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千里ライフサイエンス新適塾 

「未来創薬への誘い」第５９回会合 
 

重水素創薬を指向した触媒化学の新展開 



 
 

講演要旨 

 

 医薬品代謝にはしばしば炭素−水素 (C−H) 結合の開裂を伴うプロセスが存在する。
開裂する C−H 結合をより強固な炭素－重水素 (C−D, 2H) 結合へと置換しておけば、
医薬分子の代謝速度が減弱するため、低容量の投薬でも薬効を持続させることができ
ると同時に、代謝酵素活性の個人差による血中濃度のばらつきを抑えた安全な投与が
可能となる。この同位体効果を利用して代謝安定性を高めた重水素化医薬品 (重医薬品, 

heavy drug) の開発は、2017 年に FDA で最初の重医薬品が認可されたことを契機に近
年活発化している。しかし、重水素化された有機分子の標準的な古典的合成法は重水
素化された試薬や合成素子を用いる多段階合成であり、複雑化する医薬分子に対する
効率的な重水素の導入に向けた要請に応えられるものではない。 

 この背景を踏まえ、我々は重水素化された
医薬分子に迅速にアクセスするための新し
い触媒的手法の開発を進めている。これまで
に重メタノールを CD3 源とする不均一系光
触媒反応を見出すことで、複雑アミンの室温 

N-CD3 化が可能となることを明らかにした。
また、重水を利用して複雑なアルコールの α

位を直接かつ選択的に重水素化する触媒プ
ロセスを開発した。いずれの手法も合成終盤
に重水素を位置選択的に導入する方法論と
して有効であることが明らかとなった。講演
では本研究の詳細を報告する。 
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