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 私たちは「特異な構造」と「新しい作用機序」を指標とする独自の概念に基づいて「標

的化合物」を選定し、天然物やその類縁化合物群の創製も可能とする実践的合成方法論

の開発をめざした創薬基礎研究を精力的に展開しています。 

 近年、分子内にジスルフィド結合を有する大環状デプシペプチド類天然物として、

FR901228 (FK228)、FR901375、スピルコスタチンＡ～Ｄ、ブルクホルダックＡ,Ｂ及び

タイランデプシンＡ～Ｆが相次いで単離・構造決定されています。これらデプシペプチ

ド類天然物は、いずれも優れたヒストン脱アセチル化酵素(HDAC)阻害作用を示します。

中でも FK228は、2009年にロミデプシン(イストダックス®)の名称で米国食品医薬品局

(FDA)により皮膚 T細胞性リンパ腫治療薬として承認され、臨床応用に至っています。 

本講演では、私たちが展開してきた上記テプシペプチド類天然物の全合成研究とプロ

セス研究による大量供給手段や生物活性試験などを交えながら、アカデミア創薬の進め

方について紹介します。
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