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抗 MRSA､VRE活性を有するBottromycin類の効率的仝合成研究
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【背景 ･目的】 メチシリン耐性黄色ブ ドウ球菌(MRSA)及びバンコマイシン耐

性腸球菌(VRE)は院内感染症の主要原因菌であり､その蔓延が医療現場において深
刻な問題 となっている｡ 既存の抗菌薬に対する高度耐性菌が出現 してお り､抗

MRSA･抗 vRE薬の開発は緊要な研究課題である｡近年､北里研究所において

BottromycinA2(BTMA2)が強力な抗 MRSA活性､抗 vRE活性を示すことが発見さ

れた｡BTMA2はアミジン基を介 して環状ペプチ ドと側鎖ペプチ ドが連結した特異

な構造を有している｡我々はBTMA2をリー ドとした新規抗 MRSA･抗 vRE薬の

創製を目指し､その効率的合成に取 り組んでいる｡

【方法 ･結果】 Fmoc基を有するチオアミド1と側鎖 トリペプチ ド2を CH3CN

中､2,6-1utidine存在下､Hg(OTf)2を作用させることによりアミジン体3が得られる

ことを見出した｡その後､脱保護を経て環化前駆体 4を得､BottromycinB2の全合
成が目前と成っている｡また､前例のないN,N'一二置換アミジン体の固相上での構

築にも取り組んだので､その経過について報告する｡
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