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【背景・目的】カルボランは、物理的・化学的に極め

て安定性の高く、炭化水素に匹敵する疎水性を示す二

十面体ホウ素クラスターである。当研究室ではこれら

性質に着目し、カルボランを医薬化合物の疎水性ファ

ーマコフォアとして広く利用してきた。特にエストロ

ゲン受容体 (ER) をはじめとする核内受容体をターゲ

ットとする研究では、優れたカルボラン含有リガンド

を多数報告してきた。これら化合物を含む当研究室保有の化合物ライブラリーの

ランダムスクリーニングより、いくつかの m-カルボランジアリール化合物に対し、

MDA-MB-453 細胞に対する増殖抑制活性が見出された。当細胞は ER 非依存性の

乳がん細胞株であることから、これら化合物は ER 以外をターゲットとするメカニ

ズムにより活性を発現していると考えられる。そこで本研究では、活性の認められ

た化合物を基に、m-カルボランジアリール誘導体を合成し、化合物の抗腫瘍活性の

評価、および活性メカニズムの検討を行うこととした。 
【方法・結果】様々な置換基を有する m-カルボランジアリール化合物を合成し、

ヒト乳がん細胞株 MDA-MB-453 細胞に対する増

殖抑制活性を評価し、GI50値を算出した。評価の

結果、GI50 値が数M の化合物がいくつか見出さ

れた。また化合物の抗腫瘍活性において予想され

るメカニズムについても検討したので、本発表に

て詳細を報告する。 
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