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【目的】Quercetin は抗酸化作用や抗炎症作用など優れた効能・効果を有する化合

物であるが、難溶解性を示すため消化管での吸収性は非常に低くなる。これまでに

水溶性ポリマーを用いた固体分散体の調製や粒子の微細化などによる溶解性改善

が報告されている。本研究では、Quercetin の溶解性改善に関する新たな試みとし

て、単体で非晶質化しやすく、Quercetin と構造類似性を有する Rutin を基剤とし

て、噴霧乾燥法により Quercetin-Rutinの非晶質製剤を調製した。 

【方法】難溶解性薬物として Quercetinを選択した。処方中の Quercetin / Rutinの比

率がそれぞれモル比で、2/1、1/1、1/2となるように、エタノール/水=50/50 (v/v)に

溶解後、噴霧乾燥法により粒子の調製を行った。調製した噴霧乾燥粒子は、粉末 X

線回折法にて結晶性の評価を、消化管模擬液を用いた溶出試験により Quercetinの

溶解性を評価した。 

【結果・考察】粉末 X 線回折測定による結晶性の評価では、いずれの比率で調製

した噴霧乾燥粒子も、Quercetin および Rutin に由来する結晶ピークが認められな

かった。このことから噴霧乾燥粒子中で、Quercetinおよび Rutinは非晶質状態で存

在していると考えられた。消化管模擬液を用いた溶出試験では、Rutin割合が多い

ほど、溶出初期に高い Quercetin溶出量を示した。120分における溶解度-時間曲線

下面積を算出したところ、Quercetin原末と比較して Quercetin/ Rutin = 2/1、1/1、1/2

噴霧乾燥粒子はそれぞれ 3.8、4.1 および 4.7 倍の値を示した。以上のことから

Quercetin をその配糖体であるRutinと噴霧乾燥することで非晶質製剤が調製でき、

さらには難溶解性を示す Quercetinの溶解性改善が可能であった。 


