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研究成果の概要（和文）：ＳＮ３８は抗癌剤の基本骨格の１つであり、多くの誘導体が合成され研究されてき
た。日本発の市販抗癌剤であるイリノテカンは、そうした誘導体の１つであり、水溶性化のためにアンモニウム
塩部位を有する。しかし非イオン型のＳＮ３８の水溶性誘導体は例が無かった。こうした分子を設計合成するた
めに、我々はＳＮ３８とＢＧＬの共有結合性新規分子の合成を試みた。ＢＧＬとはグリセリンのオリゴマーで３
量体（ＢＧＬ００３）とＢＧＬ００７（７量体）を所有している。３種類のＳＮ３８－ＢＧＬの誘導体の合成に
成功した。実用的な共有が出来るようにと、ＢＧＬの新規な製造法を新たに開発した。この方法は未公開であ
り、まもなく特許出願する。

研究成果の概要（英文）：SN38 is a basic skeleton of cancer-suspected agents, a number of derivatives
 have been developed and studied. A commercially available cancer-suspect agent invented in Japan, "
Irinotecan", is one of them, which often have an ammonium cation moiety for their water-solubility. 
However, non-ionic water-soluble derivatives of SN38 has bot been developed. To design and 
synthesize such molecules, we examined the covalent bond formation reaction of SN38 and BGL. BGL is 
a glycerol oligomer, and we have now BGL003 (three glycerol units) and BGL007 (seven glycerol
units). The three kinds of hybrid molecule, SN38-BGL, were synthesized. To prepare a practical 
amount, we developed a new preparation method for BGL, which will be published in patent soon.

研究分野： 有機合成
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１．研究開始当初の背景 
イリノテカンは日本発市販抗癌剤である。活
性本体「ＳＮ３８」は難水溶性であるため、
イリノテカンを含む多くのアンモニウム塩
誘導体が合成研究されてきたが、非イオン性
での水溶性化の例はなかった。我々は非イオ
ン性の水溶性化剤である対称分岐型オリゴ
グリセロール（ＢＧＬ）を独自に開発してい
た。 
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２．研究の目的 
ＳＮ３８とＢＧＬを連結した新規水溶性誘
導体の合成を目的とした。ＢＧＬの大量合成
法の改良も目指した。 
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SN38-BGL003連結分子 

 
３．研究の方法 
ＳＮ３８とＢＧＬをアミド縮合あるいはア
ジドーアルキンカップリングの手法を用い
て共有結合化する方法を採用した。ＢＧＬの
合成には原料となるグリセリンの１，３位の

水酸基を保護する簡便な手法を探った。	
	
４．研究成果	
ＳＮ３８—ＢＧＬのハイブリッド体を３種類
合成に成功した。ＢＧＬの新規製造法として
新しい製造工程と製造中間体の成果を得た
（特許化を控え非公開）	
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