JP 2013-536186 A 2013.9.19

(19) BFREREHFT (JP) X XIS L HA) ()L EARES
}53%2013-536186
(P2013-5361864)
(439 AEE  FRZS5EH 198 (2013.9.19)
(51) Int.CI. F1 F—=a—F (%)
AB 1K 31/4439 (2006.01) AB 1K 31/4439 4C0O76
AB1K 9/24 {2006.01) AB1K 9/24 4C0O86
AB 1K 31/444 mon AB1K 31/444
AG1K 47/2%  (2006.01) AB1K 47/2
AB 1K 47/38 {2006.01) ABG 1K 47/38
BEERE TREEZWER A (£ 0B BEECHE!S
(2l HEES $5RE2013-523582 (P2013-523582) | (71) HEEA 591003013
(86) (22) EEE  FH2358ASH (2011.8.8) I7. RTTY-F Bia T—he—
(85) BIRR LB B SERE255F4H5H (2013.4.5) F. HOFFMANN—-—LA ROCH
(86) B HEES PCT/EP2011/063604 E AKTIENGESELLSCHAF
BT EELHES ¥02012/019990 T
(87 EEAHMAB SERR24EE2H 16H (2012. 2. 16) AA A =TI AF—407 Qs—EI -
@Bl ESTEEREE 61/372, 705 LW T—JNATYE124
(32) ®scH ER22E8H11H (2010.8.11) (74 1RIEA 110001508
G BREEEE  KE US) SHEHEA =
(74 fREE A 100078662
#E+ BZE
(74 1RIEA 100131808
#B+ R RE
(74 1RIEA 100119079
#E+ FE ERT
BARE IR

(54) [READER] REMEAIVBSREF mGlub) TYyA2I=2 N DERERY

(G7HOO0O0

0000000000000 000000000000000000000000000
0000000000000 000000000000000000000000000
0000000000000 0000O000O000O000O00000000000000
0000000000000 0000000000000000000000000000
0000000000000 0000000000000O000ON0ONONooNooonoon
0000000000000 0000000O0000000000000000000n
0000000000000



OO ooo

OOo0ooooo0ooooooooooogogooao

Ooooooo0oooooggoe

o0 o0oogo

) e A A A

OO oOooo

O oOg O™

]

"o oDooOooOoooooQgogoo

e S R

Ooooooo0ooooogQgoao
Oo0ooDoooodoooooggoge

I I |

OoooOooooooooooooooogooogao

gogooano

O

0

goooooao

O

OoOooOoooo4o0ooooo0o o0 oo ooo oD oDoDooooooooDoooooooodg

Oo0ooo4oDoooDoDoo4ooooogogXH

OO0 oo ooo4Qgooood

O 0Ooogoo
O O ogoog
O 0Ooo0gooo

O

I R |

OOoo0ooood

O O
I |
O 0Ooo0oooo

Oo0oooQgooo
Oo0DooogogQgoQgoo

O O0Oo0oood

OoOoo0ooood
O O0OoOooood
OOoooood
O O0Oo0ooood
O 0Ooo0oooao

OO oQgooao

O 0Ooo0ooo
O OooOgooo

(]

OoDoooogogogogoooogod
Ooooooooooodg
Oooooogogogoooogod

O O0Oo0oo0ood
O OooooQ

O 0Ooo0ooo
O OooOgoooo
O 0Oo0oooao
O Ooogooo
O 0Ooo0oo0ooo

O Oooo
O

O

O Ooo0oooao

O 0Oooo O 0o oo

O Oooo

O
O O

O 0Ooo0oooao

O O oo

O Ooo0oooao
O 0Oooo

O 0o oo

O

OooOoo0oooOodg
OoOoo0oooogdg
i

O
O
O
O
O
O

O 0o oo

O
O
O
O
O
O

O 0o oo

O

O

O O o
O 0o oo

O

O 0ooo
O Oooo
O 0O oo

(2)

JP 2013-536186 A 2013.9.19

\ N (D

O
O
O
O
O
OJ
O
O
O
(]
O
O
O
O
O
O
O
O
O

O
O
O
(]
O
O
O
O
O
O
O
O
O

gooao

goocoobobooooooooooobooao

10

20

30

40

50



e e e Y Iy
e s e e s e e e e ) e ) e e e e s e s Y Y Y
v e Y Iy
e s e R e e ) e ) e e e s e s Y Y Y
e ey I
e s e e e R e ) e ) e e s e s Y Y

Oooooooo0oooooo0o oo oDooo0D oo oooo0 oo oDooo0oDoDooogogQgooao
e s e A e e e ) e e [ A Y I A
Ooooooooooooo oo oDooo oD oDoDooooooDoDoooooDooooQgog
s s e e e e e e sy s [
Oooooooo0ooooo0o o0 oo ooo oo oDoDooooooDoDooooooooQgog
s s s e e e e e sy s [ |

Oo0oooogooooaoo
Oo0oooogogQgoooao
Oo0oooogogoooaoo
Oo0oooogog4Qgoooao
Oooooogogoooao
OooooogodQgoooao
Oo0ooooogoooaoo
Oo0ooooQgoooao

O 0Ooo0ooao
O oOoooo
O 0Ooo0oo0oao
O oOoooo
O 0Ooo0oo0oao
O oOoooo

O
O

Oo0oooooo0ooDooo oD ooDooooooooao
Oo0oooooo0ooDoooooooDoooogogooooao
Oo0oooooo0ooDooo o ooDooooooooao
Oo0oooooo0ooDooo4ooooDoooogogooooao
Oo0ooooooooooo o ooDooooooooao
Oo0oooooo0ooDoooooooDooooooooao

Oooooooooooooogoooao
Oooooooo0ooooogogogooo

OooooooOgogoao
Ooooooogoo
OooooooQgoao
O Ooooo
O 0Ooo0ooo
O Ooooo

OooOoo0oooOodg
Oo0oooogdg
OooOo0ooood
OooOooooogdg
OooO0Oo0oooodg
OoOoo0ooooQgdg

€))

OOoo0oo0oood
OOoooood
OO0Ooo0oo0oood
OOoo0ooood
O 0Ooo0ooao

O 0Ooo0ooo
O Ooogoo
O 0Ooo0ooo
O 0Ooogooo
O 0Ooo0ooo

O

O

JP 2013-536186

2013.9.19

10

20

30

40

50



e e e Y Iy
e s e e s e e e e ) e ) e e e e s e s Y Y Y
v e Y Iy
e s e R e e ) e ) e e e s e s Y Y Y
e ey I
e s e e e R e ) e ) e e s e s Y Y
s
e s e e e e e ) e ) e e e s e s Y
ey ) e [ [ I
e s e e e e R e e e s e Yy
s ) R [y ey [ [ Iy
e s e e e e ) e [ Y Y I
e [ [ Iy
e e e s Y Iy
ey ) R ) e
e e e ) [ [ e s Y Iy
s ) [y [ Iy
e e e e ) e e e e e [ Y Iy
ey ) R ) R [y I

e s e e e s e [
Oooooooo0ooooo0o oo oOooo0 oo oo o0 oo oooogooDoDooo0oo0ooDoooogooooao
s s e

OooOoo0ooood
Ooo0oooogd
[
O oOoooo

O Oooo
O 0Oooo
O Oooo
O 0ooo
O Oooo
O 0ooo

4)

Ooo0oooooo0ooooooooooooooDooooooDoooooooood
Ooo0o0ooooo0oooooo0oooooo0 oo oo oo oDoooooooogdg
Ooo0oooooo0oooooo0oooooooDooDoooooooooooooood
Ooo0oooooo0oooooo4o0 oo oooo0 oo oooooooDoogQgoao

OO0 oDooUdUooDoooddUUoDoDooUdUooooDooggUogooood
Oo0ooooo0oooooo0ooooDoooo0oooDoDoooooooodg

OO0 oDoogdgUooDoDoodUoooDooo4doooooggogo
Ooo0oooooo0oooooo0ooooDooooooooogogogao

OO0 ooDooggUooooDoogoggogoooogogaog

O
O
O

O O

O

JP 2013-536186

O
O
O
O

O d
[ |
O d
[ |
O
O
O

O O
O O
O
O
O

Ooooooogoogoooo
O 0OooOooo

O

O

O OoOooo
O
O

O Ooooo
O
O
O

2013.9.19

10

20

30

40

50



e e e Y Iy
e s e e s e e e e ) e ) e e e e s e s Y Y Y
v e Y Iy

OooooooDo0ooD oo o oo oooooogoooogo

OO0 ooogogUgooDooggUooooDoogogogooao
Oo0ooooooo0oooooooDooogogogoooao
OO0 oooogogooDooogoUgogoooodg

oo oooooooooogogQgog

OO0 oooooo0 oo ooo o0 oo oogogooooo

e s s e e ) e e s

OO0 oooooooooogoQgog

O
O

O
O

O
O
O
O
O
]
O
]
O
O
O
O
O

O 0Ooooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O o0Oooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O Oooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O oOooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O 0Ooo
O oOooo
O 0Ooo
O 0Oooo
O 0Ooo
O 0Oooo
O 0Ooo
O oOooo
O 0Ooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O oOooo
O 0Oooo

O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O

OOoo0oood

O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
OJ
O

O
O
O
O
O
O
O
O
O
(]
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O

O
O
(]
O
O
O
O
(]
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
OJ
O

O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O

O Oo0gooao

Oo0Oo0ood

O Ooooo
O 0Ooooo
O 0Ooooao
O Ooooo
O 0Ooo0ooao
O Ooooo
O 0Ooo0ooao
O Ooooo
O 0Ooo0ooao
O Ooooo
O 0Ooo0ooao
O Ooooo
O 0Oo0ooao
O Ooooo
O 0Oo0oo0oao
O Ooooo
O 0Oo0oo0oao
O 0Ooooo
O 0OoOooog
O Ooooo
O 0OoOooo
O 0Ooooo
O 0OooOooo
O Ooooao
O 0OooOooo
O 0Ooooao
O 0Ooooo
O 0Ooo0ooao
O Ooooo
O 0Ooo0ooao
O Ooooo
O 0Ooo0ooao

OOoo0oodg

Oo0Ooo0ood

Oo0Oo0ood

A

Oo0Oo0ood

I R

OoOoo0oood

O0Ooo0ood

OoOoo0oood

O0Ooo0oood

)

oono
oo

Oo0Oo0ood

O0Oo0ood

Oo0Oo0ood

O0Oo0ood

OoOoo0oood

O0Oo0ood

Oo0Oo0oood

OOoo0oo0oogao

OoOoo0ood

JP 2013-536186

OO oOooo
O Ooooo
OO oOooog
O Ooooo
O OoOooo
O 0Ooooo
O OooOooo
O 0Ooo0ooo
O OooOooo
O 0Ooo0ooo
O OooOooo
O 0Oo0ooao

O
O
O
O
O
O
O

O d
[ |
[
O
O
O
O

O
O
(]
O
(]

2013.9.19

10

20

30

40

50



OoOooooo4o0ooooo400 oo ooooDooDoDoooDoooDoDoooooooaog

OO0 OoDooogo4ogoooogdg
OooDooooooooogdg
OO0 oDooogo4ogoooogdg
OooDoooooooooQgdg
OO0 oDooogogoooogdg

OO0 0o oodooooodooooogogogogoao
Ooooooo0ooooooooooogogooao
OO0 o0DoDoodooooodooooogogogogoao
Ooooooo0ooooooooooogooao
OO0 o0DoDooddooooo4dgdooooogoggogogoao
Oo0oooooo0ooooooooooogooao

O Oooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O Oooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O O0ooo
O 0Oooo
O 0ooo
O 0Oooo
O 0ooo
O 0Oooo
O 0ooo
O 0Oooo
O 0ooo
O 0Oooo
O 0Ooo
O 0Oooo
O 0Ooo
O 0Oooo
O Ooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O Oooo
O 0Oooo
O Oooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O O0ooo
O 0Oooo
O O0ooo

oo oooooogogooo

O 0O0ooooaog
OOo0o0ooooao

O
O

O

O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O

O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O

O OoOooo
O Ooooo
O OooOooo
O Ooooo
O Ooooo
O Ooo0ooo
O Ooooo
O Ooo0ooo
O Ooooo
O Ooo0ooo
O Ooooo
O Ooo0ooao
O Ooooo
O Ooo0ooao
O Ooooo
O O0Oo0ooo
O Ooooo
O O0Oo0ooOoo
O Ooooo
O OoOooo
O Ooooo
OO oOooo
O Ooooo
OO oOooo
O Ooooo
O OoOooo
O Ooooo

OOooooaog
O0Ooo0oooao
OOoo0oooog
O0Ooo0oooao
OoOooooaog
O0Ooo0oooao
OOoo0oooaog
I B
OoOooooaog
O0Ooo0oooao
OoOooooaog
I B
OoOoo0oooog
O0Oo0oo0ooao
OoOoo0oooaog
O0Oo0Ooo0ooa.o
OoOoo0oooogo
OO0Oo0oooog
OoOoo0oooao
OO0Oo0oooog
OoOoo0oooao
O0Oo0oooog
O0Ooo0oooo
OOoo0oooog
Oo0Ooo0oooao
OOoo0oooaog
I B
OOooooaog
O0Ooo0oooao
OoOooooaog
I B

O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O

(6

JP 2013-536186

O
O
O
O
O
O
O

O Oooo

A

O
O

O 0Oooo

2013.9.19

O Oooo

O 0Oooo

O Oooo

O 0Oooo

10

20

30



goooano

O OoQgooao

OooOooooooooobooobooOooOgoao
OoOooDoooDhooooooogoooogogao

O 0Ooo0ogoao

O OoQgooao

O

0O

Oooooooooooog oo

O

P

JP 2013-536186 A 2013.9.19

¥HAK (mg)

mg/ % 7

2-7 v -4-[1-(4-7 )V F -7 = =)V)-2,5- A F /-
IH-A 35— b A N F =Y P

1.3

BEER (A

162.9

HPMC

10.2

TF )L — ASER

8.9

RUA)T 7Y L— ]

9.1

J = W k) =5 L (TEC)

0.9

ALy

6.7

jjjﬁ{fﬂ/#”nf%§+jﬁﬁigéﬁi(HEQ

200.0

BEY T T h 7 (A ZH2)

61.0

O 0Ooo0odgoano

OoOoooooooooooogoooogao
OoooOoooooooooobooooOoOoao

ooooao
O

O

ooao

O 0Ooooo

gooboboooooboogooboboooonb

O Ooo0ooo
O0Ooo0oooaog
O Ooo0ooo

O
O

O0Oooooao

gooao
gooan
gooao
gooano
gooano
gooao

OooOoo0oooodg

O

O 0Oo0ooo
O 0Ooo0ooo
O oo o
O oOooo
O oo o
O 0Oooo
O Oooo
O 0Oooo
O oOooo
O 0Oooo
O oOooo
O 0Oooo

O

OooooogdgoQg
O
O

OJ

O
O 0Oooo
O
O
O

b D oo o0ooDooog4goooooogdg
O
m]
O Oooo
O Oooo
O Oooo
O 0Oooo
O Oooo
O
O
O

O
O
O
O
O
O
O
O
O
O

O

|
O Oood

O

(D

O
O
O
O
O
O
O

gooooo

gooooad

oooooao

oooooao

gooooano

10

20

30

40

50



[ i Ry |

[ e e e [ e s e I v B

e A ) ey e A A A

i |
O O o

[ s v e e v s v e e e B

O Ooogooe

e s s e ) e e e e s e e e e I A
s s [y e e v I
e s s ) e e e e s s e e e Y A

OooooooQgdg
OOoooooggdg

Oo0Ooo0oooao
OOoo0oooog

O 0Ooo

O
OJ
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
OJ
O

O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
(]
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O

OoOoo0oood
OOoo0ooodg
OoOoo0oood
OOoo0ooog
O0Ooo0oood
OOoo0ooog
Oo0Ooo0oood
OoOoo0ooog
O0Ooo0oood
OoOoooodg
O0Ooo0oo0ood
OoOoooog
O0Ooo0oood
OoOoo0ooogdg
O0Ooo0oo0ooOo
OoOoooogdg
O0Ooo0Ooo0oodo
OoOoo0ooogdg
O0Ooo0oo0ooO
OoOoo0ooogdg
O0Oo0ooodg

O Oooo
O Oooo
O Oooo
O Oooo
O 0Oooo
O Oooo
O 0Oooo
O Oooo
O 0Oooo
O Oooo
O 0Oooo
O Oooo
O 0Oooo
O Oooo
O 0Oooo
O Oooo
O 0ooo
O Oooo
O 0ooo
O Oooo
O 0Ooo
O Oooo
O 0O oo
O Oooo
O 0Oooo
O Oooo
O Oooo
O Oooo
O

O oo oooogodg
OO0 ooooogd
Ooooooogodg
O Oo0ooooogod
Ooooooogodg
O Oo0ooooogd
Ooooooogodg
O Oo0ooooogd
Ooooooogodg
O Oo0ooooogdg
Ooooooogodg
O Oo0ooooogd
Ooooooodg
O Ooooooogodg
OOooooood
O oo oooogodg
OOooooood
O oo oooogodg
OOooo0ooood
O oo oooogodg
O 0o oooogd
O oo oooogodg
OO0 ooooogd
O oo oooogodg

O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
OJ
O

O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O

OoOooooodg
O 0OooOooood
OoOoooood
O Ooooood
OoOoooood
O Oooooodg
OoOoo0ooood
O Ooo0ooood
OoOoooood

O O

O0Ooo0oooog
I B
OoOoo0oooog

O 0Ooo

O
O O

O

O
O oOoo0ooao
O oOoooo

O Oooo
O 0Oooo
O Oooo

O

O
O
O

O

O

O o0Oooo
O oOooo
O 0Ooo

O0Ooo0ood

OoOoo0oodg

C))

O0Oo0ood

O
O
O
O

Oo0Ooo0ooodg

O0Oo0ood
Oo0Oo0ooodg

O0Oo0ood

Oo0Oo0oood

O
O

OOoo0oo0ogao

O Ooo0ooo
O OoO0ooo
O Ooooo
OO oOooo
O Ooooo
O Ooo0ooo
O Ooooo

Oo0Oo0ooodg

JP 2013-536186

O
O
O
O
O
O

O O
O O
O O
O O
O O
O O
O O

O

O0Ooo0oooogd
Oo0oo0oooogod
O0Ooo0oooogd
OoOoo0oood
OO0Oo0oooogd
Oo0oo0oood
OOoo0oooogod
OooOoo0oood
OOoo0oooogd
OooOoo0ooood

O O
O O
O O
O O
O O
O O
O O

OO0Oo0ooodg
Oo0Oo0ooodg
OO0Oo0ooodg
OO0Oo0ooodg
OO0Oo0ooodg
Oo0Oo0ood
O R o

O
O
O
O

O

O
O
O
O
O

O
O

(]
O

Oo0Oo0ood

2013.9.19

O

[ O

O

I A

O

Oo0Oo0oodg

ooooood
dose dumping
opopooood
oooooao

O

Oo0Oo0ood

10

30

40

50



e e e Y Iy
e s e e s e e e e ) e ) e e e e s e s Y Y Y
v e Y Iy
e s e R e e ) e ) e e e s e s Y Y Y
e ey I
e s e e e R e ) e ) e e s e s Y Y

OoooooooooogogQgoao

O Ooooo
O OoOooo
O Ooooo
O OooOooo
O Ooooo

OoooooogoQgoo
Oooooogogoao
OoooooogoQgoo
Oooooggoao
OoooooogooQgoo
Ooooooggoao
Oooo0ooogoQgoo
Oooooggoao
Oooo0oooogoao
Oooooogogoao
Oooo0ooogoogoo
Oooooogogoao

O o0Oooo

O
O
O
O
O
O
O
O
O
O

O
O
O
O
O
O
O
O
O
O

OoooooooQgdg
OOooooogogdg
OooooooQgdg
OOoooooggdg

O 0Oooo

OoDoooooooooggogao

O o0Ooo

OoooooooooogoQgoao

O 0Oooo

Oo0oDooooooooggogao

O oOooo

O Ooo0ooooao
O Oo0ooooaog
O Ooo0ooooao
O Oo0ooooaog
O Ooo0ooooao
O Ooo0ooooaog

Oooooooooooogoao

O Oooo
O Oooo
O Oooo
O 0Oooo
O Oooo
O O0ooo
O Oooo
O 0Oooo
O Oooo
O 0Oooo
O Oooo
O 0ooo
O Oooo
O 0ooo
O Oooo
O 0O oo
O Oooo
O 0O oo
O Oooo
O O oo
O Oooo
O Oooo
O Oooo
O 0o oo
O 0Oooo
O Oooo
O Oooo

O 0Oooo

OooDoooooooogQgoao

O o0Oooo

OoooooooooogoQgoao

O 0Oooo

Oooooooooooggoao

O o0Ooo

OoooooooooooQgoao

O oOooo

OoooooooooogoQgoao

9) JP 2013-536186 A 2013.9.19

O Oooo
O 0Oooo

Oooooooodg
Ooooooogdg
Oooooooodg
Ooooooogdg
Oooooooodg
Ooooooogg
OoOoooooodg
Oooooooogdg
OO0 oooogg
Oooooooogg
O Oo0Doooogdg
Ooo0oooooogdg
OO0 oooogdg
Oooooooogdg
O Ooooooggdg
OoooooooQgodg
O Oooooogg
OoooooooQgodg
O Oooooogdg
OooooooQgodg
OOooooogdg
OoooooooOgodg

O o0Ooo
O oOooo
I o |
O o0Oooo
O O
O O
O O
O O
0 O
O O
O O
O O
O O
O O
O O
O O
O O
O O
O O
O O
[ |
O O
O O
O O

O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
OJ
O
OJ
O
OJ
O
O
O
O
O
O
O
O
O

ooobODbOoOO0DO0ooooooooboboboooooooboao
XOoooooooboooooooooooooooo

oooboboooobobooooobooooooboobooodao
O00Ohypermellosel OO0 O00O0O0O0OOO0ODODOO
ooobObOO0OO0oooooobObboboooooooao
goooboooobboogooboooobbooo
uogoboboooobooooobooooobooado
ooobODbOOO0DO0O0oooocooObboboooooooao
g
goooboooobobooogoobooooobobooo
gooboboboooobboooooboooobobooaa
uooboboooobobooooobooooboooado
ooobODbO0OO0OO0oooooobODbObOO0oooooan
goooboooobboogooboooobbooo
uooobobooooobbooogao
ooobODbOOO0DO0ooooocooOobOboboooooooao
gooboooobboooobDboo
googobooooboboooooobooooooboboooao
oooobObOOooooooooooao
ooobObOO0OO0oooooobObboboooooooao
oogooboooobbooogao
uooboboooobobooooobooooboooado
ooooObOOO0OO0DO0oooooan

10

20

30

40

50



e e e Y Iy
e s e e s e e e e ) e ) e e e e s e s Y Y Y
v e Y Iy
e s e R e e ) e ) e e e s e s Y Y Y
[ [ = A e e e e e e e e e s i [

e s s e e ) e ) e e e e A

O 0O0o0ooooaog

O

O Ooooo
O OoOooo
O Ooooo
O OooOooo
O Ooooo
O OooOooo
O 0Ooooo
O Ooooo
O Ooo0ooo
O Ooooo
O 0Ooo0ooao
O Ooooo
O 0Ooo0ooao
O Ooooo
O 0Oo0ooao
O Ooooo
O 0Oo0ooOoo
O Ooooo
O 0Oo0ooOoo

O 0Oooo

O0Ooo0oooaoo
O 0Oo0oooaog
O0Ooo0oooaoo
O 0Oo0oooaog
O0Ooo0oo0ooaoo
O0Ooo0oooaog
O0Ooo0oo0ooao
OOoo0oooao
O0Ooo0oo0ooao
O0Ooo0oooao
O0Ooo0oo0ooao
O0Ooo0oooao
O0Ooo0oo0ooao
O0Ooo0oooao

O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O

O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
OJ
O

O Oooo

O
O
O
O
O
O
O
O
O

O
O
O
O
O
O
O
O

O Oooo
O 0Oooo
O Oooo
O 0Oooo
O Oooo
O Oooo
O 0Oooo
O Oooo

O
O
O

O O ogo

O Oooo

O O oo

O Oooo

O O oo

O 0Oooo

O 0o oo

O 0o oo

O
O
(]
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O

O 0o oo

O 0o oo

O 0o oo

O 0o oo

(10)

O Oooo

O Ooo0ooao
O Ooooo
O Ooo0ooao
O Ooooo
O O0Ooo0ooo
O Ooooo
O O oOgooo
O Ooooo
O OoOooao
O Ooooo
O OoOooao
O Ooooao
O Ooooao
O Ooooo
O Ooooao
O Ooo0ooao
O Ooooo
O Ooo0ooo
O Ooooo
O Ooo0ooo

O 0o oo

O Oooo

O 0o oo

O Oooo

O 0o oo

O Oooo

Ooo0Oood

O Oooo

JP 2013-536186

gooooad

oad

O O
O O

O O ogo
O Oooo

O
O

O

O
O

OJ
O

O O ogo

O
O
O
O
O
O
O
(]
O
(]

O

O Oooo

O

O
O
O
O
O
O
O
O

O

2013.9.19

gooano

O

O

O

O

10

20

30

40

50



e e e Y Iy
e s e e s e e e e ) e ) e e e e s e s Y Y Y
v e Y Iy

A I A

Ooooocooooooogogoooodg

(11) JP 2013-536186 A 2013.9.19

oogoboooooboboooooboobooooobobbooobobooooboboooao

OooooooogoQgooao
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O

OO0 oooooggogoao

O
OJ
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
OJ
O
OJ
O
OJ
O
O
O
O
O
O
O
O
O

O O
O O
O
(]
O
O
O
O
(]
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
OJ
O
]
O
[
O
O
O
O
O
O
O
O
(]

O 0Ooooo
O 0OoOooog
O 0Ooo0ooo
O OooOooo
O 0Ooo0ooao
O OooOooo
O 0Ooo0ooao
O Ooooo
O 0Ooo0ooao
O Ooooo
O 0Ooo0ooao
O Ooooo
O 0Oo0ooao
O Ooooo
O 0Oo0ooao
O Ooooo
O 0Oo0ooOoo
O 0Ooooo
O 0Oo0ooOoo
O 0Ooooo
OO oO0ooog
O 0Ooooo
O 0OoOooo
O 0Ooooo
O 0OoOooo
O 0Ooo0ooo
O 0OooOooo
O 0Ooooo
O 0OoOooo
O 0Ooo0ooao
O Ooooo
O 0Ooo0ooao
O Ooooo
O 0Ooo0ooao

oogoboooooboboooooboobooooobobbooobobooooboboooao
ugugoboboouoobbooooobooooobboouoouobooooobooada
gooooobooboobobooooooooobbbooooooooboobbbooooo
secDO0D0D0O0OtertC000D0D0OO0O0O0O0ODODOO0OODOOOODDODOOODDRDO
gboboboooobbooooboouoboboooobbooobboooooan
goooooobooooooooooobobbooooooooobooao

g

OoooooooDooooooooogodg
OO0 oDoDoo4ogooooogogdgoooao

OO0 oDoDoogogogoooogogdg
O O Ooooo
O OO oOooog
O O Ooooo
O O OooOooo
O O 0Ooooao
O O OooOooog
O O 0Ooo0ooo
O O OooOooo
O O 0Ooo0ooao
O O OooOooo
O O 0Ooo0ooao
O O Ooooo
O O 0Ooo0ooOoao
O O OooOooo
O O 0Oo0ooOoao
O O OooOooo
O O 0Oo0ooOoo
O O Ooooo
O O 0Oo0ooOoo
O O Ooooo
OJ OO oO0ooo
O O Ooooo
OJ OO oO0ooo
O O Ooooo

O Oooo
O Oooo
O Oooo
O Oooo
O Oooo
O Oooo
O Oooo
O 0Oooo
O Oooo
O 0Oooo

O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O

OoOO000000O0oDO0ooO0oO0o0o0Oo0oDoDU0Oo0DODOmillispherest O 00O
uogobobooooobbooooobooooobbooooboobooooobbooado

10

20

30

40

50



e e e Y Iy
e s e e s e e e e ) e ) e e e e s e s Y Y Y
v e Y Iy

) ey

Oooooo4o0ooooooooooogQgoo
OOo0oOoooo4dooDoouog4UoooDooggogo

OO0 ooDoooggogoao
OooooooogoQgooao
OO0 oooooggogoao

O
O
O
O
O
O
O
O
O
O

Oo0Doooogogogao
OooooooQgoo
OoDoooogogogao
Ooooooogdg

OOoo0oooo
O Oo0oooao
O Ooooo
O OooOgoao
O 0Ooooo
O Ooogooao
O Ooo0ooo
O Ooogooao
O 0Ooo0ooo
O Ooooao
O Ooo0ooo
O Ooooao
O Ooo0ooo
O Ooooao
O Ooo0ooao
O Ooooo
O 0Ooo0ooao
O Ooooo
O 0Ooo0ooao
O Ooooo
O 0Ooo0ooao
O Ooooo
O O0Oogoao
O Ooooo
O OoOgooao
O Ooooo
O O0Oogoao
O Ooooao
O Ooogoao
O Ooooo
O Ooogooao
O 0Ooo0ooo
O Ooogooao
O 0Ooo0ooo
O Ooooao
O 0Ooo0ooao

O Ooooo
O OoOgooo
O Ooooo
O OooOgooo
O Ooo0ooo
O OooOooo
O Ooo0ooo
O OooOooo
O Ooo0ooOoao
O Ooooo
O Ooo0ooao
O Ooooo
O Ooo0ooOoao
O Ooooo
O 0Ooo0ooOoo
O Ooooo
O O0Oo0ooOoao
O Ooooo
O O0Ooo0ooOoao
O Ooooo
O O o0goo
O Ooooo

O
O
O
O
O
O
O
O
O
O

Oo0ooooogg

O
O
(]
O
O
O
O
(]
O

OooooooQgdg

Oooooogdg

OooooooQgodg

Oooooogdg

OoooooooQgodg

Oooooogdg

OooooooQgodg

Ooooooogdg

[ |
O O

OooooooQgodg
Oooooooogg

O
O
O
O
O
O
O
O
O
O

O
O
O
O
O
O
O
O
O
O

g
u
O
g

(12)

g
u
O

O

O 0O o
O OO
[ i Ry
O OO
O 0O o
[ i R

O

O

O

O

O

O

hydroxynaphtoic
Oooooooao
ooono

O

O

O

O

O
O

O
O

O
O

O
O

@

0

Q.

O
Oooooooogdg

JP 2013-536186

O O0Oogo
O O0ooo
O Ooogo
O Oooo
O Oooo
O 0Oooo
O Oooo

OoOooooogdg
Ooooooogdg
Oooooogdg
OooooooQgdg
Oooooogdg

mg/mLO 0 00 0O0000D0OOO0

oooooDao

od

O
O

O

O
O
O
O
O
O

O

O

O

oooobODb0OO0O00o0ooan
oono

ooao

%w/wl

oono
ooao

O

O

ooao
ooao

O

O O

O O

O O0ooo

OooooooQgdg

2013.9.19

O Oooo

OoOooooogdg

O O0ooo

OooooooQgodg

O Oooo

Ooooooogdg

O 0Oooo

OooooooQgodg

10

20

30

40

50



Ooooooo0ooooo o0 oo ooooDooDoooogooooaog

u
O
g

N[O Oooooooooooooo oo o oo oo oo ooooooog
I ey s ey [y

ggao

OooocoOoooOooooooooooOoooOooohooooooooooooobooOoooOod
N e e A A

agogoano

s s s e e e e s |

U
0
g

O

Oo0ooooQgoooao
OO0 oooogQgoooao
Oo0ooooQgoooao

Oo0Oo0ood

O 0Oooo
O 0Oooo
O Oooo
O Oooo
O 0Oooo
O Oooo
O 0Oooo
O Oooo
O 0Oooo
O Oooo
O 0Oooo
O Oooo
O 0Oooo
O Oooo
O 0Ooo
O Oooo

O
O
O
O
O
O
O
O
O

O
O
O
O
O
O
O
O
O

O
O

OOoo0oood

0

Oo0Oo0ood

O

OOooooogogogao
OoooooogogoQgoao
Ooooooggoao
OoOoo0oooogoogoo
Ooooooogogoao
Oooo0oooogoogooo
OoooooogoQgoao
Oooo0oooogoogoao
Ooooooogogoao
OOoo0oooogoogoao
Ooooooogogoao
OoOoo0ooooogoao
Oo0ooooogoQgoao
OOoo0o0oooogoao
OoooooogoQgoao
OoOo0oo0oo0oooooOooOoao
OoooooogogQgoo
OO0 oooogoQgogao
OoooooogoQgoao
OO0 oooogoQgogao
OoooooogoQgoo
OO0 oooogogogao
OoooooogogoQgoo
OOo0ooooogogogao
OoooooogooQgoao
OOo0oooogoQgoao
Ooooooogoogoao
OOoooooogogoao
OOoo0oooogooQgoo
Ooooooogogoao
Ooo0oooogoogoao

OOoo0oodg

O

ooan

Oo0Ooo0ood

O
O

Oo0Oo0ood

O
O

A

O

Oo0Oo0ood

O

I R

O

ooao

(13)

OoOoo0oood
O0Ooo0ood
OoOoo0oood
O0Ooo0oood
Oo0Oo0ood
O0Oo0ood
Oo0Oo0ood

O O
O O
O d
0O O
O O
0O O
O d

gooooooao
goooooao

O0Oo0ood

O
O
O
O
OJ
O
OJ
O
OJ
O
O
O
O
O
O
O

O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
(]
O
(]

O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O

O
O

OoOoo0oood

O
O

O0Oo0ood

O

Oo0Oo0oood

O

OOoo0oo0oogao

O

ooao

OoOoo0ood

O
O

JP 2013-536186

OO0Oo0ood

0
0

(D

ooocoobobOO0oO0oooooooboboboboooooooobobOon

OoOoo0oood

O

OO0Oo0ood

0

I B B

O

Oo0Oo0ood

0

Oo0Oo0ood

O

ooooOao
gooboO0goDbz2o006-003055900 0o oogoboooogoboogan

OO0Oo0ood

O
O

Oo0Oo0ood

O
O

2013.9.19

OO0Oo0ood

O

O0Ooo0ood

O

O OooOooo
O 0Oo0ooao

O

ooo

,332,5100 0 0 00 obooobbob0ooooooooobobboooooooooobao

O
O

gogoooooobooooboooobobooooboooooboboooobobooao

10

20

30

40

50



Oo0ooooooooooogogoo Ooo0oooooo0oooooooDoooogoooooaog

OoooDooooooogoodg

ey A [

O ]

oo ooooo o oooog v

S e R |
OooOo0ooooooooo oo oooooooogoo

OO oOooo

oo oooooooooogogg

OoooDooooooogood

Ooooooo0ooooooooooogQgog

O Oooo

OO0 oooooooooogoQgg

Oo0Doooo4gogooooogogogooao

OO0 oooogHXe

OO0 oDooogogooooogogg
OO0 oooooQgooooodg
OO0 oo ooogog4Qgoooodg
OO0 oooooQgoooodg
OO0 ooooogog4Qgoooodg
OO0 oooooooooodg
DDDDDDDDDDDDQ—J
OO0 oooooogooooodg

OO0 ooooogogog
oo oooooogogogooQg
OO0 ooooogogoog
Ooooooooogogogoo
oo ooooogogog

OoOoo0oooo

OoooooogoQgdg

O O o
O0Ooo0oooao

O0Ooo0oooao

O OoOooo

OO oOooog
O Ooooo
O oo o

O 0O oo
O

O o

O Oooo
O OooOooo

O

O

goao
uoao
gon
goao
uoao
oon
goao
oo
uoao

O 0Oooo
O Ooooo
O Ooo0ooo
O Ooooo
O Ooo0ooo

O o0ood
O Ooo o

O 0Oooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O Oooo
O 0Oooo
O Oooo
O O0ooo

O 0Oooo
m|

O

O
O
od
u

SN

O 0o oo

O
O
O
O
O
O
O

]

O O

O O0ooo
O 0Oooo

O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O

O

O

O
O

OoOoo0ooood
OOoooood
OOoo0ooood
OoOoooood
OOoo0ooood
OOoo0ooood

O
O
O
O
O
O

(14)

B R |
O 0Ooo

O

O
O

O

O

O

JP 2013-536186

O
O
O
O
O
O
O

O
O
O
O
O

2013.9.19

10

20

30

40

50



e e e Y Iy
e s e e s e e e e ) e ) e e e e s e s Y Y Y
v e Y Iy
e s e R e e ) e ) e e e s e s Y Y Y
e ey I
e s e e e R e ) e ) e e s e s Y Y
e s e e

e s e e e e e e s e e s e Y

R [y e ey o

e e e e e e s Y o

O Oooo
O O oo
O Oooo
O Oooo
O Oooo
O Oooo
O Oooo

O

s sy e [y o
e s e e e e e e e e s e [

Oooooooo0oooooo0DooDoooo0oooDooooooooao

OooooooooooOoogoao

s s s

OOooooo4o0ooooo4o0 oo oooUoUooDoDoogogooooaog

Q
OooooooooooQgoogoao
Ooooooooooogogogao

OoOoooooo0oooooo0ooDooooooDooooooooao

O Oooo
O O0ooo
O Oooo
O 0Oooo
O Oooo
O 0Oooo
O Oooo
O 0ooo
O Oooo
O 0ooo

OOo0ooOooooo0ooooo40 oo oooUooooDoDoogogooooaog

OooooooooooQgoogoao

Oooooooo0oooooo0ooDooooooDooooooooano

OooooooooooQgogoao

Ooooooo0ooooo4o0 oo ooo oo oDoDoogogooooaog

OooooooooooOoogoao

Oooooooo0ooooooDooDooooooooooooooao

OoooooooooogQgoao

(15)

OoooooooooogogQgogoao

Oooo0oocogoogogoao
Oooooogogooao
Oooo0oocoogogoao

O Ooooo
O 0Oo0ooOoo
O Ooooo

Oo0ooooooooooogogg

OooooooQgoo
Ooooooogoggoo
Oooo0oooogoo
OooooooQgoo
Oooo0oooogoo

O 0Ooo
O 0Oooo
O 0Ooo
O oOooo
O 0Ooo

O 0Ooo0ooOoao
O Ooooo
O O0Ooo0ooOoao
O Ooooo
O 0Oo0ooOoo

O

Oooooooooooogooao

OoooooooooogogQgoao

Ooooooooooooogooao

OoooooooooogoQgoao

OoooooooooooOooao
OooooooQgooao
OOo0ooogodgogao
OoooooQgogoao

O 0Ooo
O oOooo

O
O
O

O

[ i R

O O 0Ooooo O

O

O

|

O Oood
O o0oo 0o

JP 2013-536186

O
O
O
O
]
O OO

m]
O 0Oooo
O 0Ooo
O 0Oooo
O 0Ooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O 0Oooo

O d
O O
O d
O O
O
O
O

2013.9.19

gooano

10

20

30

40

50



Oooooooo0oooooo0 oo oooo0ooDooooooooogoQgdg
Oo0o0ooDoodoooooUddUooDooUoUoooDoDooUoUooooogogdg
Oooooooo0oooooo0D oo oooo0ooDooooooooogoQgdg
Oo0oooo4ogoooooUdoooDooooUDoooDoDoogUoooooggdg
Oooooooo0oooooo0 oo oooo0ooDooooooooogogoQgg
OOo0oooo4ooooooodoooDoooUD oo ooogogoooooggg
Oooooooo0oooooo0 oo oooo0oooDooooooooogogoQgdg
Oo0ooooo0oooooo4o0oooDooooooooDooooooooooggg
Oooooooo0 oo oooo0 oo oooo0oooDooooooooogogoQgdg
OoOoooooooooooo0oooDooooo oo oDooooooooogogg
Oooooooo0oooooo0o oo oooo0oooDooooooooogogoQgdg
Ooooooo0ooooooo4o00oooDooooo oo oooooooDooogogg
Oooooooo0oooooo0 oo ooooooDoooooooooQgdg
Ooooooooooooo0oooDoooo0 oo oooooooooogoQgg
Oooooooo0oooooo0ooooooooDoooooooooQgdg
OoOOoooooo0oooooooo00oooDoooo0ooDooo4ooooDooogoQgdg

OoOoo0ooodgdg
OoooooogQgdg
OoOoo0oooodgadg

OOoo0oooao

Iy e ey e e e ) [ Iy
O 0Oooo
O

I R e v e s e B
R e e s e e e e s e Y O A
Ooooooo0Qoooooo00 oo oDoDoo oo oDoDoDoo0ooooDoDooo0oooooog
R e e s e e s e Y A
e e e e e ) ey e s Y [ Y

O 0Ooo0oooo
O O oOgo
O Oooo
I Y o Y
O Oooo
O O oo

O

O

O

O

O

(16) JP 2013-536186 A 2013.9.19

gooooooboad

Oo0ooooOoQgoooao
O Ooogoo

O

O

O

O

O

O

O

Ooooooooooooooooooooooao
OoooooooooooooDoooogogooooaog
Oo0oooooooooooooooooooooao
OoooooooDooooooDooogogooooaog
OO0 Ooo40o0U0ooDoDooUgUooDoDoo4gooooaog
OoooooooooooooDoDoogogooooaog
OO0 OoOoo40ogU0ooDoDooUgUgoDoDoo4gogoooaog
OoooooooooooooDooogogooooaog
OOo0oDoooo4dooooUog4ggooDooggogao
O Oooogoao

O

O

O

O

O

O

O

O oOoooo
O
O
O
O
O
O
O
O

O
OJ
O
OJ
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O

(Ib)

"ODooo0O000O0O0O0O00O0O00O0O0O0O0O0O0OO0OOOOGOaO

lb0OO0DOoDOoOoooDoDoo® 000
ooocoobboooooooooao
goooooobboogoobood

[ B |
[ O R |
[ B |
[ O R |
I B |
[ o R |
[ B |
[ o R |
[ B |
[ I R |
I I |
[ o R |
[ I |



e e e Y Iy

17 JP 2013-536186 A 2013.9.19

gooooooooan

ooooao
ooooboboooooooooOobobbooooooooobboboooooooobooao
goooboooooboboooooboooobooooboboooobobooobbooo
uogoboboooooooooobobooooobooobobooooboooobbooodo
ooobObOO0000d0t0daeO0O0ODODOO0ODO0OO0OOOODCOCeODODDODOODOOOOOOODODDOGO
goooooooobooogoooboooobobooobobooooboboboooobbooo
uogobobooooobooocooboboooooboooobobooooobooooboboooao
oooobOobOOoO0oDoooooooOobobbooooooocoobbbobooooooboooobooao
0

goooan
uogoboboooooooooobobooooobooobobooooboooobbooodo
oooobOoboo0oDoooooooOobobobooooooocoobbobooooooooboao
goooboooooobooooobooooboooobobooooboboooobbooao
gogobobooooooooooboooooboooobobooooobooooboboooado
oooobObOO0OO0oDo0oooooooOobObbOooooooocobobbbobooooooooobooao
goooooooobobooogooboooobobooobobooooboboooobobooo
gogoooboooooooooooboooooobooooobobooooobooooboboooao
oooobOobOOoO0oDoooooooOobobbooooooocoobbbobooooooboooobooao
UO0pkaOU ODOODODDODODODODOODOOOODODDODOODODOOOOODODDODDODOOOOOORO
clogPpO 0D OO0 O0O0ODOQODODOOCODODOOODOOCOODOIlogbD OOOODOOODOD
ooooooooooobooooooobOOoooDooooDUooDoOmg/mMLO00O00OO0OO
ooooo0oooOooooboooobDOoobOOoooDOoo000Dmg/MLOO0O00CO0ODOOOO
goooboooooobooooobooooboooobobooooboboooobbooao
uogobobooooobooocooboboooooboooobobooooobooooboboooao
oooobOobOO0OO0oDoooooooobobbooooooocoobbbobooooooooobooao
0

goooan
ugoobooboooooboboooooboooooboouobobooooboouoobbooada
ooooboboooooooooOobobbooooooooobboboooooooobooao
goooboooooobooooobooooboooobobooooboboooobbooao
gogobooboooooooooobobooooobooobobooooobooooobbooodo
oooobObOO0OO0oDo0oooooooOobObbOooooooocobobbbobooooooooobooao
gogoooooooooogooboooobooobbooooboboooobDbooo
ooobbo0oo0oo0ody g 00000000000 ODOOO0O0O0O00O00O0O0O0OO0AO0O
ooobODbOO0OO0OO0oooooooobbooooao

goooan
goooobooooobooooobooooobooooboboooobobooooboboooao
uogoboboooooboouooboooobobooad

ooooao

goobod
uogobobooooobooocooboboooooboooobobooooobooooboboooao
ooobObOO0OO0DO0oDooooooOobobbooooooocoobbobooooooooobooao
goooooooobobooogooboooobobooobobooooboboooobobooo
gogoobooboooooooooooboooooobooooboobooooobooooboboooao
oooobOobOOoO0oDoooooooOobobbooooooocoobbbobooooooboooobooao
ooooboboooooooooOobobbooooooooobboboooooooobooao
gooobooooobooooooboooooboooobobooooobobooooboboooao
uogoboboooooooooobobooooobooobobooooboooobbooodo
oooobObOO0OO0oDo0oooooooOobObbOooooooocobobbbobooooooooobooao

10

20

30

40

50



(18) JP 2013-536186 A 2013.9.19

gooboooooboboooobooooooan
ooocobODbOO0O0ooooan

goooooao
gooboooooboboooobooooban
gogobobooooobooooboooooob
ooocoobObOOoooooooooobooooan
goooooooboboogoobooobobnD
goobooooobooooboooooboonb
ooocooao
goooooooboooooboogogobnob
gooboooooboboooobooooooan
gogobobooooobooooboooooob
oooobObOO0oo0oDooooooboboooon
gooooooobob0o Koo oooogooao
g
ooocoobObOOoooooooooobooooan
gooooooboboogooboboogobobaob
gooboooooobobooooobooooooan
ooocooObOOooooooooooboooao
ooooobObOOoooooooooobooooo
goooooooboooooboooooan
gooodadad
ooocoobObOOoooooooooobooooan
goooboooooboboogooboooobab
goobooooobooooboooooboonb
ooocooObOoOooDoooooooobooooo
gooooooboboogooboboogobobaob
gooboooooboboooobooooooan
guooboboooooboouooooogogooab
ooooobObOOoooooooooobooooo
goooboooooboboogooboooobab
ugooodad
ooocoobObOOoooooooooobooooan
goooooooboboogogooboogoobaob
goobooooobooooboooooboonb
ooocooObOOooooooooooboooao
000D Eudragit L100-550 0 000000
gooboooooboboooobooooooan
o-550 0 00o0oocooboobobobob0oooooan
ooocooObOoooooooooboooooao
goooboooooboboogooboooobab
goobooooobooooboooooboonb
ooocooODbOOooDoooooooobooooan
gooooooboboogooboboogobobaob
gooboboooooboboooooboooobooan
gooooooao

goooooao
gooboooooboboogooboooobooban
gogobobooooobooooboooooob
Eudragit L100-550 0O 0 00O O0O0O0DOO

O

O 0Ooo0ooOoo

O O O

gooooooobooooooboooooan

goooooooboooobooooban
gogboboooobobboooooboooooan
goocooboooooooooooobooao
gooooooobboooooboooooban
gooooooobooad

goobooooooboboooobbooooobao
gooooooobooooooboooooan
Avicel PH 1020 0 00O O00O0OODOOO

FujicalinD DO O0OO0OOO0OOOO0OOODOO

O

gooooooobobooooooboooooan

2I1000d0o0ooocoobboboooooooobbboboooooobooooobooooo

AERCSIL 2000 0 000000000000

O
O
O
O

m O O 0O 0O Oooooooogoogoao

OoOoo0oooogadg

O

OO0oQ0OPluronic F680 0 O0O0ODODDOO
gooboooooooooooboboooooan
Myrj 520 000000000000 DOO
goocoobboooooooooobooao

goocooboooooooooooobooao
gooooooobobooooooboooooan
goobooooooboboooooboooooan
goocooboobooooooooooobooao
goooooooboooobooooobno
gooooooobooooooboooooan
gogobobooooobboooooboooooao
goocoobboooooooooobooao
gooooooooboano
goocooboooooooooooobooao
gooooooobbooooobooooobao
goobooooooboboooooboooooan
goocooboooooooooooooao
dragit L1IOO0D D 000 O0OoOoooOoDaO
OO0OO0O0O0O0O0O0O0DOO0QOOEudragit L10
gogboboooobobboooooboooooan
goocoobobooooooooooooao
gooooooobobooooooboooooan
goobooooooboboooooboooooan
goocoobOobooooooooooooao
goooooooboooobooooobno
gooboooooooooooboooooan
gooooooobobboooooboooooan

O
O
O
O
O
OJ
O
OJ
O
OJ
O
O
O
O
O
O
O
O
O

10

20

30

40

50



(19) JP 2013-536186 A 2013.9.19
goooobooooooooobboo0d0y g g 0b0bOO0OO0ODO0DO0O0oo0ooOoooobD0Oan
Ooo0oO0oooDoooDoooooDooood
oooooo
gooooooooboooooboooo bbb uoo oD bobooobobbobooad
gogoobooooobtboooobboo bbb buoUooDbbouoobbooo
ooooo0ooo0ooDOooo0DOooU0oooDUoooDO0oDo0DooDUooDDUooDoDooODOooDDOooOaO
gooooboooobooooooooooboboo oo oo o0oDbooooobooodad
gogooboooobboooobobooobbooo oD bboooDbbooobbooao
0oo0oo0oo0oooDOooo0Doo0ooDUoooDO0oDO0DooDU0ooDDOooDOoDooODOoDoOoDOooOaO
godooboooooboooooboboooboboo oo oDbobooobobobooooboooao
goooboooobbtooobboooobboooboooooooodao
gooobono
ooooooo0oooDOoooDooO0oooDoooDO0oDo0oooDUooDoDOoooDooODOooDoOooaOo
gooobooooobooooobooooo bbb o oo booooooooao
gooobooooboooo bbb bbb oo bboooDbbooobbooo
ooooo0ooo0ooDOooo0DOooU0oooDUoooDO0oDo0DooDUooDDUooDoDooODOooDDOooOaO
N I e I 1 I I A B B A R 0 R A A WA R N A A
gooooao
0oo0oo0oo0oooDOooo0Doo0ooDUoooDO0oDO0DooDU0ooDDOooDOoDooODOoDoOoDOooOaO
ooooooo0oooDOooo0DOooU0ooDUoooDO0oDO0ooDUooDDO0ooDOoDooODUooDUOoLoOaO
00000 0JRobinson and Lee, Drugs and Pharmaceutical Sciences, Vol. 29, Contro
Iled Drug Delivery Fundamentals and ApplicationsO 0 0 0 0O 0O 0O 5,334,3920 0 O O
ooooo0ooo0ooDOooo0DOooU0oooDUoooDO0oDo0DooDUooDDUooDoDooODOooDDOooOaO
gooobooooobooooobooooo bbb o oo booooooooao
000000000000 0Do0D0oDO0O0O0D0DDoDO0OO00D0DdO0ddeagglomerated O 0O 0O 0O 0O
ooooo0oo0oooDOoooDoo0ooDoooDO0oDo0DooDU0ooDDOooDOoDooODOoDoOoDoOoaO
godooboooooboooooooodo o bbb oo oDbooooDboObooooobooodad
gogoobooooobooooboobooobboo oo oboooDbooooDoboooao
gogoobbooooboboooobbuouoobbbooouoboboodd
oooooo
gooooooooan
gogoobooooobtboooobbooobboo oo bbooobbooobbooo
ooooo0ooo0ooDOooo0DOooU0oooDUoooDO0oDo0DooDUooDDUooDoDooODOooDDOooOaO
godoobobooooboboooobobooo bbb oo oDboboo oD bboboooooooad
gogooboooobboooobobooobbooo oD bboooDbbooobbooao
0oo0oo0oo0oooDOooo0Doo0ooDUoooDO0oDO0DooDU0ooDDOooDOoDooODOoDoOoDOooOaO
godooboooooboooooboboooboboo oo oDbobooobobobooooboooao
gogoobooooobooooboobooobboo oo oboooDbooooDoboooao
ggogoobooooooao
ooDoooo
gooobooooobooooobooooo bbb o oo booooooooao
gogooboooobboooobobooobbooo oD bboooDbbooobbooao
ooooo0oo0oooDOoooDoo0oooDoooDOooDOo0ooDUooDoDOooDoDooODOooDoDoOooaOo
00000000 Ooo0ODO0obODOobOOoDbODOoODbOOoODbOOoODbDODbDODOnDTrivedi et al, Critical
Reviews in Therapeutic Drug Carrier Systems, 24(1): 1-40 (2007);0 0O O O O 6,004,
9960 ;0 O Issac-Ghebre-Selassi, et al., eds. Durgs and Pharmaceutical Sciences,
Vol. 133, Pharmaceutical Extrusion TechnologyOD 0 0 0O 0O OO OO
gooooao
gogoobooooobtboooobboo bbb buoUooDbbouoobbooo
ooooo0ooo0ooDOooo0DOooU0oooDUoooDO0oDo0DooDUooDDUooDoDooODOooDDOooOaO

10

30

40



e e e Y Iy
e s e e s e e e e ) e ) e e e e s e s Y Y Y
v e Y Iy
e s e R e e ) e ) e e e s e s Y Y Y
e ey I
e s e e e R e ) e ) e e s e s Y Y

Ooo0oooooooooooogoQgdg
OO0 ooDooogogogoooooggg
Oo0oooooooooooogoQgg
OOo0ooDooooooooggg
OooooooooooooogoQgg
Oo0oooooogoooooggg
OooooooooooooogoQgg
L > Y s [ Y |
Oooooooooooooogogogdg

OooooooooQogoooao
OO0 ooDoogogoooao
Oooooooogooooao
OO0 ooooogogoooao
Oooooooooooao
OO0 oooooggoooao
Oooooooooooao
Oo0ooooggoooao
Oooooooogogoooao
Ooooooogog4goooao
Oooooooogooooao

O 0Ooo0gooo
O O ogoo
O 0Ooo0ooo
O O ogoo
O 0Ooo0ooo
OO ogoo
O 0Ooo0ooo
O Ooogoo
O 0Ooo0ooo
O Ooogoo
O 0Ooo0gooo
O 0Ooogoo
O 0Ooo0ooo
O Ooogoo
O 0Ooo0ooo
O Ooogooo
O 0Ooo0ooo
O Ooogooo
O 0Oo0ooo
O 0Ooogooo

O 0Oooo
O Oooo
O 0Oooo
O Oooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O 0Oooo

Oooo0ooogoQgoao
Oooooogogoao
Oooo0ooogogoao

Oooooogdg

Oooooooogodg

Ooooooogdg

Oooooooogodg

Ooooooogdg

Oooooooodg

OO0 ooooooooooggog
OooooooooooooQgog
OO0 oooooooooogoggog
OooooooooooooQgaog
OO0 oooooooooogoggog
Oooooooooooogaog
OO0 oooooooooogogog
Oooooooooooogadg
OO0 oooooooooogogog
Ooo0ooooooooooodgadg
Oo0oooooooooogogQgog

Oooooooogdg

OooooooOodg

oo oooooogogoo
Ooooooooogoogoo
oo oooooogogoo

Oooooooogdg

Oooooooodg

(20)

O
O
O
O
O
O
O

O
O
O
O
O
O
O

Oooooooogdg

m O O O
OO0 ooooOooaeoQgooao

O Ooo0ooooao

Oooooooodg

Oooooooogdg

=
DDDDDDD%DDD

OOoo0ooooaog
O O0Ooo0oo0oooao
O 0Ooo0oooo

Oooooooodg

O OO

Oooooooogdg

g
g
O

Ooooooooadg

g
a
O

O

Oooooooogg

od
aad
oo

oad
ud
oo
od
aad
oo
od

JP 2013-536186 A

OO0 O0DoDoogogooooogg
OO0 oooooooooogoQgg
OO0 oDoDoogoggogooooogogg
Oo0ooooooooooQgog
OO0 oDoDoogogooooogogog
Oo0ooooooooooQgog
OO0 o0ooDoogogoooooggg
Ooo0ooooooooooQgog
OO0 ooooogooooooggog
OoooooooooooQgog
OO0 ooooogooooooggg
OoooooooooooQgog

U
g
0

t L100-550

O O0Oo0ooooog

O O oQgogo
O 0Ooooo
O O ogogo
O 0Ooooo
O 0O ogoo
O 0Ooo0gooo

]
O

O
O

O

O o0Doooogdg

oo oooooogogoo
OO0 ooooogogoo
oo oooooogogooo
OO0 ooooogogoao
oo oooooogoogoo
OO0 oooooogogoo
oo oooooogoogoo
OO0 oooooogogoo
oo oooooogoogoo
OO0 oooooogogoo
oo oooooogogoo

Oooooooogdg

2013.9.19

O 0Oooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O oOooo
O 0Oooo

O d
[ |
O d
[ |
O d
[ |
O d
[ |
O d
[ |

gooooooboao
gboooooobooad
gooooooboao
gooooooboao

Kollidon SRO O O O
oooooooooao
oooooooooao
Jooooooooao

10

20

30

40

50



OO
od
ad
0O
od
ad
g
0o

(21) JP 2013-536186 A 2013.9.19

gbooboboooobobooooooooooboboooooboooooboobooodo
goooooboooooooooobobooooooooobboboooo
goooooboboooooooooooboboooooooobobbooooo
gooboooobobooooobooooobobooooboooobobooo
gboboocoooboboooobooogaonb

O Ooooo

t
uoogobobooooobobboooooooooobbooooobobooooobobooaao
ooocooboobooOobooooooooobobbooooooocoobbobobooooooboano
Wurster D D000 00000 OobOOO0oO0OobOOoODOoOooobooogooboogano
gooboboooooboboooobooobobboooobooo0DbDOwursterd 000
gogobobooooobooooboooooboooobooooboooobbooaao
ooooobobboboooooooobbboooooooobObbbOob0oDO0oooonoaoos,9

Ooooooogogoao
OO0 ooogogoao
OooooooQgdg
OOooooogoogdg

O

2,050 0 0go0oobOoO0oooboboboo0ooobbooobboooobbooobboooDbnb

g
OO
g
ad
0O
oo
ad

wuw/w)D OOOGOODOODOODDOODODODO0OO0ODODODODOOODODODODDODOODOODOO

gogoboboooooboooobooooboobooooboooooooooobbooaao
ooocoobobooOoooooooobOboboboooooooobbbooooooooooboao
goooooooboogoobooooboboooobooooboboooobbooo

O o0Oooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O oOooo
O o0Oooo
O oOooo
O o0Oooo
O 0Oooo
O o0Oooo
O o0Oooo
O o0Oooo
O oOooo
O o0Ooo
O oOooo
O 0Ooo
O 0Oooo
O o0Ooo
O 0Oooo
O 0Ooo
O 0Oooo
O 0Ooo
O oOooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O o0Oooo
O oOooo
O o0Oooo
O
O

O Oooo
O 0Oooo
O Oooo
O 0Oooo
O Oooo
O 0Oooo
O Oooo
O 0Oooo
O Oooo
O 0Oooo
O Oooo
O 0Oooo
O O
O O
O O
O O
O O
O O
O O
O
O
[
O
O
O
O
O
O
O
O
O

gooooooobooooooboooooan

OO0 oooogogooao
Oooooogogoooaoo
OO0 oooogogooao

O Ooooo
O OoOooo
O Ooooo

ooobobooooooooobobboboooooooobobboooooooooDbao
OoooD

a
O
O
a
u
O
a
a
O
g
a
u
i
a
gooboooobobogoooobooooobobboooobboogoboboboo

ooooODbOO0OO0OO0ooooooao
gooboooooboboooooboooobboooboboogobboboo

O Ooooo
O Oogoo
O Ooooo

(]

O

O

O

O

(]

O

O

O

O

O

O

O

O

O

O

O

O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O

mmO OOmmOOOO0O00O0O0O00O0
ooooooooobao
OoO0O00O0ooO0ooDOoooOooO0oooOo0D0%w/wdDoowww)oDnodoaono

O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O

OoOoo0ogogoodgao
O
O
O

OoooooogogQgoo
OoooogoQgoao

0000
0000000000000 0000000000000000000000
%w/w)O O O 00000000000
00 %w/w)O 0000

0000

0000000000000 000000C0000000000000000O0

O
O
O

O
(]
O
O
O
O
(]
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
(]

O O
O O
O O

10

20

30

40

50



%(w/w)O

O
O
|

OOoooooaog
O 0Ooo

O
O
O
O
O

=
N
=
~
O

O

OoOoooooo0oooooo00ooDooo4ooooooogogoQgoao

) ey e ) Iy
Ooo0oo0Oo0ooooOodd

OO0 oooogd
Ooooooogdg
O Oo0oooogdg
Ooooooogdg
O Oo0ooooogdg
Ooooooogodg

s s s e e e e s |

Ooooooooooodg
Oo0DoDoogogogoooogod
Ooooooooooodg
Oo0oooogogoooood
Ooooooooooodg
Oo0oooogogooooogod
Ooooooooooodg
Oo0oooogooooood
Ooooocoooooodg
Ooooooooooogod
Ooooocoooooodg
Ooooooooooodg
Oooooocooooood
Ooooooooooodg
Oo0oooocooooood
Ooooooooooodg
Ooo0oooocooooood
Ooooooooooodg
Oo0oooocooooood
Ooooooooooodg
OO0 oDoogogogooood
Ooooooooooodg
OO0 oDooogogogooood
Ooooooooooodg
Oo0DoDooogogogooood
Ooooocoooooodg
OoDoDooogogogoooogod
Ooooocoooooodg
Oooooogoooooogod
Ooooocoooooodg
Oooooogogooooogod
Ooooocoooooodg
Ooooooooooogodg

Oo0ooooooooooo0o oo oooo0ooDoooooooodg
Ooooooooooodg

OoooooooooooooDooogogogooao
OO0 o0oDoo4ggUooDoDooggooooogdg

00
(wwOoooooo
00

OooooooQgogoo
O oD oooogogo
OooooooQgoo
Oo0ooooogogao
Oooooooogogoo
Oooooogogao
OooooooQgogoo
Oooooogogao
OooooooQgogoao
Oooooogogoao
Oooooooogogoao
Ooooooogogo
OooooooQgogoao
Oooooooogogoo

Oo0ooooooooboooobonOoao
OoooDoooooooogoog
OoooOoooooooOoooad

Ooooooooooooooogoaoog

OoooooooooooooooogQgQg
Oo0ooo40odo0ooDoDoo4ogoooooggdg

O
O
Ooo0oooQgogoao
OOo0o0ooogogogao
OoooooQgogoao
Oo0ooogogogao
OoooooQgogoao
Oo0ooogogogao
Ooo0ooooQogogoao
OoOoo0ooogogao
OoooooQgoogoao
Ooooogogao
OoooooQgoogoao
Ooooogogao
OoooooOoogao
OoooooQgogoao
OoooooOoogao
Ooo0oooQgogoao
OooOooooOoogoao
Oo0ooogogoao
OooOooooOooOgoao
Oo0oooQgogao
OOo0ooogodgogao
OoooooQgogoao
OOo0o0ooogogogao

E-30-DO
ooonoD
ooonon
gooono

OoOoo0oooogd
OooOoo0ooood

g
a
u

g
g
u

g
t
u

g
g
u

CelletOd
ooogao

O
O

O
O

O
O

O
O

(22)

Ooo0oooogod
OooOoo0ooood
Oooooogd
OooOoo0ooood
Oooooogd
Oo0Ooo0Ooood
OoOooooogod
OOoo0oooogd
OoOoo0oooogod
OOoo0oooogd
Oooooogod
OoOoo0oooogd
Ooo0oo0ooogod
OO0o0oo0oooogd
Oooooood
OoOoo0oooogd
OooOoo0oood
OoOoo0oooogd
OooOoo0oood
OOoo0oooogd
OooOoo0ooood

OooOooooOoogoao
OooooQgogoao
OooOoo0oooOoogoao
Ooo0oooQgogoao
OooOooooOoogoao
Ooo0oooQgogoao
OOo0ooogo-gogao
Ooo0oooQgogoao
OOo0o0ooogogogao
Ooo0oooQgogoao
OOo0ooogogogo
Ooo0oooQgogoao
OOo0ooogogogao
Ooo0oooQoogoao
Oo0ooogoogogao
Ooo0oooQgogoao
OoOoooogoQgogao
Ooo0oooOoogoao
Ooooogogogao
Ooo0oooOoogoao

O

JP 2013-536186 A 2013.9.19

ooao
oo0o

o R |
I Ry |
O OO

O
O
O
O

oad

0
O

O

O
O

O
O
O
O

Kol licoat
ooooao
ooooao
ooooao

0 %w/w)O

O

O
O
O
O

oggoao

ooao
oggao
oggao

I R |

ww/w)D 00000
O %(w/w)O 0000

O
h

O
g
g

Eudragit N
SR, 30D0O O

oooooao
opopoooao
opopoooo

10

20

30

40



e e e Y Iy

Ooo0ooooooOoooDoo oo oogogoogoo
OoocoOooooooooooooooooOooOoo.o

Ooooooooogoooogoog

OO0o0oogo0o4ddUoooDoouUoUdUoooDooUoUoooDooogoogg
OoOoooooo0ooooo4o0ooDooo 4o ooooogogoQgg
OO0 o0oooodoooouUooddUooDooUooUgooooogogg
OoOoooooo0oooooo0ooDooooooooogogoQgog
OO0Do0oooodoooouUodoooDooUoUUoooooggg

OoooooQgoooao
OO0 oooogodQgoooao
OoooooQgoooao
OO0 oooogogQgoooao
OoooooQgooooaoo
OooooogodQgoooao
Oooooogooooaoo
Oooooogoooao
OooooogooooOoao
Oooooogoooao
OoooooogooooOoaoo
OoooooQgoooao
Ooo0ooogooOoooOoaoo
Oooooogoooao
Ooo0ooo0ooOoooOoaoo
OoooooQgoooao
Ooo0oooOooOooOooOoao
OoooooQgoooao
OOo0ooO0oooOooOooOooOoao
OoooooQgoooao
OO0 o0ooodogooao
OoooooQgoooao
OO0 o0ooodogooao
OooooodQgoooao
OO0 oooogodQgogooao
OoooooQgoooao
Oooooodgoooao
Oooooogooooao
OOooooogodQgoooao
OoooooQgoooao
OooooodgQgoooao
OooooogooooOoao
Oooooogoooao
OoooooooooOoaoo

Oocoooogood

oo oooooogoQgog

Ooooooogoooodg
OO0Oo0ooog
O oOoooo

OO0 oo oooggg
oo ooooogogoQg
OO0 ooooggodg
oo ooooogoQgoQg
O o0 oooogogodg
oo ooooogogoQo
OO0 oooogogog
oo ooooogogoQg
O Oo0oooooogogog
OooooooogogoQg
OO0 oooogogog
Oooooooogogo
OO0 oooogogog
Oooooooogoogood
OO0 oooogogoog
Oooooooogoogoo
oo ooooogogoQg
Oooooooogoogo
oo oooogogoQg
Oooooooogoogod
oo ooooogogoQg
O 0D ooooogogodg
oo oooogogooQg
OO0 oooogogodg
OO0 ooooogogoQg
OO0 oooogogodg
oo ooooogogooQg
OO0 ooooggog
oo ooooogogooQg
O oo ooogogog
oo ooooogogoQo
O oo ooogogog
oo ooooogogoQo
O oo ooogogog
Oooooooogogod

O 0OooOooo

OooooooogooQgooao
OO0 oooooggogogoao
Ooooooooogooao
OO0 oooooggogooao
OooooooooQgooao
Ooooooogoggogooao
OooooooooQgooao
Oooooooggooao
OooooooooQgooao
Oooooooggooao

[ |

oo oooooogoog-g
OO0 oooooogogog
oo oooooogoogo-g
OO0 oooooogogog
oo oooooogoQgog
OO0 oooooogoQgog
oo ooooooogodg
OO0 oooooogoQgog
OoOooooooooQgodg
oo oooooogoQgog
OO0 oo oooggg
oo oooooogoQgog
OO0 oo oooggg
oo oooooogoQgg
OO0 oo oooggg
oo oooooogQgog
OO0 oooooggg
OO0 o ooooogoQgog
OO0 oooooggog
oo oooooogogoQgo-g
OO0 ooooooggog
oo oooooogooQg-g
OO0 oooooogogog
oo oooooogooQgg

O d
[ |
O d
[ |
O d
[ |
O d
[ |
O d
[ |

0000000000
(wwOOoOoDoOoOO0O

gooooooboao

oooooooboao
gooooooboao
oooooobboao
oooooooboboao
OdmmbOOOODOO

O
O
O
O
O

O
O
O
O
O

O oOoooo
O 0Ooo0ooao
O oOoooo
O 0Ooo0ooao
O oOoooo
O 0Ooo0oo0oao
O oOoooo
O 0Ooo0oo0oao
O oOoooo
O O0OoOooo
O oOoooo
O 0Ooooo
O oOoooo
O 0Oooo
O oOooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O o0Oooo
O oOooo
O o0Oooo
O 0Oooo
O o0Oooo

(23)

JP 2013-536186

0000000000000
(wwOoooooo

2013.9.19

10

20

30

40

50



goooboooooboboooobboao

O

0

oooooao
Aeromaticl O O 0O O 0O MP1O O O
goooooooood
ooooooooo

O

Oooooooo0ooooogogogooao

u
O
g
a

uggao

OOo0oooooooobogoooogoad
OoooooooooooOoooan
OOooooooogoooogoogood
OoooooooooooOoooan

gggao
ZANASIO
oooOao
ggogao
gaogao

U

u
O
g
g
U

OO oOooog
O 0Oo0ood

0
goao
uoao

extra-

oo
uoao
ooan

g
uoao
ogoaon
goao
t

od
o0
ogd
od
ud

O 0Oo0ood
O OooOooo
O 0Ooo0ooao

ooooao
ooooao
granularQd
ocoooao
ooooao
ocoooao

mmQd [
Oo0ood
barQd
ood

OOoo0oooao
O0Ooo0oo0ooao
O0Ooo0oooao
O0Ooo0oo0ooao
O0Ooo0oooao
O0Ooo0oo0ooao

O O

(24)

gogoao

O O
O O
O O
O O

mm(J
aoad
aoad
oad
aoad
aoad

OOoo0oooao
O0Oo0Oo0ooao
O0Ooo0oooao
O0Oo0Oo0ooo
O0Ooo0oooaoo

JP 2013-536186 A 2013.9.19

gooooooobboooobbooao

gooobooooobbooobboood
ooocoobObOO0OO0OO0oOooooo0 Kso

FREWITTO DD OO ODODOOO
gogooooooobooagadd
ooobODbOO0O00o0oooooao
goobommOOooobDOoOOOnO
gogoooooooboboogdo
ooooODbOO0OO0OO0ooooooao

ob012e0000ooOOO0OO0DO0O0oooooobbOOoO0oooooboooDoan
oooobObOO0oooooooooObobbooooooooobobbobooodo
oooobooooobobboooboboooonb

10

20



(25)

JP 2013-536186 A 2013.9.19

o000
EAIOMEE | IRV 7EL |~ M7 REEAIT | = U 7 28R 2
Al (mg) | (mg) (mg)

2-7 1 a-4-[1-(4- &R S 0.6505 1.301 1.301

InFu-7 e =)l)-

2,5- AFL-1H-

A IHFY —)b-d4-A )L

TF =AY D

T U = A=K Fe A 109.3 6.7

SRR ST FetEA - 71.7

77 b=

WrEmEE L e — X ~hJ 7R - 45.0 45.0

T RRA
afb7 7 1500 it 5 Al 60.0
HPMC 100000 cp o ] - 15.0 60.0
N ~—

T A A — A R 8.0

T rUDA

a7 e R VA64 & A Al - 11.0 11.0

(B EKPHIE)

AE R K30 it aAl 15.0

(B ETHIE)

SRR LT FeEA 15.0 70.0

v =h—

L TEME A 6.0 5.0 5.0

ATT Y EE 1RIRA 1.0 1.0 1.0

A SIATIN

Bt (CHEEE) 200 150 200
Oooo0Oo
0000000000000 D000000000000000
0000000000000 00000000000000000000000000O0
O00D0D0000D0O0000OD0O000000000O0DO000D0ODO00OO0DO0OOoOoooooaQ
O0O0D0DO00000O0Crpmd Turbulad 0000000000000 O0OO0OOOO0OOOOO
0000000000000 00rpm000000000Fitz-millO 000 OO Screen #

gooobbooooooooobbboboooooooobobbooooooooDboDbOa0 rpmO
OCoOO0Oo00O0o0O0o0DO0CrpmD0O0000DO0OCDOODOAOMethoceld K100 LVO O DO OO O
OO0OO000O00ODO0ERuragit L100-550 0 00000000000 DODOOCODODODOODODOO

10

20

30

40



(26)

I e 1 I I 6 I A 6 0 R B R A B e e N e N N N N N e N N N NN N
I A A 0 A A A 0 R M A W R W A W A WA M AR W - VAN
OO00OCo-milID000D0DOOO0OO0ODDDOOODDDODOOODDDOOOODDODOODDOOO
Oo0b0D0O0O0oo0ooOdoOovVector FLMIOODODOOODOODODUOODOoDOOOODDODODOoOOoOOOO
000000 o0oo0DoDoDddrpm0 00000000 0OFILz—mMIIIODOOOODOOOOOORO
I T 0 O I R B A A B A W e A W N N R N R NN
I e I I I I 0 O A B O 0 O O 0 A A A B A A O A A R R W e} (=1
gogooboooobbouoobbooobbooUobbb0odnEFR-presstd 000
goobo” xgoooobo” bobobobobobooboobObobUobUobUobUobUoboboao
O0OVector LDCS3AU D U D O0DODUO0DDOODDOODDODDODODODODODODbDODbDUODbDODbDODOUOOP
adry0 0000 O0OO0O0DDDOOO0DDODOOODODDOOODDODOOODODDODOOOODODOOO
oooboooooaoao
ooooon
ooon
D% AT Al D RE & (mg/HEA)
2-7 v u-4-[1-(4-7 A r-7 = =) | {EERS 1.30
2,5- AFN-1H-A I XV —L-d-A )L
TF=)]-E YV
Methocel, K100 LV (B #mE1E) HHEEHIEA Y ~— 50.00
Eudragit L100-55 (B&MHE) pH JSEMERY v — 60.00
57 A FoHA 7320
PVP Tl 10.00
%4 TRENEEA 4.00
ATT Y U~ TR T I 1EIRA 1.50
Opadry Yellow 03912429 (B&pEtE) | by 7 =—Fh 5.00
BEMEHEE 205.00
oooooao
0 T A A R A A B A W A W A W e A N N N R NN
goobobobobobuoboboobooo
000000000000 o0oDoDO0oo0oo0oDDOOoAvicell RCEO1OOD DO OO @ODOO
g)0 O Eudragit L100-550 0 0 000 ((@MDOgOIODODOOOO rpmd TurbulaD O 0O 0O 0O O
goobooboDoboobooooao
oooooao
1 e e 1 I I 1 I e I I I o A B A I O 0 A A R R A W R A A
0 T A A R A A B A W A W A W e A N N N R NN
goobobobuobobobobrypm0000b0bbb0b0b0bobobo O
I I e 1 I I 0 A A B A B A e B e A B N N N e e N E N N N N NN N
0] 1 I 1 I e T 1 6 o 0 A A A B A N O N R W A B R W A
g0odb0ob0obu0obu0obu0obuobobobUoboDUobobyaznab OO ObObobobobOonO
gobodbobuobuobobobobrmb0b00b00b000000rpm D 0D ODODO
I I e e I I e o 0 o 0 e O I R A W A B O N O M A WA o1
0 1 I I I I I A N O 0 A W R W A

JP 2013-536186 A 2013.9.19

10

20

30

40



gooobooooobobooooobooooooboooogao
OoooD0ODDbODO0O0O00000Screen # 1.0mmd 0O 0O 0O

27

JP 2013-536186 A 2013.9.19

ooooDoDOooooooooooao
rpom0 O OO0 0O 0O 0O O O LCI Xtruder

0000000000000 0000000000000000000LUWADOOOOOO
Marumerizerd 0 0 0 000000 C0O0O0O0O0O0rmI0000000000000000
0000000000000 000000O0OO0O0O00000000O0ODO Vector FLMLO
0000000000000 00000O0O0O0O0OO0O00000000000000000
00000000000 000000000O0O0O000000000000000000
0000000000000 0000O0O0O0O0O0O0O0O000000
O00O0O0O
0000
*HEK (mg) FRIZH| DI RE <~k VIR
(1 mg DAE) Uy M
27 B aA (T A BT = =) 25D A F - | TR
IH-# I &Y —n-d-f N=F = L]|-E U 1.3
HESIEE O~ U 7 2
T U < — (MCC) IR
Avicel RC591 (B#kp4E) MCC RO MU U4 i pH ISZEMHER Y ~—
CMC 7 L > R) (7 FU A CMO) 138.7
Eudragit L100-55 (B &kpHiZ) pH BEHEARY ~— 60.0
By TEEER 3.2
B 7RI FOEFEEREE (mg) 203.2
000000
0000000000000 00000O0O0O0O0000000000000000000
0000
000000
0000
*EEK (mg) FRFER| DOHRE <~ U IR
(1 mg DFHE) Ly Ml
2-7 vt v -4-[1-(4-7 LA 11-T = =)L)-2,5- TEPERL Sy
PAFN-IH-A LY — b A N F =)L ]-
=R 1.3
- , HEHRBEO~ LY 7 X
;k\" (=] % A N ) .
Avicel 101 (B#kPHLE) W 1) 128.2
Eudragit L100-55 (&&mEiE) PH JSE MR U ~— 60.0
Pharmacoat 603 (B &pEHIE) &l 10.0
B TR 0.5
A7 NHROEFEAEE (ng) 203

goooooaon

10

20

30

40

50



(28)

JP 2013-536186 A 2013.9.19

goooooooboooobooobobboooobboooobboooboboooooan
ooocooboOoooooooooobobboboooooocoobObobobooooooooDbOanAv
icelPH-1010 0000000000 TurbulaD 0 O0D0O0O0D0OOO0COOO0OO0ODDODO rpmd
oooooooU0oooDOoooooUoooDdrpm 00000000 FRILZMINIDOODOODOO
Screen #30 0 0 00 00O0OODOOVG-20 000000000000 000000CO0GO

O0O0O0Orpm0 000000000000 rpmd 00000000000 Eudragit L100-
550 0 000000000000 Pharmacoat 6030 0 000000000 O0000000
0000000000000 O0D000000000O0D0000000000000000
OO0O0O0O0DOScreen # 1.0mm0 0 OO0 rpm0 000000 00LCI XtruderD D 00000
0000000000000 0000000O000000000LUWADOGOGOQOO Marume
rizer0 0000000000000 0O0rpmM0000O0O0O0D0O0000000O0O0ODOOO
0000000000000 O0D00000000O0O0D0000000000000000
0000000000000 D0D0000000O0O0O0D00000000O0O0000000
0000000000000 0O00000000000000000000000000
0000000000000
000000
0000000000000 000000000000000000000000000
0oooooo0ao
0000000000000 O0D00000000O0O0D00000000O0O0000000
0000000000000 D0D0000000O0O0O0D00000000D0O0000000
000000000000
0Do0O0o00a0
0000
=] %) &
=7 FEERIK 30/35 -
Kk HPMC & o> %4 0 Bk 27D 1.2%
B — b HPMC 27D 1.5%
2 P 4 Surelease (B EFAIZE) 27D 7.7%
(FLERFI L LT HPMC % &) (Surelease/HPMC=7/3)
pH il )= Eudragit (&&kpiZE) L30-D/# v 2 /TEC =270 8.8%
kw7 a—h HPMC 27 ? 1.7%
SR EE A By a7 1.7%
0o0o0o0o0ao0
0000000000000 0D00000000O0O0D00000000O0O0000000
0000000000000 OWursterD 000000000000 Vector FLM1O 0O O O
0000000000000 000000000000000000000000000
0000000000000 O0O000000
000000
0000000000000 000000000000000000000000000
0000000000000 O0D000000000O0D0000000000000000
000000000000 00
000000
0000000000000 O0000000000000000
0000000000000 0D000000000O0D0000000000000000

10

20

30

40

50



e e e e e e e [ [ |

Oo0ooooooooogogoogogoo

w
Ooooos oooooooooooogogooao

OO0 oogoo==0O0 0000000 ooogooogoo

u

OOoo0oo0ogao

O

e

Ooooooo0oooooQgooao

O
O
O
O
O
O

OO0 oDoDoogogooooogogg

0

O
O
O
O
O
]
O
]
O
O
O
O
O
O
O

O
O
O
O
O
O
O
O

O
O
O
O
(]
O
O
O
O
O
O

oooooooooao
easel] 0 O 0O O O Cleard
gooooooooao
oooooooooao

0
0
0
0

EudragitO

aad

Eudragit

TEC

Ooooooooooooooooooooogao
OooOooooooooooooooooO0oOgoabo

O

Oooooodooooooooooooooogao

g
a
u
O
g
u
O
g
a
O
g
a
u
O
g
a
O
g
a
O
O
a
u

(]

Oo0oDooo0oUooDoDooUggUoooDoogogoao

O oOooo

O 0Oooo
O Oooo
O 0Oooo
O Oooo
O 0Oooo

O
O
O
O
O

O
O
O
O
O
O

O
O
O
(]
O
O

O Ooooo
O OooOooo
O Ooooo
O OooOooo
O Ooooo
O OooOooo

O 0Oooo

O o0Ooo

O 0Oooo

O o0Ooo

gooano
gugooano

(29)

goooao
E-7-19040
ooooao
goooao

goooano
gooodoogao

O 0ooo

O

ooo
ooo
ogoao

Y%w/wO

goao

ooao
oono

O 0O o

O
O

O

0

gogd

O
O
O

O

O
O

JP 2013-536186 A

0
0
0

0

0
O

ooooDao
ooooOao
gooooOao

gogooano

ooooao
ooooDaOo

O

O

2013.9.19

oono
oon
goo

O

O

O

oon
oono

mg
mg
mg

O

mg
mg

Surelease0 D00 OO0 OO0OOODOOODO
goocooOboboooooooooobooao

oooooooao
goooooobbooobboodbmg
ugooboboboooobboooobobooodbmg
ooocooDbOOoO0oDooooooDbDDbD0OO0Omg

EudragitOd 0 0 0O O O L30D-550 0 O O O

L3op-550 0 0D ogooooooobboooooboooobbod

L30D-55
oono

g
u

O 0Oooo

a
g

O
O
O
O

g
u

O
O
O
O

g
a
u

O o0Ooo

O 0Oooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O oOooo
O 0Oooo
O oOooo

O
O
O
O
O
O
O

O 0Oooo

O o0Ooo

O oOooo

O o0Oooo

O oOooo

O o0Ooo

o0
od
goad
ud

uggao

O
O
O

3
Q
O
O oOooo

O
g
g
u

%w/wO

O

O

O o0Ooo

O 0Oooo
O 0Ooo
O 0Oooo
OO oo
O 0Oooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O Oooo
O 0Oooo
O Oooo
O 0Oooo
O Oooo
O 0Oooo
O 0Oooo

O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O

O oOooo

|

]

O Oooo

O o0Oooo

OJ
O
O
O

O 0Ooo

O oOooo

O 0Oooo

O o0Ooo

O 0Oooo

O oOooo

O 0Oooo

O o0Ooo

O 0Oooo

O o0Ooo

O 0Oooo

mg
mg
mg
mg

O

mg
mg

O o0Oooo

10

20

30

40



(30)

JP 2013-536186 A 2013.9.19

0000
AL (mg) pH /g 2645
(1 mg ®AE) 5-Hr #Ejgii e — =<
2-7 v a-4-[1-(4-7 vAa-7 2 =))2,5-V AF)-1H-A I &/ —)L-
b NmF=)L]-E ) P 1.3
SR — R 216.7
Pharmacoat 603 (Z&pEHIE) 13.2
Surelease E-7 19040 (& &pHiE) 11.7
Eudragit L30D-55 (B&FE1E) 12.0
V= R U =5 /L (TEC) 12
L 9.6
A7V HPOEFREEE (Ng) 266
000000
0000000000000 D0D000000O0O0O0D0D0D0000O0O0O0D0O0000000
0000000
0000000000000 0000000000000000000000000000
0000000000000 0000000000000000000000000000
000000000000
000000
0000
& 5% B
a7 FEER(K 30/35 --
S =l HPMC & o540 Rk 27 ? 1.6%
—ba— | HPMC 27 ? 1.5%
o I e Surelease (B HRPIIE) 10.3%
(FLIEAAEIE LT HPMC % &ip) (Surelease/HPMC=7.5/2.5)
pH iz Eudragit (&&:mE1E) L30-D/% A7 /TEC| =27 ® 9%
Fy7a—h HPMC 27 ? 1.7%
SR BN EE A v 27D 1.7%
000000

gooooooobooan
ooocooao

uoooboooobooooobbooao

10

20

30

40



G

JP 2013-536186 A 2013.9.19

0000
KHAR (mg) pH %@ % &9 5
(1 mg DHE) 10-hr gk e — =X
2-7 v a-4-[1-(4-7 v F -7 = =)V)2,5- A F )L-1H-A I ¥/ — )L~
- N F = - D 1.3
)L Ly— R 162.9
Pharmacoat 603 (B #kiEiE) 10.7
Surclease E-7 19040 (& FEHHE) 12.6
Eudragit L30D-55 (&&7a1%) 9.2
7 g kY =F /L (TEC) 0.9
A 7.4
BT e FOEEFIEEE (ng) 205
oooooag
0000000000000 000000000000000000
0000000000000 000000000000000000000000000
goooooooboobooogoboboogobbooUooboooobbooUooboooooboo
gooooooobobooag
000000
0000
=] 5y B
a7 FEER(R 40/45 -
Wk HPMC & o34 0 R ik =27 D 1.6%
—ba— |k HPMC 27 ?D 1.5%
T JEE ) Surelease (FLIEEHI & L TD 31%
HPMC #=&ip) (Surelease/HPMC/ % /v 7 =9/1/4.5)
pH #iltH /8 Eudragit L30-D/# A2 /TEC -
by 7a—h HPMC --
SRR IREN A B 27?0 1.4%
000000

gooboboooooboooooboboooooooooobobooad

ooocooao

10

20

30

40



goooano

(32)

JP 2013-536186 A 2013.9.19

HELAK. (mg)
(1 mg DAE)

pH #l#E % & 2
10-hr gk v — <X

4-A NZF=)L]-EY T

27 8 A A [|-(A-T A 0T = =)2,5-0 A FANHA 2 & — -

1.3

XLy — R

162.9

Pharmacoat 603 (B &pEiE)

7.1

Surelease E-7 19040 (& §%pHiZ)

30.2

Eudragit L100-55 (&&patE)

L

19.0

BT ENLBROEFHFTIEERE (M)

220

gogooano

110%
100% KX KKK KR s 3
90% xx
80% g
70% X
60%
50% | !
40% |y
30% |,
20% £
10%
0%

—=—5hr SF
-oexe -+ 5HR-SGF

HHE (%)
X

0 120 240 360 480 600 720 B840 960 1080
BEfA (9

110%
100% xx*x,(xxxxx}x
90% X ‘_.-A
X A
80% 3 A
X ry
~ T0% X &
S . Y
~ 60% X a ---Ar-- 10 HRSF
X .
gqi 50% % A
E 40% % ‘.A' ---X--- 10HR-SGF
30% - X
N A
20% ¥ ry
N .
&
10%f“a
ow &
O 120 240 360 480 600 720 840 960 1080
BRI (5)
90
W
80
70
60 i
5 f
> 50 - —+—SGF
§4o ---m--SF
S ;
30 .
20 .
10 |/7
0
0 5 10 15 20

EEfE

10



ogogoano

120

100

80

60

ERCRE (%)

40

20

& SGF
m SF

ggono

120

1]

100

80

60

EREBHE (%)

40

20

——SCF
- -@- =SIF

BERR

(33)

oggoao

JP 2013-536186 A 2013.9.19

g
—+—SGF
& —m--SIF
E]
20
ooon
120
100 - .
L] *
L]
a *
~ 80 *
g
#* s * SGF
L
g ® u SIF
o
»
M a0 *
L]
20
L
0
0 2 4 6 8 10 12 14
R
ugon
120
100
«"
-'-
~ 80 . "
5 ‘.
# . e SGF
H 80 -
S . - -m- -SIF
¥_
ﬁ 40
L
.
20
1.
0 -
0 2 6 8 10 12
BEfE



ogogoano

(34)

O

Wa 7R B TR BRSSO
H=J A FNIZEITHRO4917323DPK (FIHT— %)
Ffk: 0.3 mgikg
90
80 —X—F1 (10n MERet) ——F2(5h i rpH H)
—+—F3{ShTrUZZAL Y FHI) —Cm—F4 (10h i +pH 8487}
i —B— R R 5h) —O— AR (10n)
e B3 o R ) —0 DS (AR
H
Z5
k3
-
® a0
E|
£y
20
10
0o
ST A=Y B il F2 [ ¥4
EEROHE [mg/kg] 025 0.26 0.29 025
Cmax + SD [ng/mL] 346+74 38111 385+ 14.1 332+£96
tmax £ SD (h] 32+25 4.0+0.0 35=26 55=1.7
t1/21SD (i} 844121 79+£55 93-:29 84153
AUC(0-inf) + SD [(ng-h)/mL] 481+ 158 442+ 453 569=172 481 £ 228
AUC(0-48b) = SD [(ng-h)y/ml.] 477+ 152 434 +40.3 551 =143 409 £ 178
AUC(0-inf)/dose = SD  [(ng-hy/mL]/(mg/kg) |1924 £ 652 1700£ 174 1962+ 595 1924 L 912
AUC(0-48h)/dose & SD_ [(ng-h)/mL]/(mg/kg) [1908 + 608  1669£155 1900+ 493 1636+ 712

gogooano

’ FITZ 8 (F#+ AVICEL 101)

el

71k (Co-milly

)

Eudragit L-100-55
Pharmacoat 603

AR R OSRF AL

)

Wl (EBNPR WLARAY)

B Al

JP 2013-536186 A 2013.9.19

uoao

& S i
API R OBt
-
Ul R
FHEA, 4 L7, RO
- T B VA
DUEN

ggooano

a7 A

ARSI

SRR = — b

by s R |

(1414




(35)

JP 2013-536186 A 2013.9.19

Iy e e e e ey ey Y Iy

gooooad

000000 250 40 50 (2013.4.5)

ooooOoOao

gooooooobonn

uogobobooooobod

oooODOO0O0ano

gooooo

goonoan
ooooOobOoOoO0oDoooooooobobbOoboooooooobobbobOoooooooooao
gooboooooboboooobboooobobooobobooooboooobDboo
gooboboboooooobooooobobboooooboboooobobooooboooobDboao
gogouobbooooobobooouoobobooooboouoboboooobooboouoobDbooOoada
ooooboboOoo0oooooooobbbooooooooobbbobooooooooDboaon
goobooooooboooooboooobooooboboogao
gogobbooooobobooooobboooooboboouobobooooboboooobDboao
ooobOo0OO0O0DO0oo0ooooobObObOoboooooooobobO0oooooan
goooboboooooboboooobboooobobooobobooooboooobDboo
gogoboooooboodogooboooobbooooobooooobooan
ooooOobOoOoO0oDoooooooobobbOoboooooooobobbobOoooooooooao
oooObObOO0o0ooooooobboooooooobbooooo
gooobooboooooobooooobboooooboooobobooooboooobDboao
gogoboboooooooooobobooooooboooobooado
ooooboo0oDoooooooobobbooooooooobbbboooooooooaon
oooboooobboooobboooobbooobbfoao
uoobobooooobooooobobooooobooooboboooobooboooobDbooao
ooooOboOoo0oDooooooobObbobooooooooobobboboooooooooao
O00DDD000000000D0D000OMod. Rel. 00 OOODODODOMod. Rel.ODODO
gooooogano
ooooOboOo0oDoooooooobobboboooooocoobobbooooooooooaon
oooOao
goooboboooooboooobobooooboboooobobooooboboooobDboo
uoogoboooooao
oooobObOO0OO0DO0ooooooobObbOooooooooobObbboooooooooan
gooobooo



(36)
oooooooo

INTERNATIONAL SEARCH REPORT

JP 2013-536186 A 2013.9.19

International application No

PCT/EP2011/063604

A CLASSIFICATION OF SUBJEGT MATTER
INV. A61K9/16 AB1K9/20
ADD.

AB1K9/50

A61K31/00

Aocvarding to Intermational Patent Classifioation {(IPC) or to both national olassification and IPC

B. FIELDS SEARCHED

AGLK

Minimum cocumsntation searchaed (classification aystam followed by classification saymbaole)

Documentation searched cther than minimum documentation to the extent that such documents are included in the fiskds searched

Electronic data base

Ited during the intematicnal searsh {name of data base and, where prasticable, search terms used)

EPO-Internal, BIOSIS, CHEM ABS Data, EMBASE, MEDLINE, WPI Data

C. DOCUMENTS CONSIDERED TO BE RELEVANT

Category™

Gitation of document, with indication, where appropriate, of the relevant passages

Relevant to claim No.

page 1, 5-8; and example I-I1

Y WO 20057118568 Al (HOFFMANN LA ROCHE [CH];
BUETTELMANN BERND [DE]; CECCARELLI SIMONA
MARI) 15 December 2005 (2005-12-15)

1-27

_/__

Further doocuments are listed inthe oontinuation of Box C.

See patent family annax.

* Special categories of cited documents :

"A" decument defining the general state of the art which is not considered
to be of particular relevancs

"E" earlier application or patent but published on or after tha international
filing date

"L* doaument whioh may throw doubts on priority olaimi(s) or which is
cited to blish the publication date of anath

citation or other

special reason [as ap‘eci‘lied)
"O" gooument referring to an oral disclosure, use, exhibition or other

'T* later dooument published after the intemationalfiling date ar prionty
date and not in confliot with the applioation but cited to understand
the prinoiple or theory underlying the invention

X" document of particu lar relevanca; the claimed invention cannot ba
oonzidered novel or cannct be considered to involve an inventive
step when the document is taken akine

Y* dosument of particu lar relevance; the claimed imvention cannot be
considarad to invelve an inventive atep when the decument ia
oombined with one or more cther such doouments, suoh oombination

Eurcpean Patent Offioe, P.B. 5818 Patentlaan 2
NL - 2280 HV Rijswijk

Tel. (+31-70) 340-204Q,

Fax: {(+31-70) 340-3016

means baing cbvious to a parsan skilled in the art
"P* document published prior to the intemational filing date but later than
the priority date claimed '&" dooument member of the same patent family
Date of the actual completicn of the int tional search Date of mailing of the intemational search repart
21 May 2012 30/05/2012
Name and mailing addreas of the [SA/ Autharized officer

Borst, Markus

Form PCTASA210 (second eheet] {(April 2005)

page 1 of 2




(37) JP 2013-536186 A 2013.9.19

INTERNATIONAL SEARCH REPORT

International application No

PCT/EP2011/063604
C{Continualion). DOCUMENTS CONSIDERED TO BE RELEVANT
Category® | Gitation of dooument, with indication, where appropriate, of the rel it p g Relevant {o claim No.
Y DASHEVSKY A ET AL: "pH-independent 1-27

release of a basic drug from pellets
coated with the extended release polymer
dispersion Kolliccat<(>R) SR 30 D and the
enteric polymer dispersion Kollicoat<(>R)
MAE 30 DP",

EUROPEAN JOURNAL OF PHARMACEUTICS AND
BIOPHARMACEUTICS, ELSEVIER SCIENCE
PUBLISHERS B.V., AMSTERDAM, NL,

vol, 58, no, 1, 1 July 2004 (2004-07-01),
pages 45-49, XP004519826,

ISSN: 0939-6411, DOI:
10.1016/J.EJPB.2004.03.013

abstract; page 46, paragraph 2.2 and 2.3;
page 46, last paragraph - page 47
penultimate paragraph; figure 2 and 3

Form PCTASA/210 {continuation of aecond aheat) (April 2005)

page 2 of 2



INTERNATIONAL SEARCH REPORT

(38)

Information on patsnt famlly members

JP 2013-536186 A 2013.9.19

International application No

PCT/EP2011/063604
Patent dosument Puklication Patent family Publisaticn
cited in search report date member(s) date
WO 2005118568 Al 15-12-2005 AT 397601 T 15-06-2008
AU 2005250101 Al 15-12-2005
CA 2568725 Al 15-12-2005
CN 1960984 A 09-05-2007
EP 1756086 Al 28-02-2007
JP 2008500979 A 17-01-2008
WO 2005118568 Al 15-12-2005

Form PCTASA210 {patent family annex) (April 2005)



(39) JP 2013-536186 A 2013.9.19

gooooooaoo

(G1)Int.Cl. oo gooooboooood
oooo 47/36 (2006.01) ooOog 47/36 oooo goooo
oooOo 47/32 (2006.01) ooOog 47/32 oooo goooo
oooo 47/14 (2006.01) OD0Og 47/14 oooo goooo
oooo  47/10 (2006.01) goono 47/10 oooo goooo
oooo 47/44 (2006.01) o000 47/44 oooo goooo
oooo 47/02 (2006.01) ooOog 47/02 oooo goooo
oooo 25/24 (2006.01) ooono 25724 oooo goooo
oooo  25/00 (2006.01) ooOog 25/00 oooo goooo
oooo 31/5377 (2006.01) ooOog 35377 OO0 goooo

(gnHooooooo  ApP(BW,GH,GM,KE,LR,LS,MW,MZ,NA,SD,SL,SZ,TZ,UG,ZM,ZW) ,EA(AM,AZ,BY ,KG,KZ ,MD,RU,TJ, T
M),EP(AL,AT,BE,BG,CH,CY,CZ,DE,DK, EE,ES,FI,FR,GB,GR,HR,HU, IE, IS, IT,LT,LU,LV,MC,MK,MT,NL,NO,PL,PT,RO,R
S,SE,SI,SK,SM, TR) ,0A(BF,BJ,CF,CG,CI,,CM,GA,GN,GQ,GW,ML ,MR,NE, SN, TD, TG) , AE, AG, AL ,AM,AO, AT ,AU,AZ,,BA,BB,
BG,BH,BR,BW,BY,BZ,CA,CH,CL,CN,CO,CR,CU,CZ,DE,DK,DM,DO,DZ,EC, EE, EG,ES,FI,GB,GD,GE,GH,GM,GT ,HN,HR ,HU, I
D,IL,IN,1S,JP,KE,KG,KM,KN,KP,KR,KZ,LA,LC,LK,LR,LS,LT,LU,LY,MA,MD,ME, MG, MK, MN, MW, MX, MY ,MZ ,NA,NG,NI ,NO
,NZ,O0M,PE,PG,PH,PL,PT,QA,RO,RS,RU,SC,SD, SE, SG, SK, SL, SM, ST, SV, SY, TH, TJ, TM, TN, TR, TT,TZ,UA, UG, US,UZ,VC,
VN, ZA,ZM

(74000 100135873
0Doooooooo

(74000 100116528
0Doooooooo

(74000 100122736
ooooooooo

(74000 100122747
0Doooooooo

(74000 100132540
ooooooooo

(74000 100146031
0Doooooooo

(72000 0OOO0O0O0C0OOO0
00000000000000000000000000000000000000000000
0Doooo

(72000 000000000
00000000000000000000000000000000000000000000
0Doooo

(7000 0O0OO0O00O0000O0O0O0O0O0
00000000000000000000000000000000

(72000 0OOOO0O0O0O0C0O0O0O0
000000000000000000000000000000000

(7000 0O0OO0O0O0O000OOOO0O000O0
00000000000000000000000000000000000000000000

(7000 0O0OO0O00O0O000O0O00O0O000O0
00000000000000000000000000000000000000000000

0000 (OO) 4C076 AAMAO AA94 BBO1 CCOLl DD28A DD38A DD45A DD46A DDA7A DD67A

0000 OO EEO6A EEO7A EEO9A EE10A EE16A EE23A EE31A EE32A EE32M EE38A

0000 oo EE42A EE53A FF31 FF32



(40) JP 2013-536186 A 2013.9.19

o000 DO 4C086 AA10 BC36 BC38 BC73 GAO7 GAO8 GA12 MAO3 MAOS MA36
gooo oo MAS2 NA11 NA12 ZA02 ZA12



	biblio-graphic-data
	abstract
	claims
	description
	drawings
	written-amendment
	search-report
	overflow

