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研究成果の概要（和文）：

新規化合物を所有する研究者を支援するために、これまでに約 1000 化合物の分子標的阻害活

性を評価し、評価依頼者に報告した。このうち依頼者の承諾を得た化合物について、構造と活

性情報を公開した。抗がん剤やパスウェイ阻害剤などを体系的に収集した標準阻害剤キットを

作製・配付し、ケミカルバイオロジー研究を支援した。また、評価依頼者から寄託された化合

物を化合物ライブラリーとして整備し、希望者へ配付した。主な分子標的抗がん剤の情報を整

理し、ウェブ上で公開した。

研究成果の概要（英文）：
To support researchers who have new compounds, we evaluated biological activities of their
compounds (~1000) by our screening system and provided them the results. Most of the
results were published with their consent. We developed “SCADS inhibitor kit”, a library
including 300 compounds with known mechanisms of action, and distributed it to
applicants to encourage their chemical biology studies. We developed another library of 200
new compounds deposited by researchers and distributed it to applicants. We collected
information on new molecular targeted anticancer drugs and provided it via web pages.
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BCR-ABL キナーゼを阻害する分子標的薬イ
マチニブは、2001 年に医薬品となり、ミラ
クルドラッグと呼ばれるほど画期的な治療
成績を残した。しかしながら、依然として既
存薬の手に余るに難治性のがんがあり、それ
らを治療するための新たな分子標的薬を開
発する必要がある。これを実現する基盤とし
て、最新のバイオサイエンスを背景とするが
ん分子標的治療研究の推進はいっそう重要
と考えられる。しかしながら、アカデミアで
は、新規化合物を所有する研究者はその化合
物の生物活性を評価することが出来ない場
合が多く、一方でがんの分子標的探索を行う
研究者にはケミカルバイオロジー研究が浸
透していなかった。そこで、本研究ではその
両者を支援するために支援業務を行うこと
とした。

２．研究の目的
本研究は、がん化学療法における基盤情報を
収集、整理、提供することにより、基礎研究
から生じたシードを育て、トランスレーショ
ナルリサーチなどの応用研究につなげる支
援を行う。具体的には、抗がん剤のシードと
なる分子標的阻害物質の探索と評価ならび
に、化合物ライブラリーの構築を行う。また、
標準阻害剤キットを作製し、希望する研究者
に配付する。並行して、収集される化合物と
その標的に関する情報を包括的にデータベ
ース化し、研究者へ化合物及びその情報を提
供する。

３．研究の方法
(1) 化合物の分子標的阻害活性の評価（抗が
ん物質スクリーニング）

新規化合物の分子標的阻害活性評価のた
めに、がん細胞パネル（矢守）ならびに 5つ
の分子標的阻害アッセイ系（プロテインキナ
ーゼ（上原・深澤）、ヒストンデアセチラー
ゼ（吉田）、ファルネシルトランスフェラー
ゼ（井本）、テロメラーゼ（清宮）、プロテア
ソーム（水上））を立ち上げた。また、化合
物情報とアッセイ結果を一元的に管理する
データベースを構築し、運用した（松浦）。
(2) 標準阻害剤・寄託化合物のライブラリー
化と配付（川田）

重要抗がん剤、各種酵素阻害剤やパスウェ
イ阻害剤などを体系的に収集し、各 95 化合
物からなる標準阻害剤キット I、II、III を
順次作製した。また、化合物評価依頼者から
寄託された化合物を化合物ライブラリーと
して整備した。
(3) 情報公開(矢守・上原・吉田・井本・清
宮・水上・松浦)
情報公開は、シンポジウム開催、ホームペー
ジおよび「癌と化学療法」誌上で行った。

４．研究成果（支援実績）
(1) 化合物の分子標的阻害活性の評価（抗が
ん物質スクリーニング）

新規化合物の分子標的阻害活性評価を希
望する研究者（化合物評価依頼者）から化合
物の寄託を受け、その活性評価を実施した。
平成 17～21 年度の累計数は 1003 化合物であ
った。評価は、上述の方法で行い、評価結果
はインターネット経由で評価依頼者に報告
した。
(2) 標準阻害剤・寄託化合物のライブラリー
化と配付

作製した標準阻害剤キットを、がん特定領
域研究の研究者を中心に配付した。平成 17
～21 年度までの累計で、キット I 232 枚、キ
ット II 177 枚、キット III 135 枚を配付し
た。本キットをより有効に利用してもらうた
めに、キット使用後にユーザーレポート提出
を求め、その一部をホームページ上で公開し
た。一方、化合物評価依頼者から寄託された
化合物ライブラリーについては平成 20 年度
より研究者へ配付を開始し、これまでに 12
セットを配付した。これら標準阻害剤キッ
ト・化合物ライブラリーの配付により、大勢
のがん研究者にケミカルバイオロジー研究
手法の導入を促すことに成功した。
(3) 情報公開
本支援班の支援活動と研究内容をより多く
の研究者に知ってもらうため、これまでに 3
回の公開シンポジウム（長浜、東京、盛岡）
を開催した。また、これまでに活性評価を依
頼された化合物のうち、寄託者の承諾が得ら
れた 638 化合物について、その化学構造式と
活性評価結果を「癌と化学療法」誌上で公開
した。また、承認、臨床開発ステージの主要
な分子標的抗がん剤の情報を整理し、ホーム
ページ上で公開した。
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