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プローブ化を指向したフラボノイ ドの合成研究

○塚口 雄太1,小川 貴大1,飛坐 愛輝 1,赤石 樹泰2,阿部 和穂2,稲井 誠1,
浅川 倫宏1,潰島 義隆t,菅 敏幸1(l静岡県大薬,2武蔵野大薬)

【目的】近年､フラボノイ ド類はβ-アミロイ ド蛋白凝

集抑制活性が発見され注目を浴びている｡天然物中で

最も強力な myricetin(1)よりも非天然フラボノイ ド

3',4',5,5'-tetrahydroxyflavonol(2)がより強力な活性を
有することを我々は明らかにした 1)｡そこで､活性発

現機構の解明を目的として､生物試験-の安定供給を

目的とした2の大量合成と､標的蛋白質の同定を行う
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ためのBiotinプローブ分子の合成を検討した｡

【方法 ･結果】アセ トフェノン誘導体3と選択的C-アシル化剤 4をLHMDS存在

下縮合した後､酸性条件下での環化によりフラボン骨格を構築した｡その後､

DMDO酸化に続く水酸基の脱保護を行い目的とする2の効率的な合成法を確立し

た｡続いて､A環部5位に位置するフェノール性水酸基を足掛かりとして､Biotin

を導入することとした｡すなわち､Biotin-アジド体 5とA環部 5位水酸基のアル

キル化により得られるアルキン6をHtiisgen反応によりカップリングさせた後､最
後に水酸基の脱保護を行いBiotinプローブ体7の合成を達成した｡
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