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Abstract
Ascorbic acid （AsA） has multifunctional effects on skin beauty regarding the prevention and improvement of pigmen-

tation and wrinkles. However, AsA not only has poor stability both in aqueous solutions and in cosmetic formulations, but it 
also influences the stabilities of formulations. To express the efficacy of AsA in/on the skin, it is important to develop a novel 
AsA derivative which overcomes those disadvantages. We synthesized 3-O-glyceryl ascorbate （3GA） by introducing a glyc-
erol group into the C-3 position of AsA. 3GA has high stability in formulations. We then investigated the chemical and bio-
logical effects of 3GA. 3GA has a scavenging ability against various reactive oxygen species （ROS） assessed by the ESR 
spin-trapping method. HaCaT keratinocytes pretreated with 3GA have suppressed intracellular ROS levels both under physi-
ological conditions and following exposure to H2O2 or UVB. In addition, HaCaT cells pretreated with 3GA were protected 
from cell damage induced by H2O2, UVB and ONOO－. In reconstructed human epidermal equivalents, topical application of 
3GA markedly reduced the generation of intracellular ROS after UVB irradiation. Taken together, 3GA is an effective AsA 
derivative that is stratum corneum permeable, does not interfere with the stability of cosmetic formulations, and is able to re-
duce intracellular ROS levels caused by oxidative stress.
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1.　緒 言

アスコルビン酸（Ascorbic Acid; AsA）はビタミン C
とも呼ばれる水溶性ビタミンの一種で，メラニン産生抑
制作用，コラーゲン産生促進作用，抗酸化作用など多様
な生理活性作用を有している1）, 2）。なかでも，紫外線暴
露によって皮膚内で発生する活性酸素種（Reactive Oxy-
gen Species; ROS）を消去する抗酸化作用は，光老化か
ら皮膚を防御する有効な手段の一つとして知られてお
り，AsAの生理活性のなかでも特に特徴的な機能とい
える。光老化は，皮膚内での ROSの過剰な産生が引き
金となって進行することが知られており，色素斑や深い
シワの形成など自然老化とは異なる皮膚の外観変化を示
す3）。

AsAは高い ROS消去能を有することから，光老化に
対する抗老化素材の一つとして広く認知されている。し
かしながら，AsAは，熱や酸素に対して不安定である
ことから，製剤中での継続的な効果の発揮に関して疑念

が残る。また，製剤中においては，乳化破壊や粘性製剤
の減粘をもたらすなど，製剤化に苦慮すべき欠点も併せ
持っている。そのため，AsAに安定性を付与する目的
でアスコルビン酸グルコシドやアスコルビン酸リン酸マ
グネシウム（APM）をはじめとするさまざまな水溶性
AsA誘導体がこれまでに開発されてきた4）, 5）。これらの
AsA誘導体は，優れた生理活性機能と高い安定性を有
しており，広く化粧品に用いられている。しかし，これ
ら誘導体についても強いイオン性のため，粘性製剤への
配合の容易性といった部分にまだ改善の余地があると考
えられる。
そこでわれわれは，さらなる AsAの機能向上を目指
して，新規水溶性 AsA誘導体の開発に着手した。具体
的には，① AsAの安定性をより高めること，② AsAの
水溶性を維持し，さらに製剤安定性に影響を及ぼさない
ことを課題とした。誘導体化にあたり，われわれは
AsAへの導入基として化粧品の汎用素材で非イオン性
の水溶性化合物であるグリセリンに着目した。高いプロ
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