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マイクロエマルションを利用したポリフェノールの皮膚へのデリバリーと 
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目的・背景  

種々の物質の中で抗酸化剤として知られるポリフェノールに光老化に対する防御

作用が期待されている。しかしながら、実際にポリフェノールを皮膚に適用する場合

には、皮膚移行性が問題となる。ポリフェノールは水にも有機溶媒にも溶解しにくい

化合物であり、また、代表的なポリフェノールであるフラボノイド類は比較的分子量

も大きいことから皮膚への移行性は低い。マイクロエマルションは、油相、水相、界

面活性剤、補助界面活性剤より構成される熱力学的に安定な分散系であるが、薬物の

溶解度を増大するとともに経皮吸収性を増加することから、ポリフェノールの皮膚へ

の効率的なデリバリーを目指す場合、有望な促進系であると考えられる。そこで、本

研究では、疎水性の異なる３つのポリフェノールクェルセチン、ゲニステイン、クロ

ロゲン酸の皮膚へのデリバリーに対するマイクロエマルションの改善効果を観察し

た。マイクロエマルションとしては、油相としてミリスチン酸イソプロピル、水相と

して 150mM NaCl 水溶液、界面活性剤としてポリオキシエチレンモノオレエート

(Tween80)、補助界面活性剤としてエタノールを構成成分とするものを用いた。また、

ポリフェノールの皮膚移行に伴う、皮膚の過酸化反応に対する防御作用、紫外線照射

による皮膚の紅斑形成に及ぼす影響について in vitro 及び in vivo で観察した。 

 

結果・考察 

 疎水性の高いポリフェノールであるクェルセチン、ゲニステインともミリスチン酸

イソプロピル、150mM NaCl 水溶液における溶解度は低く、飽和溶解度でポリフェノー

ルを適用した場合、マイクロエマルションを用いることで有意に改善した（１、２）。

特に w/o 型のマイクロエマルションは o/w 型のマイクロエマルションに比べて、より

効果的であった。一方、親水性のポリフェノールであるクロロゲン酸は、150mM NaCl

水溶液においても比較的高い溶解度を示した。マイクロエマルションを用いることで

溶解度はさらに増大したが、疎水性のポリフェノールとは異なり、o/w 型のマイクロエ

マルションを用いることで溶解度はより顕著に改善した。 

 皮膚移行性に及ぼすマイクロエマルションの影響をモルモット背部摘出皮膚を用い

て観察したところ、これらのポリフェノールの皮膚中移行量は顕著に増大した（１、

２）。また、疎水性の高いクェルセチン、ゲニステインについては、w/o 型のマイクロ
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エマルションの方が皮膚移行性の改善効果がより大であった。一方、親水性のポリフ

ェノールであるクロロゲン酸については、特に o/w 型のマイクロエマルションを用い

ることで顕著に移行量が増大した。ヒト皮膚に性状が類似しているユカタンマイクロ

ピッグ皮膚を用いた場合にも同様なマイクロエマルションによる皮膚移行の改善が観

察された。皮膚の凍結切片を調製し、切片中のポリフェノール量を測定することで、

皮膚の各深さでのポリフェノールの移行量を求めた。その結果、これらのポリフェノ

ールは、皮膚表面付近に多く存在するものの、皮膚の深部へも移行していることがわ

かった（１）。 

 次に、マイクロエマルションによって皮膚中に移行したポリフェノールの皮膚中で

の抗酸化作用を観察したところ、脂質の過酸化が抑制されていることがわかった（１、

２）。また、これらのポリフェノールを含有し、ゲル様としたマイクロエマルションを

皮膚に塗布し、UV 照射による紅斑形成に及ぼす影響を観察したところ、紅斑形成が抑

制されることが確認された。 

 以上の結果、光老化防御製剤としてポリフェノールを含有するマイクロエマルショ

ンが有用であることが明らかとなった。また、結果を総合して考えると、溶解度の増

大がマイクロエマルションによるポリフェノールの皮膚移行改善の最大の要因である

ことが推定された。さらには、マイクロエマルションが高密度で皮膚表面に吸着し、

界面を中心に存在するポリフェノールの皮膚移行性を上げていることが考えられた。 
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