
東海大学・農学部・教授

科学研究費助成事業　　研究成果報告書

様　式　Ｃ－１９、Ｆ－１９－１、Ｚ－１９ （共通）

機関番号：

研究種目：

課題番号：

研究課題名（和文）

研究代表者

研究課題名（英文）

交付決定額（研究期間全体）：（直接経費）

３２６４４

基盤研究(C)（一般）

2018～2016

樹脂配糖体をシーズとする創薬を目指した基礎研究

Study on the resin glycosides for aimed to develop new medicine

６０１７７２６９研究者番号：

小野　政輝（ONO, Masateru）

研究期間：

１６Ｋ０８３０６

年 月 日現在  元   ６ １９

円     3,800,000

研究成果の概要（和文）：樹脂配糖体は、糖部が部分的にアシル化されたオキシ脂肪酸のオリゴ配糖体で、ヒル
ガオ科植物に特徴的に含有される。本科植物の、サツマイモ、ハマヒルガオ、ハリアサガオ、ブラジルヤラッ
パ、ルコウアサガオ、マメアサガオおよびコヒルガオの７種を材料に、樹脂配糖体の研究を行った。その結果、
３６種の樹脂配糖体を得た。これらのうち、１５種の新規樹脂配糖体を含む２２種の構造を各種機器分析データ
ならびに化学反応を用いて決定した。また、構造決定した化合物のうち、１種に抗単純ヘルペス１型活性、３種
に白血病細胞株（HL-60）に対する細胞傷害活性を見出した。

研究成果の概要（英文）：Resin glycosides are oligoglycosides of hydroxyl fatty acids partially 
acylated by some organic acids at the sugar moiety and are characteristic of Convolvulaceae plants. 
The resin glycosides from seven Convolvulaceae plants including Ipomoea batatas (L.) Lam., 
Calystegia soldanella Roem. et Schult., I. muricata (L.) Jacq., I. operculata (Gomes) Mart., 
Quamoclit × multifida, I. lacunosa L., and C. hederacea Wall., were studied. As a result, 36 resin 
glycosides were obtained. Among them, the structures of 22 resin glycosides including 15 new ones 
were determined on the basis of spectroscopic data as well as chemical evidence. Additionally, among
 the structure-determined resin glycosides, one compounds revealed effect against the herpes simplex
 virus type one, and three compounds demonstrated cytotoxic activity toward HL-60 human leukemia 
cells. 

研究分野： 天然物化学

キーワード： 樹脂配糖体　サツマイモ　ハマヒルガオ　ハリアサガオ　ブラジルヤラッパ　ルコウアサガオ　マメア
サガオ　コヒルガオ

  ２版

令和

研究成果の学術的意義や社会的意義
樹脂配糖体の研究の歴史は長いが、樹脂配糖体は複雑な混合物として存在することから、それらの単離は非常に
困難で、さらに、高分子量の複雑な構造を有することから、構造解明された例は少ない。本研究では、新タイプ
の樹脂配糖体を含む、様々な樹脂配糖体の構造解明に成功したが、本研究で用いた手法は、今後の樹脂配糖体研
究のモデルとなるものである。また、樹脂配糖体は、構造がユニークであることから、様々な生物活性を有する
可能性がある。今後、本研究で確立した手法を用いて樹脂配糖体に関する研究が進展し、樹脂配糖体を先導化合
物とする新たな医薬品創出に繋がることが期待される。



様 式 Ｃ－１９、Ｆ－１９－１、Ｚ－１９、ＣＫ－１９（共通） 
１．研究開始当初の背景 
樹脂配糖体は、ケンゴ子（Pharbitis nil Choisy の種子）、ヤラッパ根（Ipomoea purga Hayne の塊
根）、ブラジルヤラッパ根（I. operculata (Gomes) Mart.の塊根）、オリザバ根（I. orizabensis Ledan.）
スカンモニア根（Convolvulus scammonia L.の塊根）等のヒルガオ科植物を基原とする瀉下生薬
に特有の成分で、オキシ脂肪酸、単糖、および有機酸より構成されるグリコリピッドである。
本化合物群は、大環状エステルタイプのヤラピンとコンボルブリンの二つのタイプに大別され、
コンボルビリンは、アシル化配糖酸（オキシ脂肪酸の配糖体）のオリゴマーと推定されている
が、未だ単離された例はない。また近年、ヤラピンの単離、構造決定が可能となり、それらの
有する抗菌、がん細胞傷害、種子の発芽抑制、抗炎症、イオノフォアー、抗ヘルペス等の活性
が報告されてきているが、樹脂配糖体の生物活性に関する研究は始まったばかりと言っても過
言ではない。 
 
２．研究の目的 
樹脂配糖体をシーズとする医薬品開発のための基礎研究として、コンボルブリンをはじめとす
る新規樹脂配糖体を単離、構造決定すると共に、それらの有する生物活性を明らかにすること
を目的とした。 
 
３．研究の方法 
１）ヒルガオ科植物を基原とする材料にメタノール（MeOH）を加え抽出後、減圧下濃縮・乾
固し、エキスを作成した。また、各エキスから溶媒間分配ならびにポリスチレン樹脂担体
（MCIgel CHP20P）、分子篩型担体（Sephadex LH-20）等のカラムクロマトグラフィーを用いて
樹脂配糖体画分を調製した。 
２）各樹脂配糖体画分をアルカリ加水分解し、生成する有機酸と配糖酸の構造を核磁気共鳴
（NMR）、質量分析（MS）等の機器分析ならびに誘導体の機器分析を用いて明らかにした。 
３）各樹脂配糖体画分から、様々なオープンカラムクロマトグラフィー（シリカゲル、ODS 等）
と ODS と naphthylethyl 等を担体とする高速液体クロマトグラフィー（HPLC）を用いて樹脂配
糖体を分離した。また、それらの構造を配糖酸と有機酸の研究で得られたデータ、ならびに各
種機器分析とアルカリ加水分解生成物の同定により決定した。 
４）構造決定した樹脂配糖体について、抗ヘルペス活性およびがん細胞に対する傷害活性を測
定した。 
 
４．研究成果 
１）サツマイモに関する研究 
サツマイモ（I. batatas L.）は、世界各地の温
暖な地域で栽培され、塊根を食料ならびにデ
ンプンや酒類の製造原料として利用する。本
植物は、耐病性、収穫量、デンプン含有率な
らびに貯蔵性等の改良のために多種の品種
が作られている。本研究では、これまで研究
してきた‘ムラサキマサリ’の塊根を材料に
研究を行い、２種の新規(1、2)を含む４種
（1–4）のヤラピンを単離、構造決定した（図
１）。これらのうち、1は 10-methylundecanoic 
acid を構成有機酸とする、初の樹脂配糖体で
あった。 
 
 
 
２）ハマヒルガオに関する研究 
ハマヒルガオ（Calystegia soldanella Roem. et Schult）
は、海岸や湖岸の砂地に群生するヒルガオ科の多年
草で、中国では根を老扇草根と称し、関節炎の治療
に用いる。本植物の葉、茎および根茎の MeOH エキ
スから、１種の新規ヤラピン（5）を単離し、構造決
定した（図２）。本化合物は、構成有機酸として
3-hydroxy-2-methylenebutyric acid を有する初の樹脂
配糖体であった。また、5 に抗単純ヘルペスウイル
ス１型活性試験を行い、EC50 値 2.3µM を示す活性を
見出した。本値は、ポジティブコントロールとして
用いたヘルペス治療薬のアシクロビル（EC50 1.1 
µM）の約２倍であった。 
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図２　化合物5の化学構造
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図１　化合物1–4の化学構造



３）ハリアサガオに関する研究                              
ハリアサガオ（I. muricata (L.) Jacq.）は、熱帯アジア原産の一
年生蔓性草本で、茎には刺のような突起がある。また、花が
淡紅色で夜開くことから、赤花夜顔の別名もある。本種子は
瀉下作用を有し、インドでは下剤として利用する。本種子よ
り３種の新規ヤラピンと１種の配糖酸を得た。これらのうち､
１種の新規化合物（6）の構造を明らかにした（図３）。6は、
これまで構造決定されたヤラピンと異なり、アグリコンと糖
部水酸基の間に有機酸が挿入されて、大環状エステル構造を
形成した新タイプの樹脂配糖体であった。 
 
４）ブラジルヤラッパ根に関する研究 
ブラジルヤラッパ根は、ヤラピンとコンボルブリンを共に含有する。本生薬のコンボルブリン
画分は、ヤラピン画分とは異なり、様々な固定相ならびに溶媒を用いた薄層クロマトグラフィ−
（TLC）あるいは HPLC を試みたがいずれもブロードな単一スポットあるいはピークを示すの
みで、本画分から化合物を単離することはできなかった。これらのことから、本画分を構成す
る樹脂配糖体は、少なくとも１個の遊離カルボキシル基を持ち、比較的強い水素結合を介して
数個が会合した複雑な混合物と推定された。そこで、メチルエステル体による単離を企図し、
緩和なメチル化法として報告されている MeOH 溶液に InCl3を加え環流する方法を用いると、
TLC 上分離可能な化合物が生成することを
見出した。本処理画分から４種の新規化合物
（7–10）を得、構造を明らかにした（図４）。
7–10は、配糖酸のメチルエステルに数個の有
機酸が結合したモノマーであった。また、コ
ンボルブリン画分の negative-ion FAB-MS と
HR-negative-ion ESI-TOF-MS は、それぞれ、
1659 ならびに 1659.8011 (C77H127O38)に強いイ
オンピークを示し、これらは、9と 10の脱メ
チル基体の[M–H]–体のイオンピークの値と
一致した。さらに、negative-ion FAB-MS で
m/z 1700〜4000 の領域に明確なピークが検出
されなかったことから、コンボルブリン画分
は 9 や 10 のカルボン酸遊離体のモノマーの
混合物と推定した。 
 
５）ルコウアサガオの樹脂配糖体に関する研究 
ルコウアサガオ（Quamoclit × multifida, 
syn. Q. sloteri House、別名ハゴロモルコ
ウ、モミジバルコウ）は、ルコウソウ（Q. 
pennata Bojor）とウチワルコウ（Q. 
coccdicea (L.) Moench）との交配によって
作られた一年草で、日本では観賞用とし
て栽培されている。本種子の樹脂配糖体
画分から、７種（11–17）の新規を含む
１２種の樹脂配糖体（11–22）を単離、
構造決定した（図５）。これらは、ヤラ
ピンとアシル化配糖酸のメチルエステ
ルに大別された。後者は、抽出、分離過
程で対応するカルボン酸遊離体から生
成したアーティファクトと考えられた。
さらに、７種の化合物（11、12、15、18、
19、21、22）の白血病細胞株（HL-60）

11:
12:
19:
20:

R2
OH
H
OH
OH

R1
H
OH
H
H

R3
H
H
H
Mba

O

O

O

O

O

O
HO

R1

HO
O

O OH

OHHO

O

OO
O

O

HOHO

HO

R3O

H

O

O OH

HOHO

O

O

O

O
HO

R2

HO
O

O

O
O

O

HOHO

H

OCH3

O

HO

O

HO

R1

13:
14:

R2
OH
H

R1
H
OH

S

S
R2

O

O

O

O

HO

O

O

R2

HO
HO O

OHO

O
O

O

OHOHO

O

HOHO

HO

HO

HO
R4

R6O

OR3

H

OCH3H3C

HO H OR1

OO

HOHOHO

H3C
O H

R5

S S

S

O

H

O

O

H

OHH R

R

S

QaB:

Mba:

Tig:

Nla:

15:
16:
17:
21:
22:

R2
H
OH
OH
OH
OH

R1
OH
H
H
H
H

R3
Mba
Mba
QaB
QaB
QaB

R4
H
H
H
OH
OH

R5
OTig
OTig
OH
H
H

R6
H
Tig
H
H
Nla

H3CO

OO

HOHOHO

O H

S

18

R4

R4
H
H

C2H5
H

O

O

HS

図５　化合物11–22の化学構造
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図４　化合物7–10の化学構造

HO

O

O

O

O

HO

HO

O

O

O

H

HO
HO

O

S

HO

O
H

O

R

H

R

O

HO HO
O

6
図３　化合物6の化学構造

11, 12, 15, 18, 19, 21 22  
Mitomycin C IC50      
  IC50   (µM)   
 11 3.46±0.14  
 12 14.7±1.2  
 15 137±8  
 18 >300  
 19 10.9±1.4  
 21 66.7±0.2  
 22 223±4  
 Mitomycin C 18.9±0.2   

±  
Mitomycin C   



に対する細胞傷害活性を試験した結果、３種のヤラピン（11、12、19）にポジティブコントロ
ールの Mitomycin C より強い活性を見出した（表１）。 
 
６）マメアサガオおよびコヒルガオの樹脂配糖体に関する研究 
マメアサオ（I. lacunosa L.）は、北アメリカ原産の帰化植物で、荒地や河原等に自生している。
本植物の地上部から、５種のヤラピンを得た。これらは、いずれも中鎖脂肪酸を構成成分とし
て有することが明らかとなった。また、コヒルガオ（Calystegia hederacea Wall.）は、日本全土
および東南アジア等の温帯に広く生育し、中国では全草を面根藤と称し、淋病や月経不順等に
用いる。本植物全草の樹脂配糖体画分の構成有機酸と配糖酸の研究を行い、３種の有機酸を
p-bromophenacyl ester 体として単離した。一方、配糖酸として４種の新規を含む６種を単離した
が、アグリコンの構造決定に至っていない。 
 
＜引用文献＞ 
①世界有用植物事典、平凡社、堀田 満他編集、1989. 
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