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体内で変換されたアンジオテンシンⅡ (���Ⅱ) が結合するレセプター (���受容体) には,���Ⅱが結合しない状態で持続的な自然活性が存在することが報告されています｡ ���Ⅱが結
合しない状態では部分活性型ですが, ���Ⅱが結合すると完全活性型となって血圧上昇や細胞
増殖等の薬理作用が現われてきます｡

現在降圧薬として用いられている���(アンジオテンシンⅡⅠ型受容体拮抗薬) は, ���Ⅱ
が���受容体に結合することを阻害することによって薬理作用を現します｡ しかし最近では,���にはこの作用に加えて, ���Ⅱが受容体に結合しない状態で存在する持続的な自然活性ま
でも阻害する (インバースアゴニスト作用) ことがわかってきました｡ そして, このインバー

スアゴニスト作用の活性の強さが, 降圧作用や脳, 心臓, 腎臓などへの臓器保護作用と大きく

関係していることが明らかになってきました｡

国内では���が�種類販売されていますが, インバースアゴニスト作用の強さは薬剤によっ
て異なっています｡ インバースアゴニスト作用は, ���の化学構造の側鎖部分であるカルボキ
シル基やヒドロキシル基が関与していると考えられています｡ ブロプレス, ミカルディス, ディ

オバンは化学構造にカルボキシル基の側鎖を持ち, オルメテックはカルボキシル基とヒドロキ

シル基の�つの側鎖を持っていることが作用の強さの違いと言われています｡
インバースアゴニスト作用と降圧効果や臓器保護への関与は, 多くの研究でその詳細が解明

されようとしており, 今後その臨床的意義は益々高まってくるものと思われます｡ ���が高血
圧の中心的治療薬剤となってきている現在, インバースアゴニスト作用の強弱は���選択時の
重要な指標の一つになると考えられます｡
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一 般 名 ロサルタン テルミサルタン カンデサルタン バルサルタン オルメサルタン
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