ、リ
フェコキシブ、リバスチグミン。
【００３５】
　オランザピン、パロキセチン、ゾルピデム、モンテルカスト、ピオグリタ
ゾン、ドネペジル、アムロジピン、アナストロゾール、ピオグリタゾンは、
それらの不快な味を隠すために被覆による前処理を適用し得る活性物質の例
である。」
　
２　原査定の拒絶の理由に引用された、本願の優先権主張の日前である平成
１７年６月１６日に頒布された「特表２００５－５１７６９０号公報」（原
査定の引用文献６。以下、「引用例２」という。）には、次の事項が記載さ
れている。
　
（２ａ）「【請求項１】
　（ａ）噴霧乾燥によって形成された固体分散物であって、低溶解度薬物及
び濃度向上ポリマーを含んでなり、当該ポリマーが、本質的に同等量の当該
薬物単独からなる対照組成物と比較して使用環境における当該薬物の濃度を
向上させるのに十分な量で当該分散物中に存在する固体分散物を、少なくと
も３０重量％；
　（ｂ）崩壊剤を少なくとも５重量％；及び
　（ｃ）ポロシゲン（ｐｏｒｏｓｉｇｅｎ）
を含んでなり、崩壊媒体への導入後１０分以下で崩壊する高負荷即時放出剤
形。
　・・・
【請求項１２】
　薬物が、抗高血圧剤、抗不安剤、抗凝固剤、抗痙攣剤、血糖低下剤、鬱血
除去剤、抗ヒスタミン剤、鎮咳剤、抗新生物剤、ベータ遮断剤、抗炎症剤、
抗精神病剤、向知性剤、抗アテローム性動脈硬化症剤、コレステロール減少
剤、抗肥満剤、自己免疫性疾患剤、抗インポテンス剤、抗細菌及び抗真菌
剤、催眠剤、抗パーキンソン病剤、抗アルツハイマー病剤、抗生物質、抗鬱
剤、抗ウイルス剤、グリコーゲンホスホリラーゼ阻害剤、並びにコレステ
ロールエステル運搬タンパク質阻害剤からなる群から選択される、請求項
１－４のいずれか１項に記載の剤形。」
　
（２ｂ）「【０００６】
　理想的な即時放出剤形のためには、剤形は、固体状態において高い強度及
び耐久性を有していなければならないが、摂取された場合には、錠剤は迅速
に崩壊し、そして薬物を分散しなければならない。・・・」
　
（２ｃ）「【０１０８】
　本発明の剤形はポロシゲンも含む。“ポロシゲン
（ｐｏｒｏｓｉｇｅｎ）”は、固体非晶質分散物を含有する製剤中に存在し
た場合、配合物の錠剤への圧縮後に高い空隙率及び高い強度をもたらす物質
である。・・・ポロシゲンの例は・・・微結晶セルロース・・・を包含す
る。これらの中で、微結晶セルロース、両方の形態の二塩基性リン酸カルシ
ウム（無水物及び二水和物）、及びこれらの混合物が好ましい。・・・」
　
（２ｄ）「【０１１７】
　好ましい態様において、即時放出剤形は、固体非晶質分散物、崩壊剤、及
びポロシゲンを含んでなり、崩壊剤は、クロスポビドン、クロスカルメロー
スナトリウム、低級アルキル置換ヒドロキシプロピルセルロース及びこれら
の混合物から選択され、そしてポロシゲンは、微結晶セルロース、二塩基性



リン酸カルシウム（無水物及び／又は二水和物）及びこれらの混合物から選
択される。・・・
【０１１８】
　他の慣用的な製剤賦形剤も本発明の剤形に使用することができ、それに
は、例えば、Ｒｅｍｉｎｇｔｏｎ’ｓ　Ｐｈａｒｍａｃｅｕｔｉｃａｌ　
Ｓｃｉｅｎｃｅｓ（１８ｔｈ　ｅｄ．１９９０）に記載されているような当
該技術分野において周知の賦形剤を含まれる。一般的に、界面活性剤、ｐＨ
改善剤、充填剤、マトリックス物質、複合化剤、可溶化剤、顔料、潤滑剤、
滑剤、芳香剤等のような賦形剤は、組成物の特性に不都合な影響を与えるこ
となく、慣習的な目的で、典型的な量で使用することができる。
【０１１９】
　一つの非常に有用な賦形剤の群は、界面活性剤であり、好ましくは０ない
し１０重量％存在する。適した界面活性剤は・・・ポリオキシエチレンソル
ビタン脂肪酸エステル（・・・ＴＷＥＥＮ（登録商標）・・・）のような商
業的な界面活性剤；・・・を包含する。このような物質を、例えば湿潤化を
促進することによって溶解速度を増加し、又はさもなければ剤形からの薬物
の放出の速度を増加するために、好都合に使用することができる。
　・・・
【０１２２】
　表面活性剤の例は、ラウリル硫酸ナトリウム及びポリソルベート８０を包
含する。
　・・・
【０１２３】
　潤滑剤の例は・・・ステアリルフマル酸ナトリウム・・・を包含する。」
　
（２ｅ）「【０１４９】
［実施例７－９］
　・・・実施例１の分散物を、２０％の特別（ｅｘｔｒａ）顆粒状微結晶セ
ルロース（ＡＶＩＣＥＬ　ＰＨ１０２）か、２０％の微結晶セルロース及び
コロイド状二酸化ケイ素の混合物（ＰＲＯＳＯＬＶ　９０）か、又は２０％
の無水の二塩基性リン酸カルシウム（ＥＭＣＯＭＰＲＥＳＳ）とともに、全
て乾燥顆粒化配合物として潤滑剤なしで製剤した。・・・
　・・・
【実施例８】
【０１５１】
　実施例８においては、７０重量％の実施例１の分散物、２０．０重量％の
Ｐｒｏｓｏｌｖ　９０及び１０．０重量％のクロスポビドンを含有する即時
放出錠剤を実施例７のように製造した。
　・・・
【０１５５】
　表３に報告されている値から明白であるように、実施例７－９の錠剤の全
ては、水性の使用環境において迅速に崩壊した。・・・」
　
３　本願の優先権主張の日前から知られていた周知の事項を示す、「特表
２００６－５２８２４３号公報」（原査定の引用文献４。以下、「周知例
Ａ」という。）には、次の事項が記載されている。
　
（Ａ１）「【請求項１】
　頬腔で急速に溶けることが可能な錠剤であって、多数の高可塑性顆粒を含
んでおり、前記顆粒が多孔性の可塑性物質と、透水向上剤と、結合剤とを含
んでいる、前記錠剤。
　・・・
【請求項２１】
　さらに、界面活性剤、超崩壊剤、超多孔性ヒドロゲル粒子、発泡剤、滑沢
剤、着香剤、および着色剤からなる群から選ばれた少なくとも一つの追加成
分を含んでいる、請求項１の錠剤。」
　
（Ａ２）「【００６７】
有効医薬成分



　本発明は個別にここで言及するには膨大すぎる広範囲の有効医薬成分と共
に使用できる。たとえば、本発明の速く溶ける錠剤の中に配合することがで
きる代表的なクラスの薬物は以下のものを包含する：
　・・・
【００７１】
　・・・；
　カルシウムチャンネル遮断剤・・・たとえばアムロジピン・・・；
　・・・
【００７２】
　抗うつ薬・・・たとえば・・・パロキセチン・・・；
　抗精神病薬・・・たとえば・・・オランザピン・・・リスペリド
ン・・・；
　不安寛解剤・・・、鎮静剤・・・、および催眠薬・・・たとえば・・・ゾ
ルピデム・・・；
【００７３】
　神経変性疾患治療薬・・・たとえば・・・ドネペジル・・・プラミペキ
ソール・・・；
　・・・
　制吐薬・・・たとえば・・・オンダンセトロン・・・；
【００７４】
　・・・
　抗糖尿病薬・・・たとえばアカルボース・・・メトホルミン・・・；
　・・・
【００７６】
　・・・
　抗喘息薬・・・たとえば・・・モンテルカストナトリウム・・・；
　・・・」
　
４　本願の優先権主張の日前から知られていた周知の事項を示す、「特開
２００４－２３２６号公報」（原査定で周知の事項を示すために参照された
文献。以下、「周知例Ｂ」という。）には、次の事項が記載されている。
　
（Ｂ１）「【請求項１】
α－グルコシダーゼ阻害剤、糖類、ヒドロキシプロピルセルロース、崩壊剤
および結晶セルロースを含有してなる速崩壊性固形製剤。
　・・・
【請求項３】
錠剤である請求項１記載の製剤。
　・・・
【請求項８】
α－グルコシダーゼ阻害剤がボグリボースである請求項１記載の製剤。」
　
（Ｂ２）「【０００４】
【発明が解決しようとする課題】
糖尿病治療薬として有用なα－グルコシダーゼ阻害剤を含有する速崩壊性固
形製剤に関し、適度な硬度と速やかな崩壊性を有し、かつ、製造工程におけ
るα－グルコシダーゼ阻害剤の損失の小さい、優れた速崩壊性固形製剤の提
供が求められていた。」
　
（Ｂ３）「【０００６】
・・・該α－グルコシダーゼ阻害剤としては、例えばボグリボース、アカル
ボース、ミグリトール、エミグリテートなどが挙げられる。なかでも、ボグ
リボースが好ましい。・・・」
　
（Ｂ４）「【００１２】
本発明の速崩壊性固形製剤は、発明の効果に支障のない限り、製剤技術分野
において慣用の添加剤を適当量含んでいてもよい。
このような添加剤として、例えば賦形剤、酸味料、発泡剤、甘味料、香料、



滑沢剤、着色剤、安定化剤、ｐＨ調整剤、界面活性剤などが挙げられる。
　・・・
界面活性剤としては、例えばラウリル硫酸ナトリウム、ポリソルベート
８０、ポリオキシエチレン（１６０）ポリオキシプロピレン（３０）グリ
コールなどが挙げられる。
上記した添加剤の粒子径は、口腔内でのザラツキ感を生じにくい５００μｍ
以下であることが好ましい。・・・」
　
５　本願の優先権主張の日前から知られていた周知の事項を示す、「特表
２００２－５０５２６９号公報」（以下、「周知例Ｃ」という。）には、次
の事項が記載されている。
　
（Ｃ１）「【請求項３】一つ又はそれ以上の水に不溶な無機賦形剤；一つ又
はそれ以上の崩壊剤；及び選択的に一つ又はそれ以上の実質上水に可溶な賦
形剤、前記諸成分の量及び錠剤の物理的耐性（硬度又は引張り強度）が錠剤
が２％以下、なるべくなら１．５％以下最も好ましくは約１％又はそれ以下
の脆さ値を有し且つ口中で約７５秒以下で崩壊するのに適応するようになっ
ている、多粒子形状の薬品より成っている口中で急速に崩壊する錠剤。
　・・・
【請求項２７】存在する時の実質的に水に可溶な成分が一つ又はそれ以上の
下記：圧縮砂糖又は可溶性賦形剤（・・・）、調味剤、甘味剤（・・・）、
ｐＨ調整剤（・・・）、結合剤（・・・）、表面活性剤（例えばソルビタン
エステル、ドキュセートナトリウム、ラウリル硫酸ナトリウム、セトリミド
等）、可溶性無機塩（・・・）、である請求項１乃至２６の何れか一つにで
も記載の処方又は錠剤。」
　
（Ｃ２）「【００２７】
　・・・コートされた又はコートされていない薬品のマイクロカプセルは代
表的には近似的に２０から約１０００ミクロンまでの粒子サイズ分布範囲を
持つ。平均粒子サイズは例えば１２０乃至１５０ミクロン又はそれ以上、例
えば２００ミクロンであり得る。ざらざらさのない口内美味感覚を作るため
には、７００ミクロン以下の最大粒子サイズを持つ微小粒子が好まれ
る。・・・」
　
６　本願の優先権主張の日前から知られていた周知の事項を示す、「国際公
開第００／４８５７５号」（以下、「周知例Ｄ」という。）には、次の事項
が記載されている。
　
（Ｄ１）「【請求項１】少なくとも、主薬、水に濡れやすい糖類及び崩壊剤
を含む混合粉体を、水に濡れやすい糖類を含む結合剤で結合して造粒物を得
て、この造粒物を圧縮成形して得られる、錠剤。
　・・・
【請求項６】前記結合剤中に、更に、界面活性剤を含む、請求項１～５のい
ずれかに記載の錠剤。」
　
（Ｄ２）「技術分野
　本発明は、錠剤及び錠剤の製造方法に関し、特に、口腔内において速やか
に崩壊する錠剤及びそのような錠剤の製造方法に関する。」（４頁２～４
行）
　
（Ｄ３）「（６）本発明は、請求項１～５のいずれかに記載の錠剤が、結合
剤中に、更に、界面活性剤を含む、錠剤に関する。
　界面活性剤としては、アニオン活性剤、カチオン活性剤、非イオン活性
剤、両性活性剤であってもよく、また、これらに分類されない、プルロン
（Ｐｌｕｒｏｎ）系やポロクサマー（Ｐｏｌｏｘａｍｅｒ）系等の高分子活
性剤のいずれでもよい。
　より具体的には、アニオン活性剤としては、例えば、ラウリル硫酸ナトリ
ウム・・・をその好ましい例として挙げることができる。
　また、非イオン活性剤としては、例えば、・・・ポリソルベート８０をそ
の好ましい例として挙げることができる。



　・・・
　したがって、この錠剤は、口腔内に入れると、口腔内の唾液により、結合
剤中の、界面活性剤により唾液中の水の界面張力が低下するので、結合剤が
水に濡れ易くなる。」（１６頁１～２１行）
　
（Ｄ４）「主薬（粒子）２としては、有効成分を含む粒子や顆粒、薬効成分
を含む顆粒が機能性剤皮によりコーティングされたものや、ワックスマト
リックス構造中に有効成分を分散させたものや、固体分散型顆粒等が用いら
れる。
　尚、用いる主薬（粒子）２の粒径は、１０μｍ以上５００μｍ以下である
ことが好ましく、より好ましくは、２０μｍ以上３００μｍ以下、更に好ま
しくは、２０μｍ以上２００μｍ以下である。
　主薬（粒子）２として、上記範囲内の粒径のものを使用した造粒物１ａ
は、錠剤化が容易であり、この造粒物１ａを圧縮成形した錠剤（・・・）
は、口腔内での崩壊性が優れている。」（２０頁３～１１行）
　
７　本願の優先権主張の日前から知られていた周知の事項を示す、「国際公
開第２００７／１１９７９２号」（２００７年１０月２５日国際公開。以
下、「周知例Ｅ」という。）には、次の事項が記載されている。
　
（Ｅ１）「【請求項１】
　エリスリトール、キシリトール、マンニトール、乳糖、ショ糖からなる群
から選ばれる一種以上の矯味剤と、結晶セルロース、結晶セルロース・カル
メロースナトリウム、カルメロースカリウムからなる群から選ばれる一種以
上の結合剤の粉体を混合し、還元麦芽糖水アメの水溶液を噴霧して得た造粒
物を用いることを特徴とする乾式直打速崩壊性錠剤。」
　
（Ｅ２）「【００２６】
　この場合の本発明の乾式直打速崩壊性錠剤に用いる薬効成分としては、特
に制限されるものではない。例えば・・・糖尿病薬、高脂血症治療剤・・・
鎮静・催眠薬・・・胃炎用薬、制吐薬・・・等を挙げることができる。
　・・・
【００３２】
　・・・
　糖尿病用剤としては、例えば、トルブタミド、アセトヘキサミド、クロル
プロパミド、グリクロピラミド、グリブゾール、グリベンクラミド、グリメ
ピリド、塩酸ブホルミン、塩酸メトホルミン、ナテグリニド、アカルボー
ス、ボグリボース、塩酸ピオグリタゾン、エパルレスタット等を挙げること
ができる。
【００３３】
　高脂血症治療剤としては、例えば・・・シンバスタチン・・・を挙げるこ
とができる。
　・・・
　鎮静・催眠薬としては、例えば・・・酒石酸ゾルピデム・・・が挙げられ
る。
　・・・
【００３７】
　・・・
　胃炎用薬としては、例えば・・・塩酸オンダンセトロン・・・が挙げられ
る。
　制吐剤としては、例えば・・・塩酸オンダンセトロン・・・が挙げられ
る。」
　
８　本願の優先権主張の日前から知られていた周知の事項を示す、「国際公
開第２００７／０２６８６４号」（２００７年３月８日国際公開。以下、
「周知例Ｆ」という。）には、次の事項が記載されている。
　
（Ｆ１）「【０００１】
　本発明は、崩壊剤と水溶性塩類、具体的には、崩壊剤と２．５％濃度の水
溶液ｐＨが３～９である水溶性無機塩類の両者を配合することにより医薬品



の崩壊性を改善し、崩壊時間の速い医薬組成物を製造する方法に関するもの
である。とりわけ、本発明は、低置換度ヒドロキシプロピルセルロースと水
溶性塩類を配合することにより医薬品の崩壊性を改善する方法に関するもの
である。・・・」
　
（Ｆ２）「【００２４】
（薬効成分）
　本発明に用いる薬効成分は、生体内で吸収されることにより治療効果を発
揮するものであれば特に限定されないが、製剤中で薬効成分が電気的に中性
又は正に荷電している場合が好ましい。・・・
【００２５】
　本発明に用いる薬効成分の具体例としては、例えば、塩酸ドネペジ
ル・・・のような抗痴呆薬、ナテグリニド、メトホルミン、α－グリコシ
ダーゼ阻害剤（例：ボグリボース）・・・等の糖尿病治療薬・・・が挙げら
れる。・・・」
　
９　本願の優先権主張の日前から知られていた周知の事項を示す、「特開
２００７－５１１０９号公報」（平成１９年３月１日公開。以下、「周知例
Ｇ」という。）には、次の事項が記載されている。
　
（Ｇ１）「【０００１】
　本発明は圧縮成型製剤に関し、更に詳細には、少量で、且つ簡易に処理し
た添加剤を用い、速やかに崩壊するように設計された圧縮成型製剤に関し、
特にこの技術を利用して、口腔内で速やかに崩壊する口腔内速崩錠等として
使用される圧縮成型製剤に関する。」
　
（Ｇ２）「【００２７】
　本発明の圧縮成型製剤において、配合される薬効成分は特に限定されず、
種々のものを使用することができる。例えば・・・精神神経用剤・・・高脂
血症用剤・・・ホルモン剤・・・糖尿病用剤・・・等の有効成分として知ら
れる薬効成分を配合することができる。
【００２８】
　このうち・・・精神神経用剤の薬効成分としては、例えば・・・オランザ
ピン・・・リスペリドン等が・・・挙げられる。
【００２９】
　また・・・高脂血症用剤の場合は、例えば・・・シンバスタチン等が挙げ
られる。
【００３０】
　・・・
【００３１】
　更にまた、ホルモン剤としては、例えば・・・タムスロシン・・・等
が、・・・糖尿病用剤としては、例えば、・・・メトホルミン、アカルボー
ス、ボグリボース等が・・・挙げられる。」
　
第４　引用例に記載された発明
　引用例１の上記（１ａ）からみて、引用例１には次の発明（以下、「引用
例１発明」という。）が記載されていると認められる。
　
「実質的に５０％～９０％のケイ化微結晶セルロース、０％～２０％の低置
換度ヒドロキシプロピルセルロース、潤滑剤、及び有効量の医薬活性物質か
らなり、インビトロ崩壊試験において試験したとき１～１５秒以内に崩壊を
示す、口腔内崩壊性医薬錠剤。」
　
第５　対比
　本願発明と引用例１発明とを対比する。
　
１　引用例１発明の「ケイ化微結晶セルロース」は、引用例１の上記
（１ｂ）、（１ｃ）のとおり、ＰＲＯＳＯＬＶの商標名で市販されている、
水不溶性の錠剤マトリックス形成賦形剤である。



　一方、本願明細書の請求項３の「該非水溶性部分が・・・ケイ化結晶セル
ロース・・・から選択される」との記載及び実施例の「Ｐｒｏｓｏｌｖ　
（ＳＭＣＣ　９０）」との記載からみて、本願発明の「非水溶性部分」は、
ケイ化結晶セルロース（Ｐｒｏｓｏｌｖ）であってよい。
　よって、引用例１発明の「ケイ化微結晶セルロース」は、本願発明の「非
水溶性部分」に相当する。
　そして、引用例１発明の「ケイ化微結晶セルロース」は、「口腔内崩壊性
医薬錠剤」中に「実質的に５０％～９０％」含まれるから、本願発明でいう
ところの「非水溶性部分」が錠剤全体の実質的に５０％～９０％含まれるこ
とになる。
　よって、引用例１発明の「実質的に５０％～９０％のケイ化微結晶セル
ロース」は、本願発明の「医薬活性物質、界面活性剤および崩壊剤中に含ま
れる非水溶性部分を含めた総非水溶性部分が錠剤全体の少なくとも５０％
（ｗ／ｗ）を占め」ることに相当する。
　
２　引用例１発明の「低置換度ヒドロキシプロピルセルロース」は、引用例
１の上記（１ｅ）のとおり崩壊剤であり、本願の請求項６に、「該崩壊剤
が、低置換ヒドロキシプロピルセルロース・・・からなる群から選択され
る、請求項１・・・に記載の錠剤」と記載されている崩壊剤とも一致する。
　よって、引用例１発明の「低置換度ヒドロキシプロピルセルロース」は、
本願発明の「崩壊剤」に相当する。
　
３　引用例１の上記（１ｈ）には、発泡性賦形剤は好ましくは排除されるこ
とが記載されているとおり、引用例１発明には発泡性賦形剤は含まれていな
い。
　そして、引用例１発明の「インビトロ崩壊試験において試験したとき
１～１５秒以内に崩壊を示す、口腔内崩壊性医薬錠剤」とは、錠剤が、ケイ
化微結晶セルロース、低置換度ヒドロキシプロピルセルロースなどを口腔内
で崩壊可能であるように含むことを意味することは明らかである。
　よって、引用例１発明の、ケイ化微結晶セルロース、低置換度ヒドロキシ
プロピルセルロースなどを含む、「インビトロ崩壊試験において試験したと
き１～１５秒以内に崩壊を示す、口腔内崩壊性医薬錠剤」は、本願発明の、
非水溶性部分、崩壊剤などを、「錠剤が口腔内で崩壊可能または分散可能で
あるように含む、経口投与用の非発泡性錠剤」に相当する。
　
４　引用例１発明の「有効量の医薬活性物質」は、本願発明の「有効量の少
なくとも１種の医薬活性物質」であって、「該医薬活性物質が、結晶または
凝集物形態のアカルボース、ミグリトールおよびボグリボースから選択さ
れ、１２５μｍ－８００μｍの粒径を有する」ものと、「有効量の少なくと
も１種の医薬活性物質」である点で共通する。
　
５　引用例１発明には、「潤滑剤」が含まれているところ、その具体例とし
て、引用例１の上記（１ｆ）に、「ステアリルフマル酸ナトリウム」が例示
されている。
　そして、本願発明の錠剤は、その他の成分を含んでよいものであり、本願
発明の実施例でも、「錠剤は、所定の成分（滑沢剤フマル酸ステアリルＮａ
を除く）を・・・混合することにより得ることができる。・・・活性物質と
してのアカルボースの場合、アカルボースを０，５％（ｗ／ｗ）フマル酸ス
テアリルＮａと予め混合し、圧縮する。」（【００３２】）と記載されてい
るとおり、滑沢剤（審決注：潤滑剤と同義）であるフマル酸ステアリルＮａ
が配合されている。
　よって、引用例１発明に「潤滑剤」が含まれていることは、本願発明との
相違点とはならない。
　
６　以上のことから、両発明は、次の一致点及び相違点１～２を有する。
　
一致点：
　「有効量の少なくとも１種の医薬活性物質、非水溶性部分および崩壊剤
を、医薬活性物質および崩壊剤中に含まれる非水溶性部分を含めた総非水溶
性部分が錠剤全体の少なくとも５０％（ｗ／ｗ）を占め、かつ錠剤が口腔内



で崩壊可能であるように含む、経口投与用の非発泡性錠剤。」である点
　
相違点１：
　本願発明では、さらに「界面活性剤」を含むのに対し、引用例１発明で
は、これを含まない点
　
相違点２：
　「有効量の少なくとも１種の医薬活性物質」について、本願発明では、
「結晶または凝集物形態のアカルボース、ミグリトールおよびボグリボース
から選択され、１２５μｍ－８００μｍの粒径を有する」ものに特定してい
るのに対し、引用例１発明では、そのように特定していない点
　
第６　判断
　そこで、上記相違点１～２について検討する。
　
１　相違点１について
　引用例１の上記（１ｇ）には、「崩壊特性に全く又はほとんど影響を及ぼ
さないと考えられる付加的な補助賦形剤が錠剤組成物中に存在してもよい。
補助賦形剤の例は、矯味剤、安定剤、天然又は人工甘味料（例えばアスパル
テーム）、香味料（例えばミントフレーバー）、防腐剤及びｐＨ調整剤を含
む。他の補助賦形剤も必要に応じて使用してもよい。」と記載されているよ
うに、引用例１発明に、周知の賦形剤をさらに添加してもよいことが記載さ
れている。
　そして、引用例１発明と同様に、医薬活性物質と崩壊剤及びケイ化微結晶
セルロースを含み、崩壊性錠剤に関する引用例２（上記（２ａ）、
（２ｂ）、（２ｃ）、（２ｅ））には、他の慣用的な製剤賦形剤も使用する
ことができることが記載されている（上記（２ｄ））。
　また、引用例２には、界面活性剤、ｐＨ改善剤、可溶化剤、潤滑剤、芳香
剤などの賦形剤は、崩壊性錠剤の特性に不都合な影響を与えないこと、有用
な賦形剤としては、ポリオキシエチレンソルビタン脂肪酸エステルなどの界
面活性剤が挙げられ、湿潤化を促進することで溶解速度を増加し、あるいは
剤形からの薬物の放出の速度を増加するために好都合に使用することができ
ることが示されている（上記（２ｄ））。
　また、周知例Ａ～Ｄ（上記（Ａ１）、（Ｂ４）、（Ｃ１）、（Ｄ１）～
（Ｄ３））にあるように、崩壊性錠剤において、賦形剤として界面活性剤を
採用し得ることは、本願の優先権主張の日前から当業者に周知の事項であ
る。
　よって、引用例１発明について、さらに界面活性剤を含むものとすること
は、引用例２及び周知の事項に基づき、当業者が容易になし得たことであ
る。
　
２　相違点２について
（１）引用例１には、錠剤中に製剤し得る医薬活性物質の限定されない例と
して、様々な薬が例示され、その中には、メトホルミン（抗糖尿病薬）も記
載されている（上記（１ｉ））。
　そして、崩壊性錠剤に製剤化し得る医薬活性物質として、引用例１に、鎮
吐薬、抗精神病薬／抗うつ薬、催眠薬、血中脂質低下薬などとして例示され
ている薬と同様に、抗糖尿病薬としてメトホルミン以外のアカルボースなど
も採用し得ることは、上記周知例Ａ、Ｅ～Ｇ（上記（Ａ２）、（Ｅ１）、
（Ｅ２）、（Ｆ１）、（Ｆ２）、（Ｇ１）、（Ｇ２））に記載されていると
おり、本願の優先権主張の日前から当業者に周知の事項である。そして、具
体的にボグリボースを有効成分とする口腔内崩壊錠剤も上記周知例Ｂ（上記
（Ｂ１）～（Ｂ３））に記載されている。
　
（２）引用例１には、医薬活性物質の具体的な粒径の範囲については記載さ
れていないが、ケイ化微結晶セルロースについて、口腔内での味や触感の観
点から、７５～１２５ミクロンの範囲内、特に約９０ミクロンの平均粒径を
有するケイ化微結晶セルロースが好ましいと記載している（上記
（１ｄ））。
　そして、崩壊性錠剤では、錠剤を構成する成分について、結合剤や賦形剤



のみならず、医薬活性物質に関しても、打錠性、崩壊性、あるいは口腔内で
の味や感触の観点から、その好ましい粒径を検討すること、その際の粒径
が、本願発明で特定されている１２５μｍ－８００μｍの範囲内の程度であ
ることは、上記周知例Ｂ～Ｄ（上記（Ｂ４）、（Ｃ２）、（Ｄ４））に記載
されているとおり、本願の優先権主張の日前から当業者に周知の事項であ
る。
　
（３）アカルボースなどの抗糖尿病薬を錠剤に製剤化する際に、これらを結
晶又は凝集物形態で適宜の粒径を有するものとして配合することは、当業者
に自明なことである。
　よって、引用例１発明において、医薬活性物質として、結晶又は凝集物形
態のアカルボース、ミグリトール及びボグリボースから選択され、
１２５μｍ－８００μｍの粒径を有するものを採用することは、周知の事項
に基づき、当業者が容易になし得たことである。
　
３　本願発明の効果について
　本願明細書には、本願発明の効果について明確に記載されたところはない
が、（１）総非水溶性部分が錠剤全体の少なくとも５０％（ｗ／ｗ）を占め
ること、（２）界面活性剤を含むこと、（３）医薬活性物質が、結晶又は凝
集物形態のアカルボース、ミグリトール及びボグリボースから選択され、
１２５μｍ－８００μｍの粒径を有することにより、（１）発泡剤や急速に
可溶な特化した錠剤補助剤を使用することなく、崩壊錠剤を得ることができ
（【０００３】、【０００６】）、（２）口腔内の水性媒体の粘性を減ずる
ことができ（【０００５】、【００１０】）、（３）可溶性薬物物質の崩壊
時間、内容物の均一性及び錠剤の硬度に関して有利であり得る
（【００３１】）ことが説明されていると解される。
　そこで、これらについて検討するに、（１）引用例１においても、発泡剤
や急速に可溶な錠剤補助剤を使用することなく、崩壊錠剤が得られており、
（２）周知例Ｄに、界面活性剤により唾液中の水の界面張力が低下して、結
合剤が水に濡れ易くなることが記載されているように（上記（Ｄ３））、界
面活性剤を配合したことにより予測される効果であり、（３）医薬活性物質
の粒径は、可溶性薬物であるか否かに係わらず、崩壊錠剤で当然検討するこ
とであって、通常採用される粒径である。
　そして、本願明細書の実施例及び他の記載を参酌しても、本願発明の発明
特定事項とすることにより、当業者が予測し得ない効果を奏したものという
ことはできない。
　
４　まとめ
　したがって、本願発明は、引用例１発明と引用例２及び周知の事項に基づ
き、当業者が容易になし得たことである。
　
第７　むすび
　以上のとおりであるから、本願の請求項１に係る発明は、引用例１及び引
用例２に記載された事項及び周知の事項に基づいて、当業者が容易に発明を
することができたものであるから、特許法第２９条２項の規定により特許を
受けることができない。
　したがって、その他の請求項に係る発明についての判断を示すまでもな
く、本願は拒絶すべきものである。
　よって、結論のとおり審決する。

平成２８年　１月１８日
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