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研究成果の概要（和文）：糖鎖付加は化合物の構造や安定性、さらには生物活性に大きな影響を及ぼすことが知
られている。そのため、これまでに医薬品を含め様々な化合物への糖鎖導入法の開発が報告されている。しか
し、水酸基に対する糖鎖付加に比べ、アミドへの直截的な糖鎖付加は報告例が少ない。その一因として、アミド
の求核性が乏しいことが挙げられる。今回、ハロゲン結合供与体をチオ尿素触媒を共触媒として用いる反応系に
より比較的反応性の低いアミドを糖鎖修飾することに成功した。

研究成果の概要（英文）：N-Glycosides are found in various pharmaceuticals, biologically active 
compounds, and natural products. However, synthetic methodologies for N-glycosylamides are not as 
well developed as those for nucleosides or O-glycosides. We achieved a direct 
N-glycofunctionalization of amides using Schreiner thiourea-XB donor co-catalysis. 

研究分野： 有機化学
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研究成果の学術的意義や社会的意義
開発したアミド修飾反応は様々な基質に適用可能であり、例えばジペプチドやトリペプチド由来のアスパラギン
側鎖を中程度から良好な収率で糖鎖修飾体へと変換することができる。同様に、上市されている抗がん剤テモゾ
ロミドを反応に付したところ、対応する修飾体が59%収率で得られ、テモゾロミドと比べて大幅に溶解性が向上
するだけでなく、加水分解によりテモゾロミドに変換されることが確認できた。アミド以外に修飾部位を持たな
い医薬品類のプロドラッグ化において、本法は強力なツールになると期待される。
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