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脳機能障害の改善・予防のために脳内芳香族モノアミンの合成を促進させる方法表 題

脳内モノアミン合成を促進する医薬品，保険健康食品，動物用医薬品適用製品

セロトニン，ドーパミン，ノルアドレナリンなどの脳内芳香族モノアミンのレベル低下は，う
つ，意識集中障害，統合失調，自閉症などのいくつかの精神疾患や，不動，振戦，痙攣
などの運動失調の原因となることがある。このモノアミンレベルを脳内の適所で上昇せし
めることによって，これらの中枢性神経疾患のいくつかの症状に対して，症状の改善，予
防に有効な方法を提供することを目的とする。

目 的

セロトニン，ドーパミン，ノルアドレナリンなどの芳香族モノアミンの生合成を脳内で促進
する方法を開発した。芳香族モノアミンはトリプトファンとチロシンから合成される。これら
の合成は必須な補酵素テトラヒドロビオプテリン(BH4)の脳内レベル上昇によって促進さ
れる。これらの芳香族モノアミンはもとより，BH4は末梢から投与しても脳内への有効な移
行がない。したがって，これらは脳内で合成されねばならない。

本発明はBH4の生合成前駆体の一つである天然物セピアプテリンが，末梢から脳内に
移行しBH4に転換しうるプロドラッグであることに着目した。セピアプテリンの末梢からの
投与は脳内のBH4レベルを非侵襲的かつ持続的に上昇せしめる。実験動物をもちい
て，脳内BH4量の持続的な上昇とセロトニン量の有意な上昇を観察し，さらに行動薬理
学的手法による「抗鬱効果」を観察して，セピアプテリンの末梢からの投与の有効性を実
証した。
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