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SN-38誘導体のナノ粒子化と抗がん活性評価
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【目的】近年､ドラッグデリバリーシステム(DDS)の構築を目指し､薬剤のサイズ
をナノメー トルオーダーにしたナノ薬剤に関する研究が盛んにおこなわれている

一般的にナノ薬剤は､高分子ミセルやリポソームなどのナノキャリアーに難水溶

性の薬剤を内包させることで作製するが､ナノキャリアー由来の副作用が存在す

るなど未だ改善点が残されている｡そこで我々は､薬化合物の難水溶性という性

質を利用し､薬剤成分のみで構成されたナノ粒子を作製することで､上記の課題

点を解決出来ると着想に至った｡

【方法】優れた抗がん活性を有する難水溶性化合物の SN-38を二量体とし､有機

ナノ結晶作製手法である ｢再沈法｣を適用することで､ナノ粒子を作製した｡ま

た､作製したSN-38二量体ナノ粒子の抗がん活性評価を行った｡

【結果と考察】合成した SN-38二量体は､酵素による加水分解後 SN-38-と変換

されるプロドラッグとなっている｡また､作製したSN-38二量体ナノ粒子は､SEM

観察により､約 50nmであることがわかった(Figure1)｡
これは､DDSに最適なサイズだと言われている｡さらに､

invitroでSN-38二量体ナノ粒子は､水溶性のSN-38のプ

ロドラッグであるイリノテカンと比べ､非常に高い抗が

ん活性を示すことがわかった 1)｡この結果から､難水溶

性の薬剤を水溶性にするのではなく､逆にナノ粒子とす

ることで薬理活性を高めることができたと言える｡
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