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SUMMARY. Epifriedelanol is the main ingredient of expectorant in Aster tataricus and was newly found with 
diverse pharmacological activities. In vitro CYP450 inhibition of epifriedelanol was evaluated using human 
liver microsomes (HLMs) to understand their drug-drug interaction potential. CYP450 isoform-specific sub-
strates of CYP1A2, CYP3A4, CYP2A6, CYP2E1, CYP2D6, CYP2C9, CYP2C19, and CYP2C8 were incu-
bated in HLMs with or without epifriedelanol. Preliminary CYP450 inhibition (IC50) data were generated 
for each of these isoforms. The type of inhibition and estimation of the inhibition constants (Ki) of CYP3A4, 
CYP2E1, and CYP2C9 were determined. Epifriedelanol was inhibitors of CYP3A4, CYP2E1, and CYP2C9, 
with IC50 of 66.13, 24.77, and 9.31 μM, respectively. Epifriedelanol exhibited competitive inhibition of CYP2E1 
and CYP2C9 activity and the Ki were found to be 11.41 and 4.518 μM, respectively. Epifriedelanol exhibited 
non-competitive and time-dependent inhibition of CYP3A4 activity, and the Ki was found to be 30.30 Μm, KI/
Kinact was 33.65/0.108 μM/min. Epifriedelanol may lead to significant clinical adverse drug interactions upon 
coadministration of drugs that are substantially metabolized by CYP3A4, CYP2E1, or CYP2C9.

RESUMEN. Epifriedelanol es el ingrediente principal del expectorante en Aster tataricus y se descubrió reciente-
mente con diversas actividades farmacológicas. La inhibición in vitro de CYP450 de epifriedelanol se evaluó utili-
zando microsomas hepáticos humanos (HLM) para comprender su potencial de interacción farmacológica. Los sus-
tratos específicos de la isoforma CYP450 de CYP1A2, CYP3A4, CYP2A6, CYP2E1, CYP2D6, CYP2C9, CYP2C19 
y CYP2C8 se incubaron en HLM con o sin epifriedelanol. Se generaron datos preliminares de inhibición de CYP450 
(IC50) para cada una de estas isoformas. Se determinó el tipo de inhibición y estimación de las constantes de inhibi-
ción (Ki) de CYP3A4, CYP2E1 y CYP2C9. Epifriedelanol fue inhibidor de CYP3A4, CYP2E1 y CYP2C9, con IC50 

de 66,13, 24,77 y 9,31 μM, respectivamente. El epifriedelanol mostró una inhibición competitiva de la actividad de 
CYP2E1 y CYP2C9 y se encontró que la Ki era de 11,41 y 4,518 μM, respectivamente. El epifriedelanol exhibió 
una inhibición no competitiva y dependiente del tiempo de la actividad de CYP3A4, y se encontró que la Ki era de 
30,30 Μm, la KI/Kinact era de 33,65/0,108 μM/min. El epifriedelanol puede dar lugar a interacciones farmacológi-
cas adversas clínicas significativas tras la coadministración de fármacos que son metabolizados sustancialmente por 
CYP3A4, CYP2E1 o CYP2C9.
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