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SUMMARY. Wogonoside (wogonin-7-glucuronide; WG) and its aglycone wogonin (WO) exhibit various
beneficial bioactivities that may have potential for the development of novel drugs. The mechanism of
WG disposition in the liver remains unclear because of the lack of hepatic uptake studies on WG. WG
transport in the primary hepatocytes was mainly dependent on active uptake, and WG accumulation in
hepatocytes was significantly reduced in the presence of rifampicin. WG uptake by organic anion-trans-
porting polypeptide (OATP) 1B3- and OATP2B1-HEK293 cells was higher than that in vector control
cells. In the presence of estrone-3-sulfate and estradiol-17-β-glucuronide, OATP2B1- and OATP1B3-me-
diated WG uptake was significantly inhibited. In rat study, rifampicin significantly reduced the biliary
excretion of WG because of the inhibition of OATP. Understanding the liver uptake mechanism of WG
will contribute to the further study of the disposition and herb–drug interactions of WG/WO. 
RESUMEN. El wogonósido (wogonina-7-glucurónido; WG) y su aglicona wogonina (WO) exhiben varias bio-
actividades beneficiosas que pueden tener potencial para el desarrollo de nuevos fármacos. El mecanismo de la
disposición de WG en el hígado sigue sin estar claro debido a la falta de estudios de captación hepática de WG.
El transporte de WG en los hepatocitos primarios dependió principalmente de la captación activa y la acumula-
ción de WG en los hepatocitos, que se redujo significativamente en presencia de rifampicina. La captación de
WG por el polipéptido transportador de aniones orgánico en células (OATP) 1B3 y OATP2B1-HEK293 fue
mayor que en las células de control de vector. En presencia de estrona-3-sulfato y estradiol-17-β-glucurónido,
la captación de WG mediada por OATP2B1 y OATP1B3 se inhibió significativamente. En un estudio con ratas,
la rifampicina redujo significativamente la excreción biliar de WG debido a la inhibición de OATP. Compren-
der el mecanismo de captación hepática de WG contribuirá a un estudio más a fondo de la disposición y las in-
teracciones entre las hierbas y las drogas de WG/WO.


