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平成 23 年度研究成果概要 
研究成果概要についてわかりやすく記載してください。できるだけ，図を挿入してください。すでに当該年度に

外部に発表を行った成果については，研究業績欄の業績番号と対応させてください。 

① D-アロース脂肪酸エステルの合成と植物生長に対する構造活性相関研究 

これまでに，D-アロースの 6位アシル化誘導体が D-アロースよりもワンオーダー程度高い植物生

長抑制作用を示すことを報告している. D-アロース 6 位アシル化体による植物生長抑制はジベレ

リン A3 で回復するのに対して，D-アロースではこの回復が見られないことから，両者の作用機構

は異なっていることが示唆されている．そこで，6-O-デカノイル -D-アロース (All-C10) のカル

ボニル基を除去した D-アロースの 6-O-デシル体を既知の出発物質より 3 段階で合成した。このア

ロース誘導体は，レタスに対して All-C10 に匹敵する生長抑制活性を示した。この結果は、アシル

基のカルボニル基ではなく、炭化水素鎖が All-C10 の高い植物生長抑制活性において重要であるこ

とを示唆している。さらに、All-C10 の 1 位ヘミアセタール基をメチルアセタールに変換した誘導

体ならびに 3位水酸基のメチル化体，エステル結合をアミド結合に変換した誘導体の植物生長抑制

活性についても報告した。(研究業績３，５，６，７) 。 

 
② D-グロース脂肪酸エステルの合成と植物成長抑制活性 

D-グロースは、D-アロースの C-4 エピマーである。アシル化剤として、デカン酸ビニルを用い

て D-グロースの脂肪酸エステルの合成を行った。さらに、イネ、レタスによる生理活性試験を行

い、それらの生長抑制活性を比較した結果、イネおよびレタスに対して、D-グロースはほとんど

生長抑制活性を示さなかったが、D-グロースのデカン酸エステルにすると、抑制活性は向上した。

しかし、D-アロースデカン酸エステルよりも生長抑制活性が低いとの知見を得て、学会発表を行っ

た (研究業績４) 。 

 

③希少糖中鎖脂肪酸エステルの血管新生阻害活性（医学部塚本研究室との共同研究） 

 イネやレタスなどの植物に対して成長抑制活性を示す D-アロースの中鎖脂肪酸エステルについ

てヒト血管内皮細胞を用いた血管新生阻害活性試験を行った結果、D-アロースよりも約 10 倍の阻

害活性があり、さらにＣ８，Ｃ１０、Ｃ１２と炭素鎖が長くなるにつれて阻害活性が向上することが

確認された (研究業績９)。また、D-リボースは細胞増殖に影響がない一方で管腔形成抑制作用が

みられた。これは薬として用いるのに望ましい性質である。この D-リボース脂肪酸エステルでは

毒性が認められたが、管腔形成を亢進するという画期的な傾向が認められた。 

 

④希少糖脂肪酸エステルの抗線虫活性 

同調培養によって得られた C. elegans 第一期(L1)幼虫をバイオアッセイに用いた。試験容器に

は 24 ウェルプレートを用い，液体培地中 20℃で培養を行った。72 時間後の死亡率から LC50値を計

算し，抗線虫活性の評価を行った。D-アロースと炭素鎖長の違う直鎖脂肪酸（C8, C10, C12）を，

リパーゼを用いた位置選択的エステル化によって 6-O-脂肪酸エステル(All-C8, All-C10, 

All-C12）とした。LC50値は All-C8 が 204μM ,All-C12 が 343μM であった。All-C10 には 1.25mM

でも抗線虫活性が認められなかった。（研究業績８） 

 

 ⑤D-プシコース脂肪酸エステルの合成と植物成長抑制活性 

酢酸ビニルおよびオクタン脂肪酸ビニルを用いて D-プシコースの脂肪酸モノエステルおよびジ

エステルの合成を行った。それらのイネに対する生理活性試験（30℃、7 日）を行い、D-プシコー

スの酢酸エステルは、D-プシコースより、生長抑制活性が低いことが分かったが、一方 D-プシコ

ースの 1,6-オクタン酸ジエステルが D-プシコースの 4 倍、D-プシコースのオクタン酸モノエステ

ルの 2 倍の生長抑制活性を示すとの知見を得た (研究業績１０) 。 

 
 



 
今後の研究計画 
平成 23 年度に得られた研究成果を踏まえ，今後の研究計画について具体的に記載してください。図を挿入して

もかまいません。 

 
引き続き、D-アロース以外の希少糖について様々な脂肪酸エステルを合成し、イネ、レタスによ

る生理活性試験を行い、それらの成長抑制活性を研究する。 
D-アロースのどの構造が活性に重要であるか明らかにするため、さらに新規の D-アロース誘導

体を合成し、構造活性相関解析を行い、また D-アロースを分子プローブ化するなどの有機化学的

な手法を駆使して，D-アロース誘導体の細胞内における標的タンパク（酵素あるいは受容体）を明

らかにすること目指す。 

 血管新生阻害剤の開発に関する研究では、今年度の研究成果に基づき、D-アロース以外にＣ-

３位の立体配置が同じ水酸基を有するD-プシコース、D-リボース、D-デオキシリボースやD-リボノ

ラクトンの様々な脂肪酸エステルを新たに合成し、血管新生の阻害剤、促進剤の両面からドラッグ

デザインに取り組む予定である。 

血管新生促進剤は各種虚血性疾患（脳梗塞、心筋梗塞、バージャー病等）の治療に求められるもの

であるが、現在有効な薬が少ない。我々の合成化合物に十分な促進作用を持つものがみつかれば画

期的な候補化合物となりうる。 
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特記すべき事項 
本研究に関する受賞（学生対象の賞も含む）・プレスリリース・大型外部資金獲得につながった等，特記すべき

事項があれば記述してください（ささいなことでもかまいません）。本欄は必須ではありませんので，「該当なし。」

でも可ですが，できるだけ記載してください。 

 
本研究の 1 分野である「希少糖誘導体を用いた血管新生を標的とする抗がん剤の開発」が、香川

大学の平成 23 年度特別奨励研究（部局間連携枠）に採用された。 
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