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(1) 研究背景と研究目標 
有機合成化学の分野では、様々な効率的結合形成反応が開発されていますが、これを生体内や

細胞内での標識、あるいは機能性分子の複合化のために積極的に利用する試みは非常に限られ

ています。私達は、生体内アミンに由来する共役イミン誘導体の「見過ごされてきた新奇な反

応性」を、生体内アミンが関与する真の生物活性構造をヒントにして、有機合成化学的に再開

拓しています。また、これらの反応が生体内で実際に進行していることを証明し、その反応性

が持つ「生物学的意義」を解明します。さらにこれら新奇反応を逆に利用して、生きている動

物内での生物活性分子の多段階合成にチャレンジします。例えば、私達が「生体内合成化学治

療」と呼ぶ方法で、血中内や標的臓器上での反応や試薬開発を行い、ある時間枠にピンポイン

トで生物活性天然物や薬剤を直接動物内で合成して治療の実現を目指します。このために、糖

鎖分子が生体内で行っている複雑な「パターン認識機構」を分子イメージング法により初めて

解析するとともに、これを生きている動物内の目的部位に対して、様々な分子を自由自在にタ

ーゲティングするために積極的に活用しています。 

 

(2) 2019年度成果と今後の研究計画（中長期計画2025年度まで） 
1. 体内での金属触媒反応による治療 
 我々は、糖鎖クラスターの「パターン認識」という技術を使用し、まるで携帯画面が同じ
ような顔の中から特定の人物だけを識別するように、体内のたくさんの細胞の中から特定の
細胞を高度に認識することに成功した。さらに、この糖鎖クラスターを金属触媒の「運び屋」
として用いることで、体内の特定の細胞やがんに触媒を迅速・安全に運搬し、その場で金属
触媒反応を起こして治療することに成功した（図1）。世界で唯一、体内で実施できる金属触
媒反応の技術を用いて、体内で様々な生物活性天然物や薬剤を自在に合成することを目指す。 
 
2. がんで生産される毒性物質を診断薬に変える 
 がんで大量に生産される毒性のアクロレインを体内で直接、有機合成化学により診断薬に
変換することに成功した。乳がんの手術中に患者さんから取り出したがん組織の中で、複数
の有機合成反応を迅速に実施することで、5分でがんの種類まで判別することに成功した（図
2）。Click-To-Release法と名付けたこの方法は既に臨床研究にも成功し、乳がんの患者さん
を救う画期的な方法として実用化を目指している。さらに、がんで発生する様々な有機合成
化学の原料として用いて、体内で診断や治療に有用な分子を創り出すことを目指す。 

 

  
図 1  がんでの選択的な金属触媒反応と治療   図 2  ヒト乳がんでの有機合成化学による迅速・簡便な術中診断 
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Supplementary 
田中主任研究員は東京工業大学・物質理工学院・応用化学系とのクロスアポイントメント制度の

もとに研究を行っている。また、理研・ロシアカザン大学との連携研究室、ならびに理研バトン

ゾーンプログラム・糖鎖ターゲティング研究チームを含めた４研究室の緊密な連携のもとに研究

を進めている。 
 

  
理研開拓研・田中生体機能合成化学研究室     東工大・物質理工・応化・田中克典研究室 

    
理研/ロシアカザン大・生体機能化学研究室 理研バトンゾーンプログラム・糖鎖ターゲティング研究チーム 

 

Laboratory Homepage  
https://www.riken.jp/research/labs/chief/biofunct_synth_chem/index.html 
http://www.apc.titech.ac.jp/~noritanaka/ 
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