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研究の概要： 中分子創薬シードである乳がん抑制ペプチドERAP（片桐ら）に関し、革新的特色研究（代表 南川）により創薬展開基盤研究を推進してきた。マウスレベルで有望な物
質 (stERAP) を見出すに至ったので、新たな創薬概念の創出、前臨床に向けた化合物大量供給体制の確立、薬物動態学的性質の改善に向け研究をさらに推進する。 

研究の必要性： 高活性化合物取得を第一義とする点が大学発創薬の問題点である。化合物の高活性化や新規性以外にも、実際の創薬では新たな創薬概念の創出、化合物大
量供給体制の確立、薬物動態の改良が必須の項目である。創薬シードとして有望なERAPを題材とし、これら課題に挑み、ERAPの創薬展開に資する本研究は、一つのモデルケース
として徳島大学における将来のアカデミア創薬の基盤形成に極めて重要なものとなる。 

1. a-Helix構造が活性に重要 
2. 等間隔で並ぶQ, D, Q配列が活性発現に必須 
3. 細胞内送達配列が必要 
4. 効果が持続しない 

1. Staplingを行う（側鎖に架橋導入） 
結合活性上昇 
細胞内送達配列が不要 
安定性が向上 

研究計画２ 合成化学から 前臨床に向けた化合物合成の検討 研究計画１ 合成化学から アミノ酸置換 

アミノ酸置換による活性・安定性評価 

 現在利用している固相合成法では達成困難 
 液相合成法は熟練の技が必要 

 大量合成手法の確立なくして実用化への道はない 
 味の素開発のAJIPHASE法の利用を検討 
 合成ノウハウについては味の素から入手可能 

従来の研究 


