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＜本件発明＞ 

 

【請求項６】 ４－アミノ－１－ヒドロキシブチリデン－１，１－ビスホスホン

酸モノナトリウム塩トリハイドレートを有効成分として含む，骨吸収を伴う疾

病の治療及び予防のための固体状医薬組成物。 

 

【請求項７】 錠剤である請求項６記載の固体状医薬組成物。 

 

＜抜粋＞ 

 

審決が認定した本件発明と引用発明の相違点について 

有効成分が，本件発明では，「４－アミノ－１－ヒドロキシブチリデン－１，

１－ビスホスホン酸モノナトリウム塩トリハイドレート」であるのに対し，引

用発明では「４－アミノ－１－ヒドロキシブチリデン－１，１－ビスホスホン

酸」（以下「フリー体」という。）であって，モノナトリウム塩トリハイドレ

ートである点について特定されていない点。 

 

容易想到性について 

原告は，審決が，フリー体からモノナトリウム塩トリハイドレートへの容易

想到性を判断するに際して，「モノナトリウム塩とすることの容易想到性」と

「トリハイドレートとすることの容易想到性」を別個に分離して判断し，容易

想到であるとした点に，判断手法上の誤りがあると主張する。 

しかし，本件において，原告の主張を採用することはできない。 

本件発明の引用発明との相違点についての容易想到性を判断するに当たって



は，各相違点の全体を判断の対象とすべきであって，相違点を構成する各要素

に分離して，各要素のそれぞれが容易でありさえすれば，そのことから直ちに，

相違点に係る構成の全体が容易想到であるとの結論を導くべきでないことはい

うまでもない（なお，相違点の抽出の仕方についても，もとより同様である。）。 

 

上記観点から，審決の判断の当否について検討する。 

フリー体は，２個のホスホン酸基を有する化合物であり，有機酸の一種であ

るから，フリー体がイオン化して陽イオンと共に塩を形成することがあり，他

方，フリー体又はその塩を含む化学物質は，結晶水と共に結晶化する場合があ

る。そして，フリー体が塩を形成するか否かという点と，フリー体又はその塩

が水和物を形成するか否かという点は，それぞれ別個の事項である。ところで，

審決は，「モノナトリウム塩とすることの容易想到性」と「トリハイドレート

とすることの容易想到性」を個別に判断しているが，本件における上記の判断

手法は，複数の事項を含む相違点について，論理的な順序に従った合理的な判

断であるといえること，また，相違点に係る構成の全体についても容易想到で

あるとの総合的な評価がされていると解されることに照らすならば，本件にお

ける審決の判断方法に，原告の指摘する違法はないというべきである。 

 

モノナトリウム塩とすることの容易想到性について 

フリー体をモノナトリウム塩とすることは，以下のとおり，当業者が容易に

想到することができたと認められる。 

すなわち，塩の溶解速度はもとの薬物（遊離酸）と比較して速くなること，

そのため，医薬品の製剤化に際しては，遊離の酸ではなくナトリウム，カリウ

ム，カルシウム等との塩がしばしば使用されていることは周知である。 

他方，フリー体は，２個のホスホン酸基を有するから，１価のアルカリ金属

との間には，１価ないし４価の塩が存在する。加えて，甲５の実施例３には，

フリー体の水溶液の滴定曲線が「ｐＨ４．４およびｐＨ９の２点にみられる明

白な滴定の終点（end point）によって特徴づけられるものであつた。」旨が記

載されており，ここでｐＨ４．４の終点がフリー体のモノナトリウム塩に相当

することは，当業者の技術常識から明らかでもある。 

以上のとおり，一般に薬物の製剤化に際して，その塩を用いることを検討す

るのは当業者の通常行うことであって，かつ，フリー体にモノナトリウム塩が

存在することは甲５の記載によっても技術常識によっても明らかであることか

らすると，フリー体をモノナトリウム塩とすることは，容易想到であると認め

られる。この点に関する審決の判断に誤りはない。 

 



原告は甲５には，フリー体をフリー体のまま医薬として用いることに何らか

の解決課題があることを示す記載はないので，フリー体からモノナトリウム塩

を想到することの動機がない旨を主張する。しかし，前記のとおり，塩の溶解

速度はもとの薬物（遊離の酸）と比較して速くなること，薬物の製剤化では遊

離の酸ではなくナトリウム，カリウム，カルシウム等との塩がしばしば使用さ

れていることは，周知の事項であったといえる。したがって，医薬の有効成分

として，遊離の酸（フリー体）が得られたことに接した当業者は，フリー体を

フリー体のまま医薬として用いることに課題が存在することが明記されていな

くとも，フリー体が形成可能な塩の特性を検討すると考えられるから，原告の

主張は採用できない。 

原告は，甲５の実施例３の記載からは，電位差滴定中又はその終了後にフリ

ー体のナトリウム塩が固体として得られるかどうかは不明であり，同記載から

フリー体をナトリウム塩とすることは，容易に想到することはできない旨を主

張する。しかし，フリー体は，２個のホスホン酸基を有するから，１価のアル

カリ金属との間には，１価ないし４価の塩が存在することは，当業者にとって

明らかである。また，甲５の記載において，ｐＨ４．４の終点がフリー体のモ

ノナトリウム塩に相当することも，当業者にとって明らかであるから，原告の

主張は採用できない。 

 

トリハイドレートとすることの容易想到性について 

フリー体の製剤化に際して，そのモノナトリウム塩を用いることは当業者に

とって容易想到であったと認められる。そして，以下のとおり，フリー体のモ

ノナトリウム塩を製造するに際して，普通に採用される条件で生成した結晶は，

フリー体のモノナトリウム塩トリハイドレートとなると認められるから，引用

発明（フリー体）に接した当業者は，フリー体のモノナトリウム塩トリハイド

レートを容易に想到するといえる。 

すなわち，前記記載の各実験によれば，いずれもフリー体の水溶液に水酸化

ナトリウムを滴下後，析出物を乾燥することにより，フリー体のモノナトリウ

ム塩トリハイドレートが得られることが示されている。そして，同実験条件は，

フリー体のモノナトリウム塩を製造するに際しての通常の条件であることが認

められる。 

もっとも，前記１(11)の実験では，フリー体のモノナトリウム塩トリハイドレ

ートは得られず，乾燥条件（１１０℃・１３時間減圧乾燥，１３０℃・１３時

間減圧乾燥）によってフリー体のモノナトリウム塩ジハイドレート（２水和物）

又はフリー体のモノナトリウム塩（無水物）が得られている。前記１(9)及び(10)

に記載の各実験と前記１(11)の実験との違いは，析出物をどのような乾燥条件



で乾燥するかの点にある。 

結晶が含む水和水（結晶水）の数が異なると，薬剤の溶解特性が異なり，当

該有効成分の生体への吸収特性が異なることは周知の事項であり（前記１(5)，

(7)），甲５には，フリー体の１水和物（モノハイドレート）が得られたと解さ

れる記載がある。これらからすると，当業者は，フリー体の製剤化に際して，

フリー体のモノナトリウム塩を用いることを検討し，かつ，フリー体のモノナ

トリウム塩に何らかの水和物が存在するか，存在する場合，その吸収特性を含

めその特性はどのようなものかを調査しようとするのは当然である。また，結

晶水は熱すれば，ある温度で段階的に脱水することも周知の事項であるから，

当業者が析出物の乾燥条件を設定するに際しては，当然に，結晶水が脱水しな

い条件も設定しようとすると考えられる（このことは審決が指摘する「乙１２

の形態Ｅ」の生成条件にも現れている。）。そうすると，当業者において，前

記１(11)の高温条件による乾燥のみを行うとは考えられず，前記１(9)及び(10)

に記載の各実験の乾燥条件による乾燥も通常に行うと認められる。 

以上のとおり，前記１(9)及び(10)に記載の各実験はフリー体のモノナトリウ

ム塩を製造するに際して，通常採用される条件である。そして，引用発明に接

した当業者は，フリー体のモノナトリウム塩に容易に想到するのであるから，

フリー体のモノナトリウム塩トリハイドレートについても容易に想到するとい

うべきで，審決の結論には違法はない。 

 

原告は，甲３７及び４０を根拠に，前記１(9)及び(10)の各実験の実験条件は

通常のものではないとする。しかし，原告が指摘する攪拌時間や攪拌の際の温

度等は，収量を上げる目的で採用されたものであり，これをもって前記判断を

左右するものではない。 

また，原告は，甲２４を根拠に，有機化合物について何らかの水和数を有す

る水和塩結晶を製造する一般的な方法は知られておらず，ある有機化合物の水

和塩結晶を得ようとした場合，どのような方法（晶析及び後処理）を用いれば

よいのかについて予測することは，相当な試行錯誤をする必要があったので，

当業者が，甲５のフリー体の開示に基づいて，フリー体のモノナトリウム塩ト

リハイドレートを容易に製造することができたとはいえないとする。 

しかし，有機化合物について何らかの水和数を有する水和塩結晶を製造する

一般的な方法は知られていないとしても，前記のとおり，フリー体に接した当

事者としてはそのモノナトリウム塩を容易に想到し，フリー体のモノナトリウ

ム塩を製造するに際して通常の方法をとれば，フリー体のモノナトリウム塩ト

リハイドレートが生成される以上，当業者においては，フリー体から，フリー

体のモノナトリウム塩トリハイドレートを容易に想到するとすべきであって，



原告の主張は採用できない。 

さらに，原告は，甲５に接した当業者は，実施例３でフリー体の１水和物（モ

ノハイドレート）が得られていることに満足するはずであり，あえて他の水和

物の存在の有無やその安定性を調査しようとする動機付けがないとも主張する。

しかし，結晶が含む水和水（結晶水）の数が異なると，薬剤の溶解特性が異な

り，当該有効成分の生体への吸収特性が異なることは周知の事項であることか

らすれば，当業者においては，モノナトリウム塩に何らかの水和物が存在する

か，存在する場合，吸収特性を含めその特性はどのようなものかを調査しよう

とするのは当然であるから，原告の主張は採用の限りではない。 


