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小柴胡湯経 口投与後の ラ ッ ト及 びヒ ト血 中バ イ

カ リン主代謝物バ イカ レイ ン ー6−0 一グル クロ ニ ド
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［目的］小柴胡湯は本邦で 最も頻用されて い る漢方製剤で あるが、そ の主成分（代謝物）の

血中動態に つ い て の知見 は少な く、バイカ リン（BG ）及びグリチル レチ ン酸に つ い て報告さ

れてい るに過ぎない 。 BG 及びそ の アグリコ ンで あるバイ カ レイン（B）には抗ア レル ギー作

用 、抗炎症作用 、抗癌作用 、脂 質代謝改善作用な どが報告されて い て 、小柴胡湯の薬効を

担 っ て いる と考え られ る n 我々 は 、 ラ ッ トにお いて経口投与されたBG の 大部分 はそ の ま

ま吸収されるの で はな く、 腸内細菌によ りB に水解後吸収され 、 体内でBG へ と復元され血

中に現れ る こ とを明 らか に して い る1）
。 さ らに 、ラ ッ ト血 中主代謝物 と してバ イカ レイン

ー

6−O 一
グル クロ ニ ド（B6G ）を検出して い る 。

　今回、小柴胡湯経口投与後の ラッ ト及びヒ ト血中にBG よ りもB6G が高濃度に検出され

たの で 報告す る。

［方法 ］Wistar系雄性 ラッ ト（8週令）に小柴胡湯エ キス 粉末 1000　mg ／kgを強制経口 投与、

0．5、1、3、6、9、12、24時間後に尾静脈採血、血漿をメタノ
ール抽出した 。 ヒ トで は小

柴胡湯エ キス 粉末 10g を服用 、
　 L 　3 、 6、 9、25時間後に静脈採血 、 血清をBond −Elut

C18で溶 出 した。　 BG 及びその 代謝物の定量 はHPLC （EC検出器）によ り行 っ た。

［結果 ］小柴胡湯経口投与後の ラッ ト血漿中にはBG以外の主 ピークが認 め られた。 本ピ

ークは標準B6G と
一

致 し、 β
一
グル クロニ ダーゼによ りB へ と水解 された こ とか らB6G と

同定 した a 単回投与後の 全期間に お い て血 漿中B6G 濃度はBG よ り高値を示 した 。 さ らに 、

小柴胡湯服用 後の ヒ ト血清中に もBG よ り高濃度の B6G が検出された。 ところで 、ラッ ト

小腸及び肝臓、 ヒト肝臓 ミク ロ ソ
ームに は、BG 生成活性に比 し弱 いなが らB6G 生成

UDP 一グル クロ ノシル トランス フ ェ ラ
ーゼ活性が認 められた 。

［結論］小柴胡湯経口投与後、その 主成分BG は腸内細菌によ りB に 水解され、吸収後体内

で B6G 及び BG に抱合 され血 中に出現す る。

1）T ．Akao 　et　al．，　 J．　Pharm ．　Pharmacol，，52： 1563− 1568 （2000 ）
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