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(57)【要約】
本開示は、少なくとも１つのカンナビノイドを含む経口固形投与のための固体自己乳化組
成物、及び固体自己乳化組成物を調製する方法について記載している。本明細書に開示さ
れる組成物は、治療を必要とする対象への投与に好適である薬学的に許容可能な経口固形
投与製剤に容易に製剤化でき、これにより、所定の治療有効量の少なくとも１つのカンナ
ビノイドの投与に関して確実性をもたらす。
【選択図】なし
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【特許請求の範囲】
【請求項１】
　少なくとも１つのカンナビノイド、親油性溶媒、乳化剤、及び吸着剤を含む、経口固形
投与用の固体自己乳化組成物。
【請求項２】
　前記少なくとも１つのカンナビノイドが、アナンダミド、２－アラキドノイルグリセロ
ール、カンナビクロメン（ＣＢＣ）、カンナビクロメン酸（ＣＢＣＡ）、カンナビコルメ
バリン（ＣＢＣＶ）、カンナビクロムバリン酸（ＣＢＣＶＡ）、カンナビジオール（ＣＢ
Ｄ）、カンナビジオール酸（ＣＢＤＡ）、カンナビジバリン（ＣＢＤＶ）、カンナビジバ
リン酸（ＣＢＤＶＡ）、カンナビエルソイン（ＣＢＥ）、カンナビシクロル（ＣＢＬ）、
カンナビノジオール（ＣＢＮＤ）、カンナビゲロール（ＣＢＧ）、カンナビゲロール酸（
ＣＢＧＡ）、カンナビゲロバリン（ＣＢＧＶ）、カンナビゲロバリン酸（ＣＢＧＶＡ）、
カンナビノール（ＣＢＮ）、カンナビノール酸（ＣＢＮＡ）、カンナビトリオール（ＣＢ
Ｔ）、デルタ－８－テトラヒドロカンニノール（ｔｅｔｒａｈｙｄｒｏｃａｎｎｉｎｏｌ
）、デレタ（ｄｅｌｅｔａ）－８－テトラヒドロカンナビノール酸、デルタ－９－テトラ
ヒドロカンナビノール（ＴＨＣ）、デルタ－９－テトラヒドロカンナビノール酸（ＴＨＣ
Ａ）、デルタ－９－テトラヒドロカンナビバリン（ＴＨＣＶ）、デルタ－９－テトラヒド
ロカンナビバリン酸（ＴＨＣＶＡ）、１１－ノル－９－カルボキシ－デルタ－９－テトラ
ヒドロカンナビノール（ＴＨＣＣＯＯＣＨ）、１１－ノル－９－カルボキシ－デルタ－８
－テトラヒドロカンナビノール、１１－ヒドロキシ－デルタ－８－テトラヒドロカンナビ
ノール、及び１１－ヒドロキシ－デルタ－９－テトラヒドロカンナビノール、ジメチルヘ
プチルペンチルカンナビジオール（ＤＭＨＰ－ＣＢＤ）、６，１２－ジヒドロ－６－ヒド
ロキシ－カンナビジオール、（３Ｓ，４Ｒ）－７－ヒドロキシ－デルタ．６－テトラヒド
ロカンナビノールホモログ及び誘導体、（＋）－４－［４－ＤＭＨ－２，６－ジアセトキ
シ－フェニル］－２－カルボキシ－６，６－ジメチルビシクロ［３．１．１］ヘプチル－
２－エン、及び他の４－フェニルピネン誘導体、及びカンナビジオール（－）（ＣＢＤ）
類似体、例えば、（－）ＣＢＤ－モノメチルエーテル、（－）ＣＢＤジメチルエーテル；
（－）ＣＢＤジアセテート；（－）３’－アセチル－ＣＢＤモノアセテート、カンナビノ
ールプロピルバリアント（ＣＢＮＶ）、及びナビロンからなる群から選択することができ
る、請求項１に記載の組成物。
【請求項３】
　前記カンナビノイドが、カンナビジオール（ＣＢＤ）を含む、請求項２に記載の組成物
。
【請求項４】
　前記カンナビノイドが、デルタ－９－テトラヒドロカンナビノール（ＴＨＣ）を含む、
請求項２に記載の組成物。
【請求項５】
　前記カンナビノイドが、１：１００～１００：１の比率でＣＢＤ及びＴＨＣを含む、請
求項２に記載の組成物。
【請求項６】
　前記親油性溶媒が、植物油、中鎖トリグリセリド、またはそれらの混合物を含む、先行
請求項のいずれか１項に記載の組成物。
【請求項７】
　前記乳化剤が、界面活性剤を含む、先行請求項のいずれか１項に記載の組成物。
【請求項８】
　前記乳化剤が、非イオン性界面活性剤を含む、請求項７に記載の組成物。
【請求項９】
　前記乳化剤が、ポリエトキシル化非イオン性界面活性剤を含む、請求項８に記載の組成
物。
【請求項１０】
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　前記吸着剤が、不活性粒子材料を含む、先行請求項のいずれか１項に記載の組成物。
【請求項１１】
　前記不活性粒子材料が、約３ミクロン～約３５０ミクロンの範囲の粒子サイズを有する
、請求項１０に記載の組成物。
【請求項１２】
　前記不活性粒子材料が、約２０ミクロン～約６０ミクロンの範囲の粒子サイズを有する
、請求項１１に記載の組成物。
【請求項１３】
　前記不活性粒子材料が、約１．５～約１．９ｍＬ／ｇの範囲のメソ細孔容積を有するメ
ソポーラスである、請求項１０～１２のいずれか１項に記載の組成物。
【請求項１４】
　前記不活性粒子材料が、約１５０～３５０ｍ２／ｇの表面積を有する、請求項１０～１
３のいずれか１項に記載の組成物。
【請求項１５】
　前記不活性粒子材料が、約２６０～約３２０ｍ２／ｇの表面積を有する、請求項１０～
１４のいずれか１項に記載の組成物。
【請求項１６】
　前記不活性粒子材料が、非晶質シリカを含む、請求項１０～１５のいずれか１項に記載
の組成物。
【請求項１７】
　前記不活性粒子材料が、薬学的に許容可能な金属酸化物を含む、請求項１０～１５のい
ずれか１項に記載の組成物。
【請求項１８】
　前記不活性粒子材料が、微結晶性セルロース、ケイ化微結晶性セルロース、粉末セルロ
ース、デンプン、デキストロース、多糖類及びデキストレートを含む、請求項１０～１５
のいずれか１項に記載の組成物。
【請求項１９】
　親油性抗酸化剤をさらに含む、先行請求項のいずれか１項に記載の組成物。
【請求項２０】
　固体自己乳化組成物を調製する方法であって、
ａ）少なくとも１つのカンナビノイド及び乳化剤を含む親油性溶媒溶液を提供することと
、
ｂ）前記溶液を吸着剤と混合して、前記固体自己乳化組成物を生成することと、を含む、
前記方法。
【請求項２１】
　前記混合ステップが、連続撹拌しながら前記溶液を前記吸着剤に滴加することと、前記
得られた混合物を前記固体自己乳化組成物を得るのに十分な期間ブレンドすることと、を
含み、ここで、前記組成物が、自由流動性粉末である、請求項２０に記載の方法。
【請求項２２】
　前記溶液を前記吸着剤に添加する速度が、６０～６００滴／分である、請求項２１に記
載の方法。
【請求項２３】
　連続撹拌の速度が、約５０～約４００ｒｐｍである、請求項２１または請求項２２に記
載の方法。
【請求項２４】
　前記得られた混合物が、５～６０分間１００～１０００ｒｐｍの速度でブレンドされる
、請求項２０～２３のいずれか１項に記載の方法。
【請求項２５】
　前記混合ステップが、連続撹拌しながら前記溶液を前記吸着剤に噴霧することと、前記
得られた混合物を前記固体自己乳化組成物を得るのに十分な期間ブレンドすることと、を
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含み、ここで、前記組成物が、自由流動性粉末である、請求項２０に記載の方法。
【請求項２６】
　前記固体自己乳化組成物を１つ以上の賦形剤とブレンドすることをさらに含む、請求項
２０～２５のいずれか１項に記載の方法。
【請求項２７】
　前記溶液が、約１．１～約１：９０の希釈係数で前記親油性溶媒中に存在する前記少な
くとも１つのカンナビノイドを含む、請求項２０～２６のいずれか１項に記載の方法。
【請求項２８】
　前記溶液が、約３重量％～約４０重量％の乳化剤を含む、請求項２０～２７のいずれか
１項に記載の方法。
【請求項２９】
　前記溶液が、親油性抗酸化剤をさらに含む、請求項２０～２８のいずれか１項に記載の
方法。
【請求項３０】
　前記溶液が、０．０２～１％のｄｌ－α－トコフェロールを含む、請求項２９に記載の
方法。
【請求項３１】
　請求項１～１９のいずれか１項に記載の固体自己乳化組成物を含む経口投与製剤。
【請求項３２】
　前記経口投与製剤が、充填剤、結合剤、固結防止剤、崩壊剤、滑沢剤、流動促進剤、抗
酸化剤、香味剤、着色剤、コーティング剤、甘味剤、徐放剤を含む群から選択される少な
くとも１つの医薬賦形剤をさらに含む、請求項３１に記載の経口投与製剤。
【請求項３３】
　ＣＢＤが、約０．５ｍｇ～５０ｍｇの量で前記経口投与製剤中に存在する、請求項３１
または請求項３２に記載の経口投与製剤。
【請求項３４】
　ＣＢＤが、約２．５ｍｇ～２０ｍｇの量で前記経口投与製剤中に存在する、請求項３３
に記載の経口投与製剤。
【請求項３５】
　ＴＨＣが、約０．５ｍｇ～５０ｍｇの量で前記経口投与製剤中に存在する、請求項３１
～３４のいずれか１項に記載の経口投与製剤。
【請求項３６】
　ＴＨＣが、約２．５ｍｇ～２０ｍｇの量で前記経口投与製剤中に存在する、請求項３５
に記載の経口投与製剤。
【請求項３７】
　前記親油性溶媒が、約２重量％～約３５重量％の量で前記経口投与製剤中に存在する、
請求項３１～３６のいずれか１項に記載の経口投与製剤。
【請求項３８】
　前記乳化剤が、約１重量％～３０重量％の量で前記経口投与製剤中に存在する、請求項
３１～３７のいずれか１項に記載の経口投与製剤。
【請求項３９】
　前記吸着剤が、約４重量％～約８０重量％の量で前記経口投与製剤中に存在する、請求
項３１～３８のいずれか１項に記載の経口投与製剤。
【請求項４０】
　前記抗酸化剤が、約０．０２重量％～約１．０重量％の量で前記経口投与製剤中に存在
する、請求項３２～３９のいずれか１項に記載の経口投与製剤。
【請求項４１】
　前記充填剤及び／または結合剤が、約１０重量％～約６０重量％の量で前記経口投与製
剤中に存在する、請求項３２～４０のいずれか１項に記載の経口投与製剤。
【請求項４２】
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　前記固結防止剤が、約５重量％～約４５重量％の量で前記経口投与製剤中に存在する、
請求項３２～４１のいずれか１項に記載の経口投与製剤。
【請求項４３】
　対象において疾患を予防する、治療する、及び／またはその重症度を軽減させるための
薬剤の製造における、請求項１～１９のいずれか１項に記載の固体自己乳化組成物または
請求項３１～４２のいずれか１項に記載の経口投与製剤の使用であって、前記疾患が、炎
症性障害、神経障害、精神障害、悪性腫瘍、免疫障害、代謝障害、感染症、胃腸障害、心
血管障害、がん、疼痛のうちの少なくとも１つである、前記使用。
【請求項４４】
　対象における疾患を予防する、治療する、及び／またはその重症度を軽減させる方法で
あって、前記疾患が、炎症性障害、神経障害、精神障害、悪性腫瘍、免疫障害、代謝障害
、栄養不足、感染症、胃腸障害、心血管障害、がん、疼痛のうちの少なくとも１つであり
、それを必要とする対象に、有効量の請求項１～１９のいずれか１項に記載の固体自己乳
化組成物または請求項３１～４２のいずれか１項に記載の経口投与製剤を投与することを
含む、前記方法。
【請求項４５】
　請求項１～１９のいずれか１項に記載の所定量の前記固体自己乳化組成物を含む、少な
くとも１つの容器を含む、キット。
【請求項４６】
　対象において所定の濃度範囲で少なくとも１つのカンナビノイドの血漿濃度を提供する
方法であって、所定量の請求項１～１９のいずれか１項に記載の固体自己乳化組成物また
は請求項３１～４２のいずれか１項に記載の経口投与製剤を前記対象に投与することを含
む、前記方法。
【請求項４７】
　そのような治療を必要とする前記対象に、請求項１～１９のいずれか１項に記載の固体
自己乳化組成物または請求項３１～４２のいずれか１項に記載の経口投与製剤を投与する
ことを含む、少なくとも１つのカンナビノイドの薬物動態プロファイルを改善するための
方法。

【発明の詳細な説明】
【技術分野】
【０００１】
　本開示は、少なくとも１つのカンナビノイドを含む固体自己乳化医薬組成物及び本組成
物を調製する方法に関する。
【背景技術】
【０００２】
　本開示の背景についての議論は、本開示の理解を容易にすることを目的としている。た
だし、この議論は、参照されるいかなる材料も、本出願の優先日として、公開、既知、ま
たは一般知識の部分であったことを承認するかまたは示唆するものではないことを理解さ
れたい。
【０００３】
　幅広い病状及び障害の治療に大麻及びカンナビノイドを使用することへの関心が高まっ
ている。
【０００４】
　現在、薬用大麻は、乾燥粉末大麻植物材料を含むカプセル、大麻抽出物を脂質相（例え
ば、バター、食用油、食用脂肪）または溶媒相（例えば、グリセロール、グルコース、ア
ルコール）に注入することによって製造される食用「食品」製品；中鎖トリグリセリドま
たはキャリアオイルに溶解したカンナビノイドを含むハードシェルゼラチンカプセルまた
はソフトシェルゼラチンカプセル；カンナビジオール（ＣＢＤ）及びデルタ－９－テトラ
ヒドロカンナビノール（ＴＨＣ）が様々な比率及び濃度である、大麻抽出物を含む油ベー
ス液体；チューインガム、乾燥植物材料の気化によって製造される吸入器；口腔粘膜への
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送達による液体スプレーまたはエアロゾル；ならびに脂質ナノスフェア内のビタミン、ミ
ネラル、及び他の栄養素と組み合わせた栄養補助食品など、いくつかの形態で投与するこ
とができる。
【０００５】
　上記の製剤の多くの欠点としては、有効成分の組成のばらつきが大きいこと、安定性が
低いこと、及び生物学的利用能が低いことが挙げられる。一般に、これらの欠点は、親油
性かつ水不溶性であり、典型的には、多様な化合物の複合混合物を含む粘着性の樹脂性タ
ール様物質として存在するカンナビノイドの物理化学的特性が原因で生じる。
【０００６】
　大麻及びカンナビノイド、特にＴＨＣ及びＣＢＤの効果的な経口送達ビヒクルは、予測
可能な生物学的利用能を有する有効成分の一貫して安定した投与量を提供することが望ま
しいであろう。
【０００７】
　本明細書に開示される様々な実施形態は、前述の不利益な点を少なくとも一部克服する
ように努める。
【発明の概要】
【０００８】
　本開示は、少なくとも１つのカンナビノイドを含む経口固形投与のための固体自己乳化
組成物、固体自己乳化組成物を調製する方法、及び固体自己乳化組成物を含む経口固形投
与製剤を提供する。
【０００９】
　本開示の様々な実施形態は、少なくとも１つのカンナビノイド、親油性溶媒、乳化剤、
及び吸着剤を含む、経口固形投与のための固体自己乳化組成物を提供する。親油性溶媒、
乳化剤及び吸着剤は、薬学的に許容可能な物質であり得ることが理解されよう。
【００１０】
　一実施形態では、少なくとも１つのカンナビノイドは、アナンダミド、２－アラキドノ
イルグリセロール、カンナビクロメン（ＣＢＣ）、カンナビクロメン酸（ＣＢＣＡ）、カ
ンナビコルメバリン（ＣＢＣＶ）、カンナビクロムバリン酸（ＣＢＣＶＡ）、カンナビジ
オール（ＣＢＤ）、カンナビジオール酸（ＣＢＤＡ）、カンナビジバリン（ＣＢＤＶ）、
カンナビジバリン酸（ＣＢＤＶＡ）、カンナビエルソイン（ＣＢＥ）、カンナビシクロル
（ＣＢＬ）、カンナビノジオール（ＣＢＮＤ）、カンナビゲロール（ＣＢＧ）、カンナビ
ゲロール酸（ＣＢＧＡ）、カンナビゲロバリン（ＣＢＧＶ）、カンナビゲロバリン酸（Ｃ
ＢＧＶＡ）、カンナビノール（ＣＢＮ）、カンナビノール酸（ＣＢＮＡ）、カンナビトリ
オール（ＣＢＴ）、デルタ－８－テトラヒドロカンニノール（ｔｅｔｒａｈｙｄｒｏｃａ
ｎｎｉｎｏｌ）、デレタ（ｄｅｌｅｔａ）－８－テトラヒドロカンナビノール酸、デルタ
－９－テトラヒドロカンナビノール（ＴＨＣ）、デルタ－９－テトラヒドロカンナビノー
ル酸（ＴＨＣＡ）、デルタ－９－テトラヒドロカンナビバリン（ＴＨＣＶ）、デルタ－９
－テトラヒドロカンナビバリン酸（ＴＨＣＶＡ）、１１－ノル－９－カルボキシ－デルタ
－９－テトラヒドロカンナビノール（ＴＨＣＣＯＯＣＨ）、１１－ノル－９－カルボキシ
－デルタ－８－テトラヒドロカンナビノール、１１－ヒドロキシ－デルタ－８－テトラヒ
ドロカンナビノール、及び１１－ヒドロキシ－デルタ－９－テトラヒドロカンナビノール
、ジメチルヘプチルペンチルカンナビジオール（ＤＭＨＰ－ＣＢＤ）、６，１２－ジヒド
ロ－６－ヒドロキシ－カンナビジオール、（３Ｓ，４Ｒ）－７－ヒドロキシ－デルタ．６
－テトラヒドロカンナビノールホモログ及び誘導体、（＋）－４－［４－ＤＭＨ－２，６
－ジアセトキシ－フェニル］－２－カルボキシ－６，６－ジメチルビシクロ［３．１．１
］ヘプチル－２－エン、及び他の４－フェニルピネン誘導体、及びカンナビジオール（－
）（ＣＢＤ）類似体、例えば、（－）ＣＢＤ－モノメチルエーテル、（－）ＣＢＤジメチ
ルエーテル；（－）ＣＢＤジアセテート；（－）３’－アセチル－ＣＢＤモノアセテート
、カンナビノールプロピルバリアント（ＣＢＮＶ）、及びナビロンを含む群から選択され
得る。
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【００１１】
　特定の実施形態では、カンナビノイドは、カンナビジオール（ＣＢＤ）を含む。
【００１２】
　特定の実施形態では、カンナビノイドは、デルタ－９－テトラヒドロカンナビノール（
ＴＨＣ）を含む。
【００１３】
　特定の実施形態では、カンナビノイドは、１：１００～１００：１、１：１０～１０：
１、１：３～３：１、１：２～２：１または１：１の比率でＣＢＤ及びＴＨＣを含む。
【００１４】
　特定の実施形態では、親油性溶媒は、植物油、中鎖トリグリセリド、またはそれらの混
合物を含む。植物油の好適な例としては、これらに限定されないが、綿実油、サフラワー
油、ヒマワリ油、落花生油、亜麻仁油、コーン油、オリーブ油、ココナッツ油、大豆油、
ゴマ油、チア（Ｓａｌｖｉａ　Ｈｉｓｐａｎｉｃａ　Ｌ．）種子油、小麦胚芽油、菜種油
、ヒマシ油、水素化ヒマシ油、及びそれらの任意の混合物が挙げられる。本開示の実施形
態での使用に好適であり得る中鎖トリグリセリドの例としては、トリカプロイン、トリカ
プリリン、トリカプリン、トリラウリン、及びそれらの混合物が挙げられる。Ｉ
【００１５】
　特定の実施形態では、乳化剤は、界面活性剤、特に非イオン性界面活性剤、特にポリエ
トキシル化非イオン性界面活性剤を含む。ポリエトキシル化非イオン性界面活性剤の好適
な例としては、これらに限定されないが、エトキシル化直鎖アルコール、エトキシル化ア
ルキルフェノール、酸エトキシル化脂肪酸、グリセロールエステル、ヘキシトールのエス
テル及び環状アンヒドロヘキシトールが挙げられる。１つの特定の実施形態では、乳化剤
は、ポリオキシルヒマシ油を含む。
【００１６】
　一実施形態では、吸着剤は、不活性粒子材料を含み得る。不活性粒子材料は、約３～３
５０ミクロンの範囲、特に約２０ミクロン～約６０ミクロンの粒子サイズを有し得る。不
活性粒子材料は、約１．５～約１．９ｍＬ／ｇの範囲のメソ細孔容積を有するメソポーラ
スであり得る。不活性粒子材料は、約１５０～３５０ｍ２／ｇ、特に約２６０～約３２０
ｍ２／ｇの表面積を有し得る。
【００１７】
　特定の実施形態では、不活性粒子材料は、非晶質シリカを含み得る。
【００１８】
　代替的実施形態では、不活性粒子材料は、薬学的に許容可能な金属酸化物を含み得る。
薬学的に許容可能な金属酸化物の好適な例としては、これらに限定されないが、酸化亜鉛
、二酸化チタン、酸化セリウム及び酸化鉄が挙げられる。
【００１９】
　一実施形態では、固体自己乳化組成物は、抗酸化剤、特にｄｌ－α－トコフェロールな
どの親油性抗酸化剤をさらに含み得る。
【００２０】
　本開示の様々な実施形態は、
ａ）少なくとも１つのカンナビノイド及び乳化剤を含む親油性溶媒溶液を提供することと
、
ｂ）この溶液を吸着剤と混合して、固体自己乳化組成物を生成することと、を含む、固体
自己乳化組成物を調製する方法を提供する。
【００２１】
　特定の実施形態では、混合ステップは、連続的に撹拌しながら溶液を吸着剤に滴加する
ことと、得られた混合物を固体自己乳化組成物を得るのに十分な期間ブレンドすることと
、を含む。有利には、固体自己乳化組成物は、自由流動性粉末であり得る。溶液を吸着剤
に添加する速度は、６０～６００滴／分であり得る。連続撹拌の速度は、５０～４００ｒ
ｐｍであり得る。混合物は、１００～１０００ｒｐｍの速度で５～６０分間ブレンドする
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ことができる。溶液の液滴が吸着剤の細孔内に沈降するように、混合物は、さらなる処理
の前に３０分～１２時間保持され得る。
【００２２】
　代替的実施形態では、混合ステップは、連続撹拌しながら溶液を吸着剤に噴霧すること
と、得られた混合物を固体自己乳化組成物を得るのに十分な期間ブレンドすることと、を
含む。固体自己乳化組成物は、自由流動性粉末または結晶性粉末を含み得る。
【００２３】
　一実施形態では、溶液は、約１：１～約１：９０の希釈係数で少なくとも１つのカンナ
ビノイド及び親油性溶媒を含む。
【００２４】
　特定の実施形態では、溶液は、約３重量％～約４０重量％の乳化剤を含む。
【００２５】
　一実施形態では、溶液は、抗酸化剤、特にｄｌ－α－トコフェロールなどの親油性抗酸
化剤をさらに含み得る。溶液は、０．０２％～１％のｄｌ－α－トコフェロールを含み得
る。
【００２６】
　いくつかの実施形態では、この方法は、固体自己乳化組成物を１つ以上の賦形剤とブレ
ンドすることをさらに含む。
【００２７】
　本開示の様々な実施形態はまた、上記で定義された固体自己乳化組成物を含む経口投与
製剤を提供する。経口投与製剤は、経口投与のための許容可能な医薬形態であり得る。そ
のような許容可能な医薬形態の好適な例としては、これらに限定されないが、ハードゼラ
チンカプセル、ソフトゼラチンカプセル、ヒドロキシプロピルメチルセルロース（ＨＰＭ
Ｃ）カプセル、プルランカプセル、錠剤、発泡性錠剤、ストリップ、カプレット、サシェ
、ロゼンジ、懸濁液、坐剤、局所吸収用の舌下もしくは頬側送達形態、発泡性粉末、また
は懸濁液用の粉末が挙げられる。
【００２８】
　一実施形態では、経口投与製剤は、充填剤、結合剤、固結防止剤、崩壊剤、滑沢剤、流
動促進剤、抗酸化剤、着色剤、コーティング剤、甘味剤、徐放剤からなる群から選択され
る少なくとも１つの医薬賦形剤をさらに含み得る。
【００２９】
　いくつかの実施形態では、ＣＢＤは、約０．５ｍｇ～２００ｍｇ、または約２．５ｍｇ
～２０ｍｇの量で経口投与製剤中に存在し得る。
【００３０】
　いくつかの実施形態では、ＴＨＣは、約０．５ｍｇ～２００ｍｇ、または約２．５ｍｇ
～２０ｍｇの量で経口投与製剤中に存在し得る。
【００３１】
　いくつかの実施形態では、親油性溶媒は、約２重量％～約３５重量％の量で経口投与製
剤中に存在し得る。
【００３２】
　いくつかの実施形態では、乳化剤は、約１重量％～３０重量％の量で経口投与製剤中に
存在し得る。
【００３３】
　いくつかの実施形態では、吸着剤は、約４重量％～約３５重量％の量で経口投与製剤中
に存在し得る。
【００３４】
　いくつかの実施形態では、抗酸化剤は、約０．０２重量％～約１．０重量％の量で経口
投与製剤中に存在し得る。
【００３５】
　いくつかの実施形態では、充填剤及び／または結合剤は、約１０重量％～約６０重量％
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の量で経口投与製剤中に存在し得る。
【００３６】
　いくつかの実施形態では、固結防止剤は、約５重量％～約４５重量％の量で経口投与製
剤中に存在し得る。
【００３７】
　本開示のいくつかの実施形態は、対象における疾患を予防する、治療する、及び／また
はその重症度を軽減させるための薬剤の製造に使用される、上記で定義された固体自己乳
化組成物または経口投与製剤に関し、疾患は、炎症性障害、神経障害、精神障害、悪性腫
瘍、免疫障害、代謝障害、感染症、胃腸障害、心血管障害、がん、疼痛のうちの少なくと
も１つである。
【００３８】
　いくつかの実施形態は、対象における疾患を予防する、治療する、及び／またはその重
症度を軽減させる方法に関し、疾患が、炎症性障害、神経障害、精神障害、悪性腫瘍、免
疫障害、代謝障害、感染症、胃腸障害、心血管障害、がん、疼痛のうちの少なくとも１つ
であり、この方法は、それを必要とする対象に、上記で定義された有効量の固体自己乳化
組成物または経口投与製剤を投与することを含む。
【００３９】
　いくつかの実施形態は、上記で定義された所定量の固体自己乳化組成物を含む少なくと
も１つの容器を含むキットに関する。
【００４０】
　いくつかの実施形態は、上記で定義された所定量の固体自己乳化組成物または経口投与
製剤を対象に投与することを含む、対象において所定の濃度範囲で少なくとも１つのカン
ナビノイドの血漿濃度をもたらす方法に関する。
【００４１】
　いくつかの実施形態は、そのような治療を必要とする対象に、上記で定義された有効量
の固体自己乳化組成物または経口投与製剤を投与することを含む、少なくとも１つのカン
ナビノイドの薬物動態プロファイルを改善するための方法に関する。
【発明を実施するための形態】
【００４２】
　本開示は、少なくとも１つのカンナビノイドを含む固体自己乳化組成物、固体自己乳化
組成物の経口固形投与製剤、及び固体自己乳化組成物を調製する方法に関する。
【００４３】
一般用語
　本明細書全体を通じて、特段明記されない限り、または文脈上、特に必要とされていな
い限り、単一のステップ、物質の組成、ステップの群または物質の組成の群への言及は、
これらのステップ、物質の組成、ステップの群、または物質の組成の群の１つ及び複数（
すなわち、１つ以上）を包含すると解釈されるものとする。本明細書で使用される場合、
文脈による明確な別段の定めがない限り、単数形「ａ」、「ａｎ」、及び「ｔｈｅ」には
複数の態様が含まれる。例えば、「ａ」への言及には、１つのみでなく２つ以上も含み、
「ａｎ」への言及には、１つのみでなく２つ以上も含み、「ｔｈｅ」への言及には、１つ
のみでなく２つ以上などを含む。
【００４４】
　本明細書に記載の本開示のそれぞれの例は、特に明記されていない限り、それぞれの例
及び他のすべての例に必要な変更を加えて準用する。本開示は、本明細書に記載の特定の
例によって範囲を限定されないものとする。このような特定の例は、例示のために意図さ
れているに過ぎない。機能的に同等の製品、組成物、及び方法は、本明細書に記載される
ように、明らかに本開示の範囲内である。
【００４５】
　「及び／または」という用語、例えば、「Ｘ及び／またはＹ」は、「Ｘ及びＹ」または
「ＸまたはＹ」のいずれかを意味すると理解され、両方の意味またはいずれかの意味を明
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示的に含むと解釈されるべきである。
【００４６】
　本明細書を通じて、単語「含む（ｃｏｍｐｒｉｓｅ）」、または「含む（ｃｏｍｐｒｉ
ｓｅｓ）」もしくは「含む（ｃｏｍｐｒｉｓｉｎｇ）」などの変形は、既定された要素、
整数もしくはステップ、または要素群、整数群もしくはステップ群を包含するが、いかな
る他の要素、整数もしくはステップ、または要素群、整数群もしくはステップ群をも排除
することを意味するものではないことが理解されよう。
【００４７】
　別途定義されない限り、本明細書で使用されるすべての技術及び科学用語は、本発明が
属する当業者により一般に理解されるものと同じ意味を有する。本明細書に記載されるも
のと同様または同等の方法及び材料が、本発明の実践または試験で使用することができる
が、好適な方法及び材料が以下に記載される。矛盾する場合には、定義を含めて本明細書
が優先する。加えて、材料、方法、及び実施例は例示にすぎず、限定であることは意図さ
れない。
【００４８】
　本明細書で使用される「約」という用語は、所与の値または範囲の５％以内、より好ま
しくは１％以内を意味する。例えば、「約３．７％」は、３．５～３．９％、好ましくは
３．６６～３．７４％を意味する。「約」という用語がある範囲の値に関連付けられてい
る場合、例えば「約Ｘ％～Ｙ％」の場合、「約」という用語は、記載されている範囲の下
限（Ｘ）値及び上限（Ｙ）値の両方を修飾することを目的としている。例えば、「約２０
％～４０％」は「約２０％～約４０％」と同等である。
【００４９】
　組成物中のすべての重量パーセントは、全組成物に対する重量パーセントである。
【００５０】
特定の用語
　本明細書で使用される「自己乳化組成物」という用語は、生理液で希釈したときに、微
細なエマルジョン／液滴を形成する液体または半固体の有効成分、油／親油性溶媒、界面
活性剤及び／または共界面活性剤の等方性混合物を指す。
【００５１】
　本明細書で使用される物質に関する用語「薬学的に許容可能な」は、過度の毒性、刺激
、アレルギー応答などなく、合理的な利益／リスク比に見合ったものであり、その物質が
医薬組成物に使用される場合の意図された使用に対して効果的である、ヒト及び下等動物
の組織との接触における使用に好適であることを意味する。
【００５２】
　本明細書で使用される「治療有効量」という用語は、血流中または標的器官において、
予想される生理学的応答を提供するために所望のレベルの有効成分を提供するために必要
な有効成分の量を指す。正確な量は、これらに限定されないが、有効成分の種類、有効成
分の生物学的利用能、患者の特徴（例えば、年齢、体重、性別）、症状の重症度、禁忌な
ど、いくつかの要因に応答して変化する。治療有効量の有効成分は、単回投与で、または
累積的に治療効果をもたらす量を複数回投与で投与することができる。「治療効果」は、
疾患、病状、または１つ以上の関連する症状の重症度を低減し得、及び／または疾患もし
くは病状の部分的もしくは完全な治癒に関して治療的であり得る。
【００５３】
固体自己乳化組成物
　本開示の様々な実施形態は、少なくとも１つのカンナビノイド、親油性溶媒、乳化剤、
及び吸着剤を含む経口固形投与製剤用の固体自己乳化組成物を提供する。
【００５４】
　本明細書に開示される固体自己乳化組成物は、安定に維持させることができる自由流動
性粉末として、固体形態である少なくとも１つのカンナビノイドを提供する。自由流動性
粉末として、固体形態である少なくとも１つのカンナビノイドを提供する能力は、カンナ
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ビノイドが溶解及び生物学的利用能に関して問題がある親油性特性／疎水性特性を有する
ため、その医薬用途に有利である。本明細書に記載の組成物は、より良好な溶解特性を有
し、したがって、治療を必要とする対象への投与時の生物学的利用能が改善されている。
【００５５】
　本明細書に開示される組成物はまた、治療を必要とする対象への投与に好適である薬学
的に許容可能な経口固形投与製剤に容易に製剤化でき、それにより、所定の治療有効量の
少なくとも１つのカンナビノイドの投与に関して確実性をもたらすことができるので有利
である。
【００５６】
　対照的に、１つ以上のカンナビノイドを含む現在入手可能な組成物は液体形態で入手可
能であり、これは不安定であり、所定の投与量で製剤化するのには不都合である。
【００５７】
　カンナビノイドは現在、大麻植物材料の乾燥粉末形態または樹脂抽出物としても入手可
能である。これらの特定の形態では、目的の有効成分（複数可）は、様々な量で存在する
可能性があり、したがって、所定の治療上有効な投与量を投与することは困難である。さ
らに、複数のカンナビノイド、ならびにテルペン、セスキテルペン、カロテン、フラボノ
イドなどの他の大麻植物成分も存在し、目的の有効成分（複数可）と一緒に共投与される
。その結果、有効成分（複数可）の予想される治療効果が、大幅に変化し得る。
【００５８】
　本明細書で使用される「カンナビノイド」という用語は、Ｃａｎｎａｂｉｓ　ｓａｔｉ
ｖａに見られる化合物の群を表すＣ２１テルペノフェノール化合物のクラスを指す。用語
は、そのようなＣ２１テルペノフェノール化合物の合成類似体を包含する。
【００５９】
　少なくとも１つのカンナビノイドは、アナンダミド、２－アラキドノイルグリセロール
、カンナビクロメン（ＣＢＣ）、カンナビクロメン酸（ＣＢＣＡ）、カンナビコルメバリ
ン（ＣＢＣＶ）、カンナビクロムバリン酸（ＣＢＣＶＡ）、カンナビジオール（ＣＢＤ）
、カンナビジオール酸（ＣＢＤＡ）、カンナビジバリン（ＣＢＤＶ）、カンナビジバリン
酸（ＣＢＤＶＡ）、カンナビエルソイン（ＣＢＥ）、カンナビシクロル（ＣＢＬ）、カン
ナビノジオール（ＣＢＮＤ）、カンナビゲロール（ＣＢＧ）、カンナビゲロール酸（ＣＢ
ＧＡ）、カンナビゲロバリン（ＣＢＧＶ）、カンナビゲロバリン酸（ＣＢＧＶＡ）、カン
ナビノール（ＣＢＮ）、カンナビノール酸（ＣＢＮＡ）、カンナビトリオール（ＣＢＴ）
、デルタ－８－テトラヒドロカンニノール（ｔｅｔｒａｈｙｄｒｏｃａｎｎｉｎｏｌ）、
デレタ（ｄｅｌｅｔａ）－８－テトラヒドロカンナビノール酸、デルタ－９－テトラヒド
ロカンナビノール（ＴＨＣ）、デルタ－９－テトラヒドロカンナビノール酸（ＴＨＣＡ）
、デルタ－９－テトラヒドロカンナビバリン（ＴＨＣＶ）、デルタ－９－テトラヒドロカ
ンナビバリン酸（ＴＨＣＶＡ）、１１－ノル－９－カルボキシ－デルタ－９－テトラヒド
ロカンナビノール（ＴＨＣＣＯＯＣＨ）、１１－ノル－９－カルボキシ－デルタ－８－テ
トラヒドロカンナビノール、１１－ヒドロキシ－デルタ－８－テトラヒドロカンナビノー
ル、及び１１－ヒドロキシ－デルタ－９－テトラヒドロカンナビノール、ジメチルヘプチ
ルペンチルカンナビジオール（ＤＭＨＰ－ＣＢＤ）、６，１２－ジヒドロ－６－ヒドロキ
シ－カンナビジオール、（３Ｓ，４Ｒ）－７－ヒドロキシ－デルタ．６－テトラヒドロカ
ンナビノールホモログ及び誘導体、（＋）－４－［４－ＤＭＨ－２，６－ジアセトキシ－
フェニル］－２－カルボキシ－６，６－ジメチルビシクロ［３．１．１］ヘプチル－２－
エン、及び他の４－フェニルピネン誘導体、及びカンナビジオール（－）（ＣＢＤ）類似
体、例えば、（－）ＣＢＤ－モノメチルエーテル、（－）ＣＢＤジメチルエーテル；（－
）ＣＢＤジアセテート；（－）３’－アセチル－ＣＢＤモノアセテート、カンナビノール
プロピルバリアント（ＣＢＮＶ）、及びナビロンから選択され得る。
【００６０】
　固体自己乳化組成物は、カンナビジオール（ＣＢＤ）、デルタ－９－テトラヒドロカン
ナビノール（ＴＨＣ）、またはＣＢＤとＴＨＣとの混合物を、１：１００～１００：１、
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１：１０～１０：１、または１：１で異なり得る比で含み得る。
【００６１】
　アッセイされた量の少なくとも１つのカンナビノイドが、親油性溶媒で提供される。特
に、親油性溶媒中の少なくとも１つのカンナビノイドは、約１：１～約１：９０の希釈係
数で存在する。親油性溶媒は、植物油、中鎖トリグリセリド、またはそれらの混合物を含
む。本開示の実施形態での使用に好適であり得る植物油の例としては、綿実油、サフラワ
ー油、ヒマワリ油、落花生油、亜麻仁油、コーン油、オリーブ油、ココナッツ油、大豆油
、ゴマ油、チア（Ｓａｌｖｉａ　Ｈｉｓｐａｎｉｃａ　Ｌ．）種子油、小麦胚芽油、菜種
油、ヒマシ油、水素化ヒマシ油及びそれらの任意の混合物を含む。
【００６２】
　本明細書で使用される「中鎖トリグリセリド（ＭＣＴ）」という用語は、その脂肪酸が
６～１２個の炭素原子の脂肪族テールを有するトリグリセリドを指す。本開示の実施形態
での使用に好適であり得る中鎖トリグリセリドの例としては、トリカプロイン、トリカプ
リリン、トリカプリン、トリラウリン、及びそれらの混合物が挙げられる。「中鎖トリグ
リセリド」という用語は、カプリル酸（オクタン酸）及びカプリン酸（デカン酸）などの
８個及び１０個の炭素原子を有する飽和脂肪酸のトリグリセリドの混合物も包含すること
が理解されよう。
【００６３】
　乳化剤を組成物に含むことにより、液体自己乳化組成物の形成が容易になる。液体自己
乳化組成物は、典型的には、少なくとも１つのカンナビノイドを親油性溶媒に溶解し、そ
の溶液を乳化剤と混合またはブレンドすることによって調製される。
【００６４】
　乳化剤は、界面活性剤、特に非イオン性界面活性剤であり得る。本明細書で使用される
「非イオン性界面活性剤」という用語は、疎水性の親構造に結合し、２つの非混和性液体
間、特に、親水性液体と疎水性液体との間の表面張力を低下させることができる、共有結
合した酸素含有親水性基を有する有機化合物を指す。
【００６５】
　特に、乳化剤は、ポリエトキシル化非イオン性界面活性剤であり得る。本明細書に開示
される組成物中での使用に好適であるポリエトキシル化非イオン性界面活性剤の例として
は、エトキシル化直鎖アルコール、エトキシル化アルキルフェノール、酸エトキシル化脂
肪酸、グリセロールエステル、ヘキシトールのエステル及び環状アンヒドロヘキシトール
が挙げられる。特に、乳化剤は、ポリオキシルヒマシ油であり得る。
【００６６】
　乳化剤はまた、吸着剤中の分子レベルでの少なくとも１つのカンナビノイドの親油性溶
液の分散を容易にして、本明細書に開示されている固体自己乳化組成物を提供する。本明
細書で使用される「固体自己乳化組成物」という用語は、経口固形投与製剤での使用に好
適である粉末またはナノ粒子の形態の液体自己乳化組成物の固相を指す。組成物は、経口
固形投与製剤に製剤化され得るようにするその流動性特性を特徴とする。
【００６７】
　固体自己乳化組成物は、約３重量％～約４０重量％の乳化剤を含み得る。
【００６８】
　吸着剤は、不活性粒子材料を含み得る。例えば、不活性粒子材料は、非晶質シリカを含
み得る。本明細書で使用される「非晶質」という用語は、非結晶状態を指す。非晶質シリ
カの好適な例としては、これらに限定されないが、商品名Ａｅｒｏｐｅｒｌ　３００医薬
グレード、Ｓｙｌｏｉｄ　２４４　ＦＰシリカ、Ｓｙｌｏｉｄ　ＸＤＰシリカ、Ｓｕｐｅ
ｒｎａｔ範囲のシリカ、またはＡｅｒｏｓｉｌ範囲のコロイド状二酸化ケイ素として販売
されているコロイド状非晶質シリカが挙げられる。
【００６９】
　あるいは、不活性粒子材料は、薬学的に許容可能な金属酸化物であり得る。薬学的に許
容可能な金属酸化物の好適な例としては、これらに限定されないが、酸化亜鉛、二酸化チ
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タン、酸化セリウム及び酸化鉄が挙げられる。
【００７０】
　別の実施形態では、不活性粒子材料は、微結晶性セルロース、ケイ化微結晶性セルロー
ス、粉末セルロース、デンプン、デキストロース、多糖類及びデキストレートを含み得る
。
【００７１】
　不活性粒子材料は、約２０ミクロン～約６０ミクロンの範囲の粒子サイズを有し得る。
粒子サイズの分布は、光学顕微鏡法、レーザー回折粒子サイズ分析、動的光散乱、画像化
粒子分析、または当業者に公知である他の技術を使用して測定され得る。
【００７２】
　不活性粒子材料は、約１．５～約１．９ｍＬ／ｇの範囲のメソ細孔容積を有するメソポ
ーラスであり得る。本明細書で使用される「メソポーラス」という用語は、約２ｎｍ～約
１００ｎｍのサイズの範囲の細孔を指す。細孔は、粒子の表面を通って、かつその表面上
に開いて接続する「開放細孔」、または粒子の表面から入る流体から密閉されている「閉
鎖細孔」に分類される。粒子の細孔サイズ及び総細孔容積の分布は、ガス吸着及びピクノ
メトリ、または当業者に公知である他の技術を使用して測定され得る。
【００７３】
　不活性粒子材料は、約２６０～約３２０ｍ２／ｇの表面積を有し得る。
【００７４】
　吸着剤対液体自己乳化組成物の重量比は、約１：１．０～約１：２、特に約１：１．５
～約１：１．７５、さらには約１：１．５８８～約１：１．６５であり得る。
【００７５】
　固体自己乳化組成物は、安定性を高めるための抗酸化剤、特にｄｌ－α－トコフェロー
ルなどの親油性抗酸化剤をさらに含み得る。抗酸化剤は、約０．０２重量％～約１．０重
量％の量で組成物中に存在し得る。
【００７６】
　本明細書に記載の固体自己乳化組成物は、自由流動性粉末または結晶性粉末の形態をと
ることができ、経口投与製剤は、経口投与用の許容可能な医薬形態で都合よく製剤化され
得る。そのような許容可能な医薬形態の好適な例としては、これらに限定されないが、ハ
ードゼラチンカプセル、ソフトゼラチンカプセル、ヒドロキシプロピルメチルセルロース
（ＨＰＭＣ）カプセル、プルランカプセル、錠剤、発泡性錠剤、ストリップ、カプレット
、サシェ、ロゼンジ、懸濁液、坐剤、局所吸収用の舌下もしくは頬側送達形態、発泡性粉
末、または懸濁液用の粉末が挙げられる。
【００７７】
　概して、経口投与製剤は、充填剤、結合剤、固結防止剤、崩壊剤、滑沢剤、流動促進剤
、防腐剤、抗酸化剤、界面活性剤、発泡性賦形剤、着色剤、コーティング剤、甘味剤、徐
放剤などからなる群から選択される少なくとも１つの医薬賦形剤を、組成物の特性に悪影
響を与えることなく、典型的な目的のため及び典型的な量で、さらに含み得る。
【００７８】
　充填剤及び結合剤の好適な例としては、これらに限定されないが、ラクトース、マンニ
トール、キシリトール、微結晶性セルロース、メチルセルロース、二塩基性リン酸カルシ
ウム（無水及び二水和物）、デンプン、及びそれらの任意の組み合わせが挙げられる。
【００７９】
　固結防止剤は、塊の形成（ケーキング）を防止し、経口固形投与製剤の流動性特性を支
援するために含まれ得る。固結防止剤の好適な例としては、これらに限定されないが、二
酸化ケイ素、ラクトース、リン酸三カルシウム、及びそれらの任意の組み合わせが挙げら
れる。
【００８０】
　崩壊剤を経口固形投与製剤に添加して、それらの剤の脱凝集を助け、水分と接触したと
きに固形物の急速な分解を引き起こし得る。崩壊剤の好適な例としては、これらに限定さ
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れないが、コーンデンプン、ジャガイモデンプン、デンプングリコール酸ナトリウム、ア
ルギン酸ナトリウム、カルボキシメチルセルロースナトリウム、メチルセルロース、及び
クロスカルメロースナトリウム、クロスポビドン、及びポリビニルピロリドンの架橋形態
、ならびにそれらの任意の組み合わせが挙げられる。
【００８１】
　滑沢剤及び流動促進剤を経口固形投与製剤に添加して、粒子間の摩擦を減少させること
により粉末の流れを増強できる。滑沢剤の好適な例としては、これらに限定されないが、
ステアリン酸マグネシウム、ステアリン酸カルシウム、ステアリン酸、フマル酸ステアリ
ルナトリウム、タルク、及びそれらの任意の組み合わせが挙げられる。
【００８２】
　流動促進剤の好適な例としては、これらに限定されないが、金属ケイ酸塩、コロイド状
無水シリカなどの二酸化ケイ素、高級脂肪酸金属塩、金属酸化物、アルカリ土類金属塩、
金属水酸化物、及びそれらの任意の組み合わせが挙げられる。
【００８３】
　防腐剤を経口固形投与製剤に添加して、経時的な有効成分の分解及び変化を減少させる
ことにより、製剤の貯蔵寿命を延長させることができる。防腐剤の好適な例としては、こ
れらに限定されないが、亜硫酸塩、塩化ベンザルコニウム、メチルパラベン、プロピルパ
ラベン、ベンジルアルコール、安息香酸ナトリウム、及びそれらの任意の組み合わせが挙
げられる。
【００８４】
　抗酸化剤は、他の分子の酸化を阻害する防腐剤のクラスである。抗酸化剤の好適な例と
しては、これらに限定されないが、ブチル化ヒドロキシアニソール（ＢＨＡ）、ブチル化
ヒドロキシトルエン（ＢＨＴ）、ｔｅｒｔ－ブチルヒドロキノン（ＴＢＨＱ）、４－ヒド
ロキシメチル－２，６－ジ－ｔｅｒｔ－ブチルフェノール（ＨＭＢＰ）、２，４，５－ト
リヒドロキシ－ブチロフェノン（ＴＨＢＰ）、没食子酸プロピル（ＰＧ）、没食子酸トリ
アミル、没食子酸（ＧＡ）、酢酸トコフェロールなどのフェノールベースの抗酸化剤、Ｌ
－アスコルビン酸（ビタミンＣ）、Ｌ－アスコルビルパルミタート、Ｌ－アスコルビルス
テアラート、チオグリコール酸（ＴＧＡ）パルミチン酸アスコルビル（ＡＳＰ）などの還
元剤、亜硫酸ナトリウム、メタ重亜硫酸ナトリウム、亜硫酸水素ナトリウム、及びチオグ
リセロールなどの亜硫酸塩ベースの抗酸化剤、ならびにエチレンジアミン四酢酸二ナトリ
ウム（ＥＤＴＡ）、ピロリン酸ナトリウム、メタリン酸ナトリウム、メチオニン、エリソ
ルビン酸、及びレシチンなどの他の剤、ならびにそれらの任意の組み合わせが挙げられる
。
【００８５】
　界面活性剤は、固体自己乳化組成物の湿潤を容易にすることにより、その組成物の溶解
速度を高めるために使用され得る。界面活性剤の好適な例としては、脂肪酸及びアルカリ
スルホン酸塩、塩化ベンザルコニウム、スルホコハク酸ジオクチルナトリウム、ポリオキ
シエチレンソルビタン脂肪酸エステル、天然界面活性剤、例えば、タウロコール酸ナトリ
ウム、１－パルミトイル－２－オレオイル－ｓｎ－グリセロ－３－ホスホコリン、及びレ
シチン、ならびに他のリン脂質及びモノグリセリド及びジグリセリド、ならびにそれらの
任意の組み合わせが挙げられる。
【００８６】
　発泡性賦形剤は、二酸化炭素を生成する反応を引き起こすために、酸性剤と組み合わせ
て粉末及び錠剤に使用することができる。発泡性賦形剤の好適な例としては、重炭酸ナト
リウム、重炭酸カリウム、重炭酸マグネシウム、重炭酸アンモニウムが挙げられる。発泡
性賦形剤は、酸性剤、典型的にはクエン酸及び／またはアスコルビン酸などの弱有機酸と
組み合わせることができる。
【００８７】
　経口固形投与製剤は、塩化ナトリウム、塩化カリウム、塩化カルシウム、リン酸ナトリ
ウム、リン酸カリウム、重炭酸ナトリウムなどの無機塩、及びクエン酸ナトリウム、クエ
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ン酸カリウム、酢酸ナトリウムなどの有機塩をさらに含み得る。
【００８８】
　いくつかの実施形態では、本明細書に記載の経口固形投与製剤は、最大約４０重量％で
ある量の少なくとも１つのカンナビノイドを含み得る。いくつかの実施形態では、経口固
形投与製剤に含まれる少なくとも１つのカンナビノイドの量は、最大で少なくとも１重量
％、５重量％、１０重量％、１５重量％、２０重量％、２５重量％、３０重量％、３５重
量％及び４０重量％、さらに少なくとも０．１～１重量％、１～５重量％、５～１０重量
％、１０～１５重量％、１５～２０重量％、２０～２５重量％、２５～３０重量％、３０
～３５重量％、３５～４０重量％の範囲であり得る。
【００８９】
　いくつかの特定の実施形態では、経口固形投与製剤は、約０．５ｍｇ～約２００ｍｇ、
または約２．５ｍｇ～約２０ｍｇの量のＣＢＤを含み得る。
【００９０】
　いくつかの特定の実施形態では、経口固形投与製剤は、約０．５ｍｇ～約２００ｍｇ、
または約２．５ｍｇ～約２０ｍｇの量のＴＨＣを含み得る。
【００９１】
　いくつかの実施形態では、本明細書に記載の経口固形投与製剤は、約２重量％、５重量
％、１０重量％、１５重量％、２０重量％、２５重量％、３０重量％及び３５重量％、さ
らに少なくとも２～５重量％、５～１０重量％、１０～１５重量％、１５～２０重量％、
２０～２５重量％、２５～３０重量％、３０～３５重量％の範囲の量の親油性溶媒を含み
得る。
【００９２】
　いくつかの実施形態では、本明細書に記載の経口固形投与製剤は、約１重量％、５重量
％、１０重量％、１５重量％、２０重量％、２５重量％及び３０重量％、さらに少なくと
も０．１～１重量％、１～５重量％、５～１０重量％、１０～１５重量％、１５～２０重
量％、２０～２５重量％、２５～３０重量％の範囲の量の乳化剤を含み得る。
【００９３】
　いくつかの実施形態では、本明細書に記載の経口固形投与製剤は、約４重量％、８重量
％、１０重量％、１５重量％、２０重量％、２５重量％、３０重量％、３５重量％、４０
重量％、４５重量％、５０重量％、５５重量％、６０重量％、６５重量％、７０重量％、
７５重量％、及び８０重量％、さらに少なくとも４～８重量％、８～１０重量％、１０～
１５重量％、１５～２０重量％、２０～２５重量％、２５～３０重量％、３０～３５重量
％、３５～４０重量％、４０～４５重量％、４５～５０重量％、５０～５５重量％、５５
～６０重量％、６０～６５重量％、６５～７０重量％、７０～７５重量％、７５～８０重
量％の範囲の量の吸着剤を含み得る。
【００９４】
　いくつかの実施形態では、本明細書に記載の経口固形投与製剤は、約０．０１重量％、
０．０５重量％、０．１重量％、０．２重量％、０．３重量％、０．４重量％、０．５重
量％、０．６重量％、０．７重量％、０．８重量％、０．９重量％及び１．０重量％の量
の抗酸化剤を含み得る。
【００９５】
　いくつかの実施形態では、本明細書に記載の経口固形投与製剤は、１０重量％、１５重
量％、２０重量％、２５重量％、３０重量％、３５重量％、４０重量％、４５重量％、５
０重量％、６０重量％、さらに少なくとも５～１０重量％、１０～１５重量％、１５～２
０重量％、２０～２５重量％、２５～３０重量％、３０～３５重量％、３５～４０重量％
、４０～４５重量％、４５～５０重量％、５０～６０重量％の範囲の量の充填剤及び／ま
たは結合剤を含み得る。
【００９６】
　いくつかの実施形態では、本明細書に記載の経口固形投与製剤は、５重量％、１０重量
％、１５重量％、２０重量％、２５重量％、３０重量％、３５重量％、４０重量％、４５
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重量％、５０重量％、さらに少なくとも５～１０重量％、１０～１５重量％、１５～２０
重量％、２０～２５重量％、２５～３０重量％、３０～３５重量％、３５～４０重量％、
４０～４５重量％の範囲の量の固結防止剤を含み得る。
【００９７】
　いくつかの実施形態では、本明細書に記載の経口固形投与製剤は、１重量％、５重量％
、１０重量％、１５重量％、２０重量％、２５重量％、３０重量％、及びさらに少なくと
も１～５重量％、５～１０重量％、１０～１５重量％、１５～２０重量％、２０～２５重
量％、２５～３０重量％の範囲の量の界面活性剤を含み得る。
【００９８】
　いくつかの実施形態では、本明細書に記載の経口固形投与製剤は、約０．１重量％、０
．２重量％、０．５重量％、１．０重量％、２重量％、３重量％、４重量％、５重量％の
量の流動促進剤及び／または滑沢剤を含み得る。
【００９９】
　いくつかの実施形態では、本明細書に記載の経口固形投与製剤は、約０．１重量％、０
．２重量％、０．３重量％、０．４重量％、０．５重量％、０．６重量％、０．７重量％
、０．８重量％、０．９重量％及び１．０重量％の量の崩壊剤を含み得る。
【０１００】
　本明細書に開示される組成物はまた、不安または悪心の治療を必要とする非ヒト動物へ
の投与に好適である獣医学的に許容可能な経口固形投与製剤に容易に製剤化でき、それに
より、所定の治療有効量の少なくとも１つのカンナビノイドの投与に関して、確実性をも
たらす。好適な非ヒト動物として、これらに限定されないが、ネコ及びイヌなどのコンパ
ニオン動物、類人猿、サル、ウサギ及びげっ歯類などの実験動物、ウシ、ヒツジ、ヤギ、
ブタまたはシカなどの家畜、ならびに動物園の動物が挙げられる。
【０１０１】
　獣医学的に許容可能な経口固形投与製剤は、本明細書に記載の固体自己乳化組成物及び
生理学的に許容可能な担体を含む。本明細書で使用される「生理学的に許容可能な賦形剤
」という用語は、経口固形形態及び非ヒト哺乳類動物に好適である、希釈剤、結合剤、乾
燥剤、崩壊剤、着色剤、香味剤、安定剤、滑沢剤／流動促進剤、可塑剤及び防腐剤のうち
の１つ以上を含む。賦形剤は、最終的な経口固形投与製剤の所望の物理的態様に基づいて
選択され、上記と同じ量で存在し得る。
【０１０２】
　好適な崩壊剤としては、クロスカルメロースナトリウムのほか、デンプングリコール酸
ナトリウム、クロスポビドン、低置換ヒドロキシプロピルセルロース、及びそれらの混合
物のうちの１つ以上が挙げられ得る。
【０１０３】
　好適な結合剤としては、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
シプロピルメチルセルロース、ポリビニルピロリドン、ゼラチン、アラビアゴム、エチル
セルロース、ポリビニルアルコール、プルラン、アルファ化デンプン、寒天、トラガカン
ト、アルギン酸ナトリウム、及びそれらの混合物のうちの１つ以上が挙げられ得る。
【０１０４】
　好適な希釈剤としては、粉末化セルロース、デキストレート、デキストリン、デキスト
ロース賦形剤、フルクトース、カオリン、ラクチトール、ラクトース、マンニトール、ソ
ルビトール、デンプン、アルファ化デンプン、スクロース、糖圧縮性、糖菓子剤、及びそ
れらの混合物のうちの１つ以上が挙げられ得る。
【０１０５】
　好適な滑沢剤及び／または流動促進剤としては、コロイド状無水シリカのほか、ステア
リン酸マグネシウム、ステアリン酸、ステアリン酸マグネシウム、ステアリン酸カルシウ
ム、タルク、硬化ヒマシ油、脂肪酸のスクロースエステル、マイクロクリスタリンワック
ス、黄色蜜蝋、白色蜜蝋、及びそれらの混合物のうちの１つ以上が挙げられ得る。
【０１０６】
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　本明細書で使用される「香味剤（複数可）」という用語は、非ヒト動物対象にとって嗜
好性を改善するために獣医学的に許容可能な経口固形投与製剤に添加され得、タンパク質
、脂肪、炭水化物、酵母またはそれらの混合物の形態をとり得る成分または化合物を指す
。好適な香味剤としては、これらに限定されないが、人工または天然の牛肉フレーバ、人
工または天然の鶏肉フレーバ、豚レバー抽出物、人工肉フレーバ、蜂蜜、酵母、麦芽など
が挙げられる。香味剤は、固形経口投与製剤の総重量に基づいて、１０～４０重量％、特
に２０～３０重量％、または２０～２５重量％の量で、獣医学的に許容可能な経口固形投
与製剤中に存在し得る。
【０１０７】
固体自己乳化組成物を調製するための方法
　本開示は、上記のような固体自己乳化組成物及び経口固形投与製剤を調製するための方
法を提供する。
【０１０８】
　いくつかの実施形態では、固体自己乳化組成物を調製する方法は、
ａ）少なくとも１つのカンナビノイド及び乳化剤を含む親油性溶媒溶液を提供することと
、
ｂ）この溶液を吸着剤と混合して、固体自己乳化組成物を生成することと、を含む。
【０１０９】
　親油性溶媒は、所定量の少なくとも１つのカンナビノイドを含むことが理解されよう。
カンナビノイドの所定量は、高圧液体クロマトグラフィー（ＨＰＬＣ）、ガスクロマトグ
ラフィー（ＧＣ）、ガスクロマトグラフィー－質量分析、液体クロマトグラフィー－ＮＭ
Ｒ分光法などの当業者に周知の分析技術によって、親油性溶液を分析することによって決
定され得る。
【０１１０】
　混合ステップは、連続的に撹拌しながら溶液を吸着剤に滴加することと、得られた混合
物を固体自己乳化組成物を得るのに十分な期間ブレンドすることと、を含み得、ここで、
組成物は、自由流動性粉末または結晶性粉末である。溶液は、０．３ｍｍ～２ｍｍのオリ
フィスサイズを有する従来のドリッパを用いて、吸着剤に滴加し得る。
【０１１１】
　吸着剤は、インペラまたは高剪断ミキサーブレンダで撹拌され得る。この溶液を吸着剤
に加える速度は、６０～３６０滴／分であり得る。連続撹拌の速度は、５０～４００ｒｐ
ｍであり得る。混合物は、１００～１０００ｒｐｍの速度で５～６０分間ブレンドするこ
とができる。溶液の液滴が吸着剤の細孔内に沈降するように、混合物は、処理前に３０分
～１２時間保持され得る。
【０１１２】
　あるいは、混合ステップは、連続撹拌しながら溶液を吸着剤に噴霧することと、得られ
た混合物を固体自己乳化組成物を得るのに十分な時間ブレンドすることと、を含み得、こ
こで、組成物は、自由流動性粉末または結晶性粉末である。
【０１１３】
　次に、得られた固体自己乳化組成物を、典型的には２００ミクロン～１０００ミクロン
、特に４２５ミクロンの分類ふるいを通してふるいにかけることができる。上記のような
１つ以上の賦形剤は、１００ｒｐｍ～５００ｒｐｍのチョッパ速度で、最長１５分間動作
する従来のブレンダにおいて、固体自己乳化組成物とブレンドされ得る。
【０１１４】
　いくつかの実施形態では、この方法は、固体自己乳化組成物を、上記のように１つ以上
の賦形剤とブレンドすることをさらに含む。
【０１１５】
キット
　経口固形投与製剤の代替として、固体自己乳化組成物は、所定量の固体自己乳化組成物
を含む少なくとも１つの容器を備えるキットの形態で都合よく提供され得る。容器は、所
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定量の複数の組成物を含むように構成された複数の区画を有し得る。所定量の組成物は、
同じであっても異なっていてもよく、それにより、異なる投与量の投与または異なる間隔
での同じ投与量の投与が容易になる。さらに、容器の複数の区画のうちの少なくとも１つ
は、栄養素または治療剤を追加的または代替的に含み得る。さらに、複数の区画のうちの
少なくとも１つは、追加的または代替的に、香味粉末または香味液体媒体を含み、固体自
己乳化組成物の香味を改善し得、それによって固体自己乳化組成物の投与を助けることが
できる。
【０１１６】
　キットを使用して、制御された治療効果を達成することができ、それにより、投与量を
対象のニーズまたは症状に合わせて調整し得、それにより、治療有効量の少なくとも１つ
のカンナビノイドを、任意により栄養素または治療剤と組み合わせて投与することができ
る。
【０１１７】
　栄養素は、ビタミン、オメガ脂肪酸、オメガ－３－脂肪酸などのビタミンサプリメント
、またはミネラルであり得る。
【０１１８】
　治療剤は、それらの臨床効果及びヒトの疾患、状態または障害の治療への適用性のため
に選択された薬物または薬物の組み合わせであり得る。そのような薬物は、鎮痛薬、制酸
薬、抗不安薬、抗不整脈薬、抗菌薬、抗生物質、抗有糸分裂薬、抗凝固薬及び血栓溶解薬
、抗けいれん薬（ａｎｔｉ－ｃｏｎｖｕｌｓａｎｔｓ）、抗うつ薬、抗下痢薬、制吐薬、
抗てんかん薬、抗真菌薬、抗ヒスタミン薬、降圧薬、抗炎症薬、抗新生物薬、抗精神病薬
、抗発熱薬、抗けいれん薬（ａｎｔｉ－ｓｐａｓｔｉｃｓ）、抗ウイルス薬、バルビツー
ル酸系、ベータ遮断薬、気管支拡張薬、風邪治療薬、コレステロール低下薬、コルチコス
テロイド、咳抑制薬、細胞毒性薬、充血除去薬、利尿薬、去痰薬、ホルモン、血糖降下薬
、免疫抑制薬、下剤、筋弛緩薬、鎮静薬、性ホルモン、睡眠薬、腫瘍溶解薬、ならびに精
神安定薬から選択することができる。
【０１１９】
臨床用途
　本明細書に記載の固体自己乳化組成物または経口固形投与製剤は、治療的に、換言すれ
ば、広範囲のヒトの疾患、状態及び障害、例えば、炎症性障害、神経性障害、精神障害、
悪性腫瘍及びさらなる免疫障害、代謝障害、栄養不足、感染症、及び胃腸障害の種類、心
血管障害、ならびに慢性疼痛及び神経障害性疼痛などの様々な種類の疼痛などを予防する
、治療する、及び／またはその重症度を軽減させるために使用され得ることが理解されよ
う。
【０１２０】
　患者におけるカンナビノイドの臨床応用に関する現在の理解を考慮して、本明細書に記
載の固体自己乳化組成物または経口固形投与製剤は、これらのみにではないが、うつ病、
睡眠障害、摂食障害、がん、多発性硬化症、移植片対宿主病（ＧＶＨＤ）、パーキンソン
病、てんかん、自閉症、結核、潰瘍性大腸炎、クローン病（ｍｏｒｂｕｓ　Ｃｒｏｈｎ）
、炎症性腸疾患（ＩＢＤ）、過敏性腸症候群（ＩＢＳ）、食欲刺激、食欲抑制、肥満、悪
心、神経障害性疼痛、不安症、アルツハイマー病、筋萎縮性側索硬化症（ＡＬＳ）、胃腸
障害、高血圧、失禁、掻痒症、関節炎、関節症、リウマチ性炎症、不眠症、真菌症、局所
及び／または慢性疼痛、炎症、注意欠陥及び活動亢進障害（ＡＤＤＨ）、嘔吐、アトピー
性皮膚炎、線維筋痛症、自己免疫不全症候群（ＡＩＤＳ）、気分障害、勃起不全、がん、
早漏、骨成長、治療抵抗性てんかん、特に治療抵抗性の小児てんかんのうちの少なくとも
１つに適用可能であり得る。
【０１２１】
　本明細書に記載の固体自己乳化組成物または経口投与製剤を投与する用量または頻度は
、当業者によって容易に決定され、年齢、体重、全身健康状態、または治療が行われる対
象特有の他の臨床症状に依存する。
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【０１２２】
　本明細書に記載の固体自己乳化組成物または経口投与製剤中の少なくとも１つのカンナ
ビノイドの生物学的利用能は、カンナビノイドの現在利用可能な経口投与製剤と比較して
改善され、それにより、結果として、少なくとも１つのカンナビノイドの薬物動態プロフ
ァイルが改善される。本明細書で使用される用語「薬物動態プロファイルの改善」は、１
つ以上のカンナビノイドの従来の経口投与製剤と比較して、以下の基準のうちの１つ以上
を指す：１）平均Ｃｍａｘが高い、２）薬物動態パラメータの変動が少ない、及び／また
は３）有効用量が減少している。
【０１２３】
　本開示の広い一般的な範囲から逸脱することなく、多くの変形例及び／または修正が、
上記の実施形態になされ得ることが、当業者によって理解されるであろう。そのため、本
発明の実施形態は、あらゆる点において例示的であり、制約的ではないとみなすべきであ
る。
【０１２４】
実施例
　以下の実施例は、例示としてのみ理解されるべきである。したがって、それらは、いか
なる方法でも本発明を制限するものとして解釈されるべきではない。
【０１２５】
　以下の表に記載されている量の有効成分及び賦形剤を含む経口固形投与製剤は、以下の
手順に従って調製した。
【０１２６】
　ＣＢＤ、ＴＨＣ、またはＣＢＤ：ＴＨＣの混合物を含む必要量のカンナビノイド樹脂を
ステンレス鋼またはガラスの容器に入れる。中鎖トリグリセリド（ＭＣＴ）の必要量の約
半分が樹脂と共に容器に移され、好適なサイズのマグネチック撹拌子スターラまたはブレ
ンダを容器に入れる。混合物は、樹脂が溶解するまで渦の形成を回避する速度でゆっくり
と撹拌させる。次に、ビタミンＥを容器に添加し、続いて残りのＭＣＴを添加し、均質に
なるまで混合物をブレンドする。
【０１２７】
　必要量のポリオキシルヒマシ油（例えば、Ｋｏｌｌｉｐｈｏｒ　ＥＬ）をカンナビノイ
ド（複数可）の親油性溶液に添加し、渦の形成を回避する速度で１０～３０分間ブレンド
する。
【０１２８】
　必要量のコロイド状無水シリカをブレンダに移し、所定量のカンナビノイド（複数可）
の親油性溶液を、インペラ速度５０～４００ｒｐｍで連続撹拌されているシリカに速度約
６０～６００滴／分で滴加する。
【０１２９】
　親油性溶液を添加した後、インペラ速度１００～１０００ｒｐｍでこの混合物を約１０
分間ブレンドする。固体自己乳化組成物を４２５ミクロンの開口ふるいに通すことにより
、いずれの塊も除去し得る。
【０１３０】
　賦形剤を添加する前に、乾燥粉末賦形剤のそれぞれを４２５ミクロンの開口ふるいを通
してふるいにかける。事前にふるいにかけた微結晶性セルロース及びリン酸三カルシウム
をブレンダに移し、固体自己乳化組成物床上に広げる。
【０１３１】
　次に、インペラ速度を２００～５００ｒｐｍに設定し、均質なブレンドが得られるまで
、混合物を約１５～３０分間ブレンドする。次に、事前にふるいにかけたステアリン酸マ
グネシウムをブレンダに移し、インペラ速度を２００～５００ｒｐｍに設定し、混合物を
１２０～３００秒間ブレンドする。
【０１３２】
　次に、最終マスターブレンドを、輸送及び／または保管用に好適な中間バルク容器に排
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【０１３３】
　最終マスターブレンドは、カプセル化機で処理して、ハードシェルヒドロキシプロピル
メチルセルロースカプセルに充填することができる。次に、充填されたハードシェルヒド
ロキシプロピルメチルセルロースカプセルをブリスタパックに包装し、承認されたサイズ
の「シェルフレディ」カートンにさらに包装することができる。
【０１３４】
【表１】

【０１３５】
【表２】

【０１３６】
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【０１３７】
【表４】

【０１３８】
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【表５】

【手続補正書】
【提出日】令和2年5月29日(2020.5.29)
【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】
　少なくとも１つのカンナビノイド、親油性溶媒、乳化剤、及び吸着剤を含む、経口固形
投与用の固体自己乳化組成物であって、前記吸着剤が、メソポーラス不活性粒子材料であ
る、前記組成物。
【請求項２】
　前記少なくとも１つのカンナビノイドが、アナンダミド、２－アラキドノイルグリセロ
ール、カンナビクロメン（ＣＢＣ）、カンナビクロメン酸（ＣＢＣＡ）、カンナビコルメ
バリン（ＣＢＣＶ）、カンナビクロムバリン酸（ＣＢＣＶＡ）、カンナビジオール（ＣＢ
Ｄ）、カンナビジオール酸（ＣＢＤＡ）、カンナビジバリン（ＣＢＤＶ）、カンナビジバ
リン酸（ＣＢＤＶＡ）、カンナビエルソイン（ＣＢＥ）、カンナビシクロル（ＣＢＬ）、
カンナビノジオール（ＣＢＮＤ）、カンナビゲロール（ＣＢＧ）、カンナビゲロール酸（
ＣＢＧＡ）、カンナビゲロバリン（ＣＢＧＶ）、カンナビゲロバリン酸（ＣＢＧＶＡ）、
カンナビノール（ＣＢＮ）、カンナビノール酸（ＣＢＮＡ）、カンナビトリオール（ＣＢ
Ｔ）、デルタ－８－テトラヒドロカンニノール（ｔｅｔｒａｈｙｄｒｏｃａｎｎｉｎｏｌ
）、デレタ（ｄｅｌｅｔａ）－８－テトラヒドロカンナビノール酸、デルタ－９－テトラ
ヒドロカンナビノール（ＴＨＣ）、デルタ－９－テトラヒドロカンナビノール酸（ＴＨＣ
Ａ）、デルタ－９－テトラヒドロカンナビバリン（ＴＨＣＶ）、デルタ－９－テトラヒド
ロカンナビバリン酸（ＴＨＣＶＡ）、１１－ノル－９－カルボキシ－デルタ－９－テトラ
ヒドロカンナビノール（ＴＨＣＣＯＯＣＨ）、１１－ノル－９－カルボキシ－デルタ－８
－テトラヒドロカンナビノール、１１－ヒドロキシ－デルタ－８－テトラヒドロカンナビ
ノール、及び１１－ヒドロキシ－デルタ－９－テトラヒドロカンナビノール、ジメチルヘ
プチルペンチルカンナビジオール（ＤＭＨＰ－ＣＢＤ）、６，１２－ジヒドロ－６－ヒド
ロキシ－カンナビジオール、（３Ｓ，４Ｒ）－７－ヒドロキシ－デルタ．６－テトラヒド
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ロカンナビノールホモログ及び誘導体、（＋）－４－［４－ＤＭＨ－２，６－ジアセトキ
シ－フェニル］－２－カルボキシ－６，６－ジメチルビシクロ［３．１．１］ヘプチル－
２－エン、及び他の４－フェニルピネン誘導体、及びカンナビジオール（－）（ＣＢＤ）
類似体、例えば、（－）ＣＢＤ－モノメチルエーテル、（－）ＣＢＤジメチルエーテル；
（－）ＣＢＤジアセテート；（－）３’－アセチル－ＣＢＤモノアセテート、カンナビノ
ールプロピルバリアント（ＣＢＮＶ）、及びナビロンからなる群から選択することができ
る、請求項１に記載の組成物。
【請求項３】
　前記カンナビノイドが、カンナビジオール（ＣＢＤ）を含む、請求項２に記載の組成物
。
【請求項４】
　前記カンナビノイドが、デルタ－９－テトラヒドロカンナビノール（ＴＨＣ）を含む、
請求項２に記載の組成物。
【請求項５】
　前記カンナビノイドが、１：１００～１００：１の比率でＣＢＤ及びＴＨＣを含む、請
求項２に記載の組成物。
【請求項６】
　前記親油性溶媒が、植物油、中鎖トリグリセリド、またはそれらの混合物を含む、先行
請求項のいずれか１項に記載の組成物。
【請求項７】
　前記乳化剤が、界面活性剤を含む、先行請求項のいずれか１項に記載の組成物。
【請求項８】
　前記乳化剤が、非イオン性界面活性剤を含む、請求項７に記載の組成物。
【請求項９】
　前記乳化剤が、ポリエトキシル化非イオン性界面活性剤を含む、請求項８に記載の組成
物。
【請求項１０】
　前記不活性粒子材料が、約３ミクロン～約３５０ミクロンの範囲の粒子サイズを有する
、先行請求項のいずれか１項に記載の組成物。
【請求項１１】
　前記不活性粒子材料が、約２０ミクロン～約６０ミクロンの範囲の粒子サイズを有する
、請求項１０に記載の組成物。
【請求項１２】
　前記不活性粒子材料が、約１．５～約１．９ｍＬ／ｇの範囲のメソ細孔容積を有するメ
ソポーラスである、先行請求項のいずれか１項に記載の組成物。
【請求項１３】
　前記不活性粒子材料が、約１５０～３５０ｍ２／ｇの表面積を有する、先行請求項のい
ずれか１項に記載の組成物。
【請求項１４】
　前記不活性粒子材料が、約２６０～約３２０ｍ２／ｇの表面積を有する、先行請求項の
いずれか１項に記載の組成物。
【請求項１５】
　前記不活性粒子材料が、非晶質シリカを含む、先行請求項のいずれか１項に記載の組成
物。
【請求項１６】
　親油性抗酸化剤をさらに含む、先行請求項のいずれか１項に記載の組成物。
【請求項１７】
　固体自己乳化組成物を調製する方法であって、
ａ）少なくとも１つのカンナビノイド及び乳化剤を含む親油性溶媒溶液を提供することと
、
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ｂ）前記溶液を吸着剤と混合して、前記固体自己乳化組成物を生成することと、を含み、
　前記吸着剤が、メソポーラス不活性粒子材料である、前記方法。
【請求項１８】
　前記混合ステップが、連続撹拌しながら前記溶液を前記吸着剤に滴加することと、前記
得られた混合物を前記固体自己乳化組成物を得るのに十分な期間ブレンドすることと、を
含み、ここで、前記組成物が、自由流動性粉末である、請求項１７に記載の方法。
【請求項１９】
　前記溶液を前記吸着剤に添加する速度が、６０～６００滴／分である、請求項１８に記
載の方法。
【請求項２０】
　連続撹拌の速度が、約５０～約４００ｒｐｍである、請求項１８または請求項１９に記
載の方法。
【請求項２１】
　前記得られた混合物が、５～６０分間１００～１０００ｒｐｍの速度でブレンドされる
、請求項１７～２０のいずれか１項に記載の方法。
【請求項２２】
　前記混合ステップが、連続撹拌しながら前記溶液を前記吸着剤に噴霧することと、前記
得られた混合物を前記固体自己乳化組成物を得るのに十分な期間ブレンドすることと、を
含み、ここで、前記組成物が、自由流動性粉末である、請求項１７に記載の方法。
【請求項２３】
　前記固体自己乳化組成物を１つ以上の賦形剤とブレンドすることをさらに含む、請求項
１７～２２のいずれか１項に記載の方法。
【請求項２４】
　前記溶液が、約１．１～約１：９０の希釈係数で前記親油性溶媒中に存在する前記少な
くとも１つのカンナビノイドを含む、請求項１７～２３のいずれか１項に記載の方法。
【請求項２５】
　前記溶液が、約３重量％～約４０重量％の乳化剤を含む、請求項１７～２４のいずれか
１項に記載の方法。
【請求項２６】
　前記溶液が、親油性抗酸化剤をさらに含む、請求項１７～２５のいずれか１項に記載の
方法。
【請求項２７】
　前記溶液が、０．０２～１％のｄｌ－α－トコフェロールを含む、請求項２６に記載の
方法。
【請求項２８】
　請求項１～１６のいずれか１項に記載の固体自己乳化組成物を含む経口投与製剤。
【請求項２９】
　前記経口投与製剤が、充填剤、結合剤、固結防止剤、崩壊剤、滑沢剤、流動促進剤、抗
酸化剤、香味剤、着色剤、コーティング剤、甘味剤、徐放剤を含む群から選択される少な
くとも１つの医薬賦形剤をさらに含む、請求項２８に記載の経口投与製剤。
【請求項３０】
　ＣＢＤが、約０．５ｍｇ～５０ｍｇの量で前記経口投与製剤中に存在する、請求項２８
または２９に記載の経口投与製剤。
【請求項３１】
　ＣＢＤが、約２．５ｍｇ～２０ｍｇの量で前記経口投与製剤中に存在する、請求項３０
に記載の経口投与製剤。
【請求項３２】
　ＴＨＣが、約０．５ｍｇ～５０ｍｇの量で前記経口投与製剤中に存在する、請求項２８
～３１のいずれか１項に記載の経口投与製剤。
【請求項３３】



(25) JP 2021-533202 A 2021.12.2

　ＴＨＣが、約２．５ｍｇ～２０ｍｇの量で前記経口投与製剤中に存在する、請求項３２
に記載の経口投与製剤。
【請求項３４】
　前記親油性溶媒が、約２重量％～約３５重量％の量で前記経口投与製剤中に存在する、
請求項２８～３３のいずれか１項に記載の経口投与製剤。
【請求項３５】
　前記乳化剤が、約１重量％～３０重量％の量で前記経口投与製剤中に存在する、請求項
２８～３４のいずれか１項に記載の経口投与製剤。
【請求項３６】
　前記吸着剤が、約４重量％～約８０重量％の量で前記経口投与製剤中に存在する、請求
項２８～３５のいずれか１項に記載の経口投与製剤。
【請求項３７】
　抗酸化剤が、約０．０２重量％～約１．０重量％の量で前記経口投与製剤中に存在する
、請求項２９～３６のいずれか１項に記載の経口投与製剤。
【請求項３８】
　充填剤及び／または結合剤が、約１０重量％～約６０重量％の量で前記経口投与製剤中
に存在する、請求項２９～３７のいずれか１項に記載の経口投与製剤。
【請求項３９】
　固結防止剤が、約５重量％～約４５重量％の量で前記経口投与製剤中に存在する、請求
項２９～３８のいずれか１項に記載の経口投与製剤。
【請求項４０】
　対象において疾患を予防する、治療する、及び／またはその重症度を軽減させるための
薬剤の製造における、請求項１～１６のいずれか１項に記載の固体自己乳化組成物または
請求項２８～３９のいずれか１項に記載の経口投与製剤の使用であって、前記疾患が、炎
症性障害、神経障害、精神障害、悪性腫瘍、免疫障害、代謝障害、感染症、胃腸障害、心
血管障害、がん、疼痛のうちの少なくとも１つである、前記使用。
【請求項４１】
　対象における疾患を予防する、治療する、及び／またはその重症度を軽減させる方法で
あって、前記疾患が、炎症性障害、神経障害、精神障害、悪性腫瘍、免疫障害、代謝障害
、栄養不足、感染症、胃腸障害、心血管障害、がん、疼痛のうちの少なくとも１つであり
、それを必要とする対象に、有効量の請求項１～１６のいずれか１項に記載の固体自己乳
化組成物または請求項２８～３９のいずれか１項に記載の経口投与製剤を投与することを
含む、前記方法。
【請求項４２】
　請求項１～１６のいずれか１項に記載の所定量の前記固体自己乳化組成物を含む、少な
くとも１つの容器を含む、キット。
【請求項４３】
　対象において所定の濃度範囲で少なくとも１つのカンナビノイドの血漿濃度を提供する
方法であって、所定量の請求項１～１９のいずれか１項に記載の固体自己乳化組成物また
は請求項２８～３９のいずれか１項に記載の経口投与製剤を前記対象に投与することを含
む、前記方法。
【請求項４４】
　そのような治療を必要とする前記対象に、請求項１～１６のいずれか１項に記載の固体
自己乳化組成物または請求項２８～３９のいずれか１項に記載の経口投与製剤を投与する
ことを含む、少なくとも１つのカンナビノイドの薬物動態プロファイルを改善するための
方法。
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【国際調査報告】
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