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3月 21日（木）9:30 ～ 11:30� B 会場　幕張メッセ　国際会議場　2F　コンベンションホールB

S01-1 物性研究における原薬形態設計からの新たな取り組み
 ○谷田 智嗣 1

1中外製薬研究本部

現在 , 医薬品は従来の低分子医薬品に加え , 抗体医薬品 , ペプチド医薬品 , 核酸医薬品など , 分子モダ
リティが多様化しているが , 患者にとって利便性が高い経口での投与が可能であるのは低分子医薬品
のみである . 低分子医薬品の原薬形態は合成過程で単離精製が可能な点や保存時の物理化学的安定性
における利点から結晶が選択される事がほとんどであり , 物性改善には結晶性塩や共結晶の検討が広
くなされている . 一般的に結晶性塩においては , 医薬品分子とのΔ pkaを参考にカウンターイオンが
選択され , 共結晶においては分子同士の超分子シントンや混合熱の計算などからコフォーマーが選択
されることもあるが , いずれの場合も選択された分子同士で目的の結晶が得られるとは限らない . その
主な理由として結晶は多数の分子による三次元の相互作用とパッキングから形成されるものであるが , 
Δ pka則や超分子シントンは二分子間の相互作用にのみ着目しているおり , 結晶性が考慮されていな
いためであると考えられる . 本発表では結晶性の観点からカウンターイオンおよびコフォーマーを選
択し , 原薬形態を設計した事例を報告する . また , 同じく二分子間における分子相互作用の観点からは
見出すことができない , 医薬品分子 , コフォーマー , カウンターイオンの三成分で構成される塩共結晶
について検討した事例を報告する .
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新薬開発の対象が低分子から高分子まで広がりを見せ、錠剤や注射剤など様々な剤形の製剤が開発さ
れている。しかし、いずれの医薬品開発においても、製剤的工夫なしに製品化できるケースは限られ
る。さらに、スイッチOTCやジェネリック医薬品等において更に高品質の医薬品を創製するためにも、
製剤技術の重要性は今後益々高まっていくと考えられる。近年、医薬品原薬・製剤を分子・ナノレベ
ルから設計・評価する “ 分子製剤学 ” が注目されている。分子製剤学の技術を用いることで、高い機
能性を付与した製剤が設計できる。さらに、その製剤を精密に品質評価・保証することで、安全性の
高い製剤を市場に提供できる。現在、製薬企業では、分子製剤学技術の応用化研究が精力的に進めら
れている。本シンポジウムでは，分子製剤学の視点を基に基礎・応用研究に携わっている気鋭の若手
研究者に，最新の研究成果をご講演頂く。初めに、経口製剤の話題として、谷田先生から共結晶につ
いて、門田先生から結晶化の分子シミュレーションについて、杉原先生から過飽和製剤についてお話
頂く。次に、点眼製剤の話題として庵原先生からヒドロゲルについて、注射剤の話題として田中先生
から DDSキャリアーについてお話を頂く。本シンポジウムを通して「分子製剤学の最前線」を発信し，
活発な議論を通して次世代薬学への展開を探りたい。
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