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研究成果の概要（和文）：申請者らの有する独創的合成法を、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天然物や生体機能分子を得るための、環境にやさしく持

続的に使用可能な手法へと発展させ、創薬に役立つ化合物を種々合成した。これらの得られた

新規化合物を基に、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研究を、独

自の薬物評価系を持つ他研究所や研究機関と共同研究の下で推進した。またさらに、我々の独

自の手法を用い、有機機能性素子の合成へと展開し、その有用性を明らかにした。 
 
研究成果の概要（英文）：We have advanced our creative methods to environmentally friendly 
and sustainable synthesis of a series of natural products which have complicated and high 
dimensional structures showing interesting biological activities but occur only in small 
amounts in nature, and also living body-functioned molecules for the purpose of obtaining 
many useful compounds for drug development. Using these newly synthesized compounds, 
research toward creation of novel medicinal target based on new mechanisms has been 
performed in collaboration with other research groups and institutes having original drug 
evaluation systems. Furthermore, we also developed a metal-free direct synthesis of the organic 
materials using our synthetic methods. 
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 直接経費 間接経費 合 計 
2009  年度 12,200,000 円  3,660,000 円 15,860,000 円 

2010  年度  8,000,000 円  2,400,000 円 10,400,000 円 

2011  年度  8,000,000 円  2,400,000 円 10,400,000 円 
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１．研究開始当初の背景 
医薬品関連物質の探索や創薬研究への展開
に際しては、これまでにない物質の創生が可
能となる有機化学的アプローチの開発が極
めて重要となる。申請者らはこれまでに、毒
性が低く、資源としても豊富な典型元素の未

知の反応性の開拓を基盤とする独自の合成
手法を提案し、これらを利用して優れた生物
活性を有するが、微量しか得られず複雑な高
次構造を有する天然物の全合成に挑戦してき
た。またこれらを創薬リード化合物として、
その大量合成法の開発と分子設計による創薬
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研究に向けて、特に希少金属に近い反応性を
示す高原子価のヨウ素や硫黄、酸素(オキソ
ニウム)などの性質を利用した、合理的な合成
戦略を立案してきた。 
 
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
の創生を目標に、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、特に希少
金属に近い反応性を示す高原子価のヨウ素
や硫黄、酸素(オキソニウム)などの性質を利
用した新反応や反応剤を用い、独創的かつ高
効率に合成し、これらを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 
今世紀に入ってからは、有機触媒の著しい発
展にも見られるように、環境にやさしく持続
可能な化学技術が特に注目され、資源として
豊富な典型元素の性質を巧みに利用した新
しい有機合成が評価されつつある。申請者ら
はこのような事が未だ注目されていなかっ
た 30 年以上も前より、毒性の大きい重金属
を用いない環境調和型の有機合成法として、
ヨウ素などに由来するユニークな活性種や
反応剤を駆使した、希少元素や資源に頼らな
い独自の合成手法を種々開発し、数々の複雑
な天然物の合成を達成してきた。 
本研究では申請者らの独創的な基盤合成

技術を生体機能分子をターゲットとした手
法として確立させると共に、新規な創薬研究
へと発展させたい。また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
機関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。 
 
４．研究成果 
申請者らが培ってきた独創的な合成技術を
より広視野な観点で生物活性天然物や生体
機能物質へと応用することを目的に、適宜、
目標とする天然物や類縁体合成などを完遂
しつつ、基礎および応用研究を行った。これ
らで得られた化合物群は、他研究所や研究機
関と共同研究の下、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。同時にこれらの基盤技術を用いた、有
用化合物合成への応用研究を行い、有機機能
性素子への合成へと展開した。また典型元素
を核とする我々の典型元素を核として持つ
反応剤に対して、リサイクル型およびキラル
型の独自の反応剤やその触媒的利用技術を
応用し、創薬研究に役立つ持続可能で未来に

残る高度分子変換法として発展させた。成果
の詳細については次節を参考にされたい。目
標達成に関しては予想以上の研究成果が得
られている。 
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発表年月日：2012 年 11 月 9 日(金)、発表
場所：早稲田国際会議場（東京都） 

(4)発表者名：土肥寿文, 北 泰行 他、 
発表標題：効率的なヨードニウム塩形成と
新規炭素-炭素結合形成反応への応用、 
学会名:第 38 回反応と合成の進歩シンポ
ジウム、 
発表年月日：2012 年 11 月 6 日(火) 
発表場所：タワーホール船堀（東京都） 
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発表場所：武庫川女子大学（兵庫県） 
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学会名: 名城大学特別講演、 
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(8)発表者名：土肥寿文, 北 泰行 他、 
発表標題：金属フリーな酸化的クロスカッ
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学会名: 第 42 回複素環化学討論会、 
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発表場所：京都テルサ（京都府） 

(9)発表者名：T. Dohi, Y. Kita et al.、 
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発表年月日：2010 年 11 月 17 日   
発表場所：京都テルサ（京都府） 

(27) 発表者名：土肥寿文, 北 泰行 他  
演題：ヨードニウム塩からの炭素移動に基
づく含ヘテロビアリール合成 
（ポスター賞受賞） 
学会名：第 98 回有機合成シンポジウム 
発表年月日：2010 年 11 月 5 日   
発表場所：早稲田大学早稲田ｷｬﾝﾊﾟｽ（東京
都） 

(28) 発表者名：土肥寿文, 北 泰行 他  
演題：層構造固体酸によるキノンモノア
セタールの活性化を利用した新規ビア
リール構築法の開発 
学会名：第 36 回反応と合成の進歩シン
ポジウム 
発表年月日：2010 年 11 月 2 日 
発表場所：愛知県産業労働センター（愛
知県）   

(29) 発表者名：森本功治, 土肥寿文, 北 泰 
行 他 
演題：遷移金属触媒を用いないヘテロ芳香

族化合物のクロスカップリング反応の開
発―ヘテロ芳香族ヨードニウム中間体の
反応性の解明― 
（日本薬学会近畿支部奨励賞受賞記念講
演） 
学会名：第 60 回日本薬学会近畿支部大会 
発表年月日：2010 年 10 月 30 日   
発表場所：摂南大学（大阪府） 

(30) 発表者名：北 泰行 
演題：Recent progress in hypervalent iodine 
chemistry－Metal-free coupling reactions 
学会名：Trend in Organic Chemistry 
発表年月日：2010 年 10 月 25 日   
発表場所：Stockholm（スウェーデン） 

(31) 発表者名：北 泰行  
演題：新薬づくりの夢―大学からの挑戦― 
学会名：帝人ファーマ特別講演 
発表年月日：2010 年 10 月 18 日   
発表場所：帝人ファーマ創薬化学研究所
（東京都） 

(32) 発表者名：北 泰行  
演題：Recent progress in hypervalent iodine  
chemistry for environmentally benign        
oxidation reactions 
学会名： 3rd International Conference on 
Hyper valent Iodine Chemistry (ICHIC 2010) 
発表年月日：2010 年 7 月 6日   
発表場所：Bordeaux（フランス） 

(33) 発表者名：土肥寿文, 北 泰行 他  
演題：超原子価ヨウ素触媒種を鍵とするフ
ェノール類の不斉酸化に関する研究 
学会名：第 8回次世代を担う有機化学シン
ポジウム 
発表年月日：2010 年 5 月 13 日   
発表場所：日本薬学会・長井記念ホール 
（東京都） 

(34) 発表者名：藤岡弘道, 北 泰行 他  
演題：抗腫瘍活性アセトゲニン carolin A
の全合成研究 
学会名：第 28 回メディシナルケミストリ
ーシンポジウム 
発表年月日：2009 年 11 月 25 日   
発表場所：東京大学（東京都） 

(35) 発表者名：北 泰行 
演題：創薬ならびに機能性有機分子創生を
志向する有機合成化学 
学会名：第 3回万有若手交流合宿セミナー 
発表年月日：2009 年 11 月 21 日   
発表場所：ロイヤルホテル（佐賀県） 

(36) 発表者名：土肥寿文  
演題：有機ヨウ素酸化剤 ― その魅力と効
果的な使い方 ― 
学会名：平成 21 年度後期（秋季）有機合
成化学講習会 
発表年月日：2009 年 11 月 18 日   
発表場所：日本薬学会・長井記念ホール（東
京都） 



(37) 発表者名：土肥寿文, 北 泰行 他 
演題：新規キラルヨウ素(III)反応剤を用
いるフェノール類の不斉酸化：有機分子触
媒への展開 
学会名：第 35 回反応と合成の進歩シンポ
ジウム 
発表年月日：2009 年 11 月 17 日   
発表場所：金沢市文化ホール（石川県） 

(38) 発表者名：土肥寿文, 北 泰行 他  
演題：過酢酸を利用する実用的な有機ヨウ
素触媒フェノール酸化法の開発 
（ポスター賞受賞） 
学会名：第 12 回ヨウ素学会シンポジウム 
発表年月日：2009 年 10 月 29 日   
発表場所：千葉大学（千葉県） 

(39) 発表者名：北 泰行  
演題：超原子価ヨウ素反応剤は、どこまで
使えるか−カチオンラジカル生成の発見か
らクロスカップリング反応へ− 
学会名：炭素資源の高度分子変換ポストシ
ンポジウム 
発表年月日：2009 年 10 月 16 日   
発表場所：北海道大学（北海道） 

(40) 発表者名：土肥寿文, 北 泰行 他  
演題：Design of new chiral hypervalent 
iodine (III) reagents and their application in 
asymmetric phenolic oxidations 
学会名： 22nd International Congress for 
Hetero cyclic Chemistry 
発表年月日：2009 年 8 月 4日   
発表場所：St. Jones（カナダ） 

(41) 発表者名：土肥寿文, 北 泰行 他 
演題：金属触媒を用いないヘテロ芳香族化
合物の新規酸化的カップリング反応 
学会名：第 7回次世代を担う有機化学シン
ポジウム 
発表年月日：2009 年 7 月 23 日   
発表場所：大阪大学コンベンションセンタ
ー（大阪府） 
 

〔図書〕（計 8 件） 
(1) 著者名：北 泰行, 土肥寿文（分担） 

出版社：シーエムシー出版 
書名：ヨウ素化合物の機能と応用展開 
発行年：2011 年  
総ページ数：105-115 

(2) 著者名：北 泰行 他（分担） 
出版社：化学同人 
書名：天然物合成で活躍した反応 実験の
コツとポイント 
発行年：2011 年  
総ページ数：22－23,98－99,148-149 

(3) 著者名：土肥寿文, 北 泰行（分担） 
出版社：化学同人 
書名：使える！有機合成反応実践のてびき  
発行年：2010 年  
総ページ数：368-369,460-461 

(4) 著者名：北 泰行 監修 
出版社：シーエムシー出版 
書名：天然物合成の最新動向 
発行年：2009 年  
総ページ数：全 308 ページ 

 
〔産業財産権〕 
○出願状況（計 5件） 
(1) 名称：有機色素ＭＫ－２の製造方法 

発明者：北 泰行, 土肥寿文 
権利者：学校法人立命館 
種類：特許 
番号：特願 2012-188699 
出願年月日：平成 24 年 8 月 29 日 
国内外の別：国内 

(2) 名称：新規酸素架橋型超原子価ヨウ素化
合物及びこれを含有する酸化剤 
発明者：北 泰行, 土肥寿文 
権利者：和光純薬工業株式会社, 学校法人
立命館 
種類：特許 
番号：特願 2012-051846 
出願年月日：平成 22 年 9 月 2 日 
国内外の別：国内 

(3)名称：ヨードニウム化合物、その製造方
法、及び官能基化スピロ環状化合物とそ
の製造方法 

発明者：北 泰行, 土肥寿文 
権利者：学校法人立命館 
種類：特許 
番号：特願 2012-020952 
出願年月日：平成 22 年 7 月 13 日 
国内外の別：国内 
 

〔その他〕 
ホームページ等 
http://www.ritsumei.ac.jp/pharmacy/kita
/index.htm 
 
６．研究組織 
(1)研究代表者   
北 泰行（KITA YASUYUKI） 

立命館大学・薬学部・教授 

 研究者番号：00028862 

 
(2)研究分担者   
土肥 寿文(DOHI TOSHIFUMI） 

立命館大学・薬学部・助教 

 研究者番号：50423116   

  
藤岡 弘道(FUJIOKA HIROMICHI） 

大阪大学・薬学研究科・教授 

 研究者番号：10173410   


