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病気の原因となる物質に対して選択的に効果を
発揮する ｢分子標的治療薬｣ は、副作用が少
ない次世代の薬剤として期待されている。その候
補の一つとしてペプチドは大きな可能性を秘めて
いるが、今のところ効率的なペプチド薬剤の開発
法は無い。

わずかな量でも検出可能な放射性の同位体(ラ
ジオアイソトープ, RI）を、抗がん物質探索にお
けるスクリーニング・細胞障害性・in vivoイメー
ジング・マイクロドージングにおいて余すところなく
活用し、効率的にペプチド分子標的治療薬を開
発する、全く新しい創薬システムの構築を目標と
する。

代表論文：Peptide Science 2012, 157-160, (2013)

がんのみならず、どのような疾患に対しても特
異的に結合するペプチドの選抜が容易にな
ることに加え、続く、細胞へ与える障害度の
大・小、PETイメージングによる薬物動態、

マイクロドージング等、創薬に関する一連の
作業が短縮されることから、ペプチド創薬分
野の加速と共に、日本初の革新的な薬剤を
開発することに対しての貢献が見込まれる。
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RI標識ランダムペプチドライブラリーの
作製技術の開発
18 種類のアミノ酸組合せで構成可能な
3400万種類のペプチドから薬剤候補を選抜
するために、2か所のアミノ酸を特定した972
系統のランダムペプチドライブラリーの効率的
な作製法を開発すると共に、10万種類のペ
プチドが混在するライブラリーへのRIの安定
的な導入条件を見出した。

Her2発現細胞に結合するペプチドの選抜
2か所のアミノ酸を特定したRI標識チロシン-
ランダムペプチドライブラリーをD体およびL体
で作製し、Her2過剰発現細胞（SKOV3）、
低発現細胞（MCF7）及び未発現細胞

（Ramos）とバインディングアッセイを実施中で
ある。非特異的に結合する脂溶性の高いアミ
ノ酸を含むライブラリーにおいて高い結合を示
す結果が得られたことから、RIを指標とした評
価が可能であると言える。

▲3シリーズ972系統のランダムペプチドライブラリー。1ライブラ
リーには10万種類のペプチドが含まれる。

SKOV3とL体ライブラリーのバインディングアッセイの結果。▶
脂溶性の高いIIシリーズの結合が高いことが分かる。


