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(Department of Pharmacology, Tokyo Medical College, Shinjuku-Ku, Tokyo 160)

The effects of cyclazocine, a strong narcotic-antagonist analgesics, were studied on the
behavior, motor activity and brain monoamine content in rats, in comparison with pentazocine
and nalorphine, by subcutaneous administration.

As to the bizarre behavior characterized by the lateral head movements, pivoting on the
hind paws and walking backwards, cycazocine (3, 10 and 30 mg/kg) induced markedly all of
their three effects, whereas pentazocine (30 mg/kg) and nalorphine (100 mg/kg) induced only
walking backwards to a less marked extent. The cyclazocine-induced bizarre behavior was not
prevented by naloxone (10 mg/kg, s.c.), a potent narcotic antagonist.

Cyclazocine (3, 10 and 30 mg/kg) and pentazocine (10 and 30 mg/kg) markedly increased
the motor activity. The hyperactivity caused by 30 mg/kg of cyclazocine, however, was preceded
by the hypoactivity of short duration. The motor activity stimulant effects of these drugs were
as follows; cyclazocine > pentazocine>nalorphine. The stimulant effects of cyclazocine and pen-
tazocine were partially antagonized by naloxone, in that the latter failed to block the hyperac-
tivity during the initial period of 30 min after administration of the formers.

Cyclazocine lowered only the catecholamine level in the whole brain, whereas pentazocine
reduced the catecholamine and serotonin levels.

奇 妙   ⾏ 動   （ b i z a r r e   b e h a v i o r ） ， 運 動 活 性   （ m o t o r   a c t i v i t y ） ，
（ b r a i n   m o n o a m i n e   c o n c e n t r a t i o n ）
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Fig. 4 Time course of the effects of cyclazocine,
pentazocine, and nalorphine alone on motor
activity in the rat (method of Animal Be-
haviograph & Data Analyzing System). The
doses of drugs (O) and saline ( e ) are re-
presented on each panel. T h e values shown
are the means and S.E. (vertical bars). Each
point represents the mean of 10 to 15 inde-
pendent observations. * ** and ***, points
are significantly different from each saline
control at P<. 05, P<. 01 and P<. 001 by stu -
dent's t test, respectively.
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⾃ 発 運 動 量 に お よ ぼ す 影 響
1 ）   薬 物 単 独 投 与 の 影 響
V a r i m e x   法 に お け る 結 果 は F i g . 3 . に 、 A . B . &

D . A . S . 法 に お け る 結 果 は F i g ・ 4 . に そ れ ぞ れ 時
的 変 化 と し て ⽰ し た （ F i g 、 3 . お よ び F i g . 4 . ） . V a r -
i m e x   法 で は 3 0 分 間 ご と の カ ウ ン ト 数 、 A . B . & D .
A . S .   法 で は 1 5 分 間 ご と の パ ル ス 数 と し て ⽰ し て あ
る 。

a. C y c l a z o c i n e   の 場 合
V a r i m e x 法 ： 1 m g / k g （ S . c . ） 群 で は 運 動 量 増 加 傾
向 が み ら れ た が 、 対 照 群 と の 間 に 有 意 差 は 認 め ら れ な
か つ た . 3 m g / k g （ S . C . ） 群 で は 投 与 後 3 0 分 値 か ら
増 加 傾 向 が み ら れ 、 6 0 分 値 ～ 1 5 0 分 値 に わ た り 明 ち
か な 運 動 量 増 加 が 認 め ら れ た ． 1 0 m g / k g （ 5 . C . ） 群 で
は 投 与 後   3 0 分 値 か ら 増 加 傾 向 と な り 、 6 0 分 値 ～ 1 8 0
分 値 に わ た り 明 ら か な 運 動 量 増 加 が み ら れ 、 6 0 分 値
に お い て は 対 照 群 の 約 8 0 倍 に 相 当 す る カ ウ ン ト 数 を
⽰ し た ． 3 0 m g / k g （ S . C . ） 群 で は 投 与 後 3 0 分 値 に 運
動 量 減 少 を ⽰ し た 後 増 加 傾 向 へ と 移 ⾏ が み ら れ 、 投 与

後   9 0 分 値 ～ 2 4 0 分 値 に お い て 明 ち か な 増 加 が 認 め ら
れ た .

A.B. & D.A.S. # :3 mg/kg (s. C ) # C Z 5
後 3 0 分 値 ～ 7 5 分 値 、 1 0 m g / k g （ S . c . ） 群 で は 6 0 分
値 ～ 1 3 5   分 値 に お い て そ れ ぞ れ 明 ら か な 運 動 量 増 加 が
認 め ら れ た ． 3 0 m g / k g （ S . c . ） 群 で は 投 与 後 3 0 分 値
～ 4 5 分 値 に お い て 運 動 量 減 少 を ⽰ し た 後 増 加 傾 向 が
み ら れ 、 投 与 後 1 0 5 分 値 以 降 で は 明 ら か な 増 加 が 認
め ら れ た 。

b .   P e n t a z o c i n e   の 場 合
V a r i m e x 法 ： 3 m g / k g （ S . c . ） 群 で は 対 照 群 に ほ ぼ
同 様 で あ り 、 有 意 な 変 化 は 認 め ら れ な か っ た 。 1 0 m g
/ k g   （ S . c . ） 群 で は 投 与 後 6 0 分 値 ～ 9 0 分 値 、 3 0 m g /
k g   （ S . c . ） 群 で は 9 0 分 値 ～ 1 5 0 分 値 に わ た り 、 そ れ
ぞ れ 明 ら か な 運 動 量 増 加 が 認 め ら れ た 。

A.B. & D.A.S. # : 30 mg/kg (s.c.) #7K$l
て 、 投 与 後   7 5 分 値 ～ 1 0 5 分 値 に わ た り 明 ら か な 運 動
量 増 加 が 認 め ら れ た 。

c ．   N a l o r p h i n e   の 場 合

( 5 )











- 82 - 東 京 医 科 ⼤ 学 雜 誌 第 4 1 巻 第 1 号

12) Collier, HOJ & Schneider, C: Profiles of activ.
ity in rodents of some narcotic and narcotic

antagonist drugs. Nature 224: 610~612, 1969
13) Paddock, R et al: Analgesic and side effects of

pentazocine and morphine in a large popula-

tion of postoperative patients. Clin. Pharmacol.
Therap. 10: 355~365, 1969

14) De Nosaquo. N: The hallucinatory effect of

pentazocine (Talwin). J. A. M. A. 210: 502,
1969

15) Taylor. M et al: Psychomimetic effects of

pentazocine and dihydrocodeine tartrate. Brit.

Med. J. 28: 1198, 1978
16) Holtzman,SG & Jewett, RE : Some actions of

pentazocine on behavior and brain
monoamines in the rat. J. Pharmacol. Exp.
Ther. 181: 346~356, 1972

17) Holtzman, SG & Jewett, RE: Stimulation of
behavior in the rat by cyclazocine : Effects of
naloxone. J. Pharmacol. Exp. Ther.187: 380
~390, 1973

18) Holtzman, SG: Effects of nalorphine on
avoidance behavior and locomotor activity in
the rat. Archs int. Pharmacodyn. Ther. 212 :
199~204,1974

19) Buxbaum, DM, Yarbrough, GG and Carter,
ME: Biogenic amines and narcotic effects. I.
Modification of morphine-induced analgesia
and motor activity after alteration of cerebral
amine levels. J. Pharmacol. Exp. Ther. 185 :
317~327, 1973

2 0 ）   佐 藤 公 道 他 ： C y c l a z o c i n e の 鎮 痛 作 ⽤ ー ブ ラ
ジ キ ニ ン 後 肢 動 注 法 お よ び 歯 髄 刺 激 法 に よ る 研 究
⼀ • 第 5 3 回 ⽇ 本 薬 理 学 会 近 畿 部 会 （ 1 9 7 8 ） 。 ⽇ 薬
理 誌   7 5 : 1 0 , 1 9 7 9
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