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研究成果の概要（和文）：興味深い生物活性を有するが微量しか得られず、複雑な高次構造を有
する数種の天然物、生体機能分子、またその鍵骨格の構築のための、環境にやさしい独創的な
合成法を確立した。これらの得られた新規化合物群を基に、独自の薬物評価系を持つ他研究者
や研究科と共同研究の下、新しい作用機作を有する新規医薬品候補化合物の創生に向けた創薬
研究を推進した。 
 
研究成果の概要（英文）：Creative and environmentally friendly synthetic methods have been 
established for the purpose of obtaining a series of natural products which have 
complicated and high dimensional structures showing interesting biological activities but 
occurring only in small amounts in nature, living body-functioned molecules, and for 
construction of their key structures. Based on these groups of new compounds synthesized, 
a drug development study toward a creation of novel medicinal targets that show new 
mechanisms has been advanced in collaboration with other research groups and institutes 
having original drug evaluation systems.  
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１．研究開始当初の背景 
化学物質による環境汚染が世界的な問題と
して認識されるようになった現在では、有機
合成においても、持続可能な社会構築に資す
る科学技術として環境にやさしい化学技術
（グリーン・サステイナブルケミストリー）
を推進する反応の開発や合理的な合成経路

の立案が強く求められている。特に医薬品関
連物質の合成やその創薬研究への展開に際
しては、有機化学的アプローチに基づく環境
にやさしい合成技術の発展が不可欠である。 
 
２．研究の目的 
有機化学的アプローチによる生体機能分子
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の分子設計を目標に、優れた生物活性を有す
るが微量しか得られず、複雑な高次構造を有
する生物活性天然物や生体機能物質を、実用
性や環境調和に重点を置きながら独創的か
つ高効率に合成し、これらを創薬リード化合
物とする創薬研究へと展開する。 
 
３．研究の方法 
これまでに申請者らが見出した独創的な基
盤合成技術を駆使して、優れた生物活性を有
するが微量しか得られず、複雑な高次構造を
有する生物活性天然物の全合成と生体機能
物質の合成ルートを確立する。実用性や環境
調和に重点を置きながら複雑な構造を有す
る生体機能分子や天然物群の全合成および
簡便・大量合成を達成するとともに、他研究
所や研究科の独自に薬物評価系を開発して
いる基礎医学研究者と連携して創薬研究を
推進する。コンピューター支援による薬物解
析と設計を行い合目的な創薬研究へ展開し、
本研究の完成を期す。 
 
４．研究成果 
当初目標としていた γ－ルブロマイシン、スキ
ホスタチン、タニコライド類やルブレノリド
類などのターゲット天然物の全合成を達成
した。これら得られた化合物は、他研究所や
研究科と共同研究の下、構造活性相関研究を
行っており、新しい作用機作を有する新規医
薬候補化合物として興味深い成果が得られ
つつある。 
環境にやさしく医薬品関連物質の合成研

究に役立つ合成法として、超原子価ヨウ素反
応剤を用いる新規基盤反応を開発し、ディス
コハブディン類など合成目標とした天然物
やいくつかの生物活性天然物の鍵骨格の構
築を達成した。これらの合成ルートは、独自
に開発したリサイクルや触媒的利用法へと
組み込むことで、実用性や環境調和に重点を
置いた合成手法へと改良している。 
また、癌の自然転移を抑制する新規オレア

ミド誘導体は、現在では生物学的研究試薬と
して市販化するに至った。 
以上の研究成果は当初 3年間に予定した研
究計画に十分に適ったもので、目標は予想以
上に達成出来ていると考えている。 
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