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Benzoxaborole (Bob) has the property of selectively recognizing and binding cis diols such 

as galactose and mannose. At this conference last year, we reported a method for selectively 

introducing Bob into Lys175 near the active site of chymotrypsin using a peptide derivative of 

diphenylphosphonate. In this work, using a Bob derivative, chemical modification was 

performed to randomly introduce Bob into the Lys side chain existing on the surface of 

chymotrypsin. We will report the effect of the sugar recognition site on the obtained Bob-

modified chymotrypsin by analyzing the Bob introduction site and examining the enzymatic 

chemical properties 
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当研究室では、ジフェニルホスホネート阻害剤を用いて、キモトリプシン (Csin) の

活性部位周辺に存在する Lys175 へ部位選択的に化学修飾する方法を確立した 1,2)。こ

の方法を用いて Lys175 へ機能性分子を導入して、キモトリプシンに新たな機能を付

与することを試みている。 

ベンゾキサボロール (benzoxaborole, Bob) は、ガラクトースやマンノースなどのシ

スジオールを選択的に認識して結合する特性を持っている。 昨年、ジフェニルホス

ホネートのペプチド誘導体 [Bob-NH-Glt-Glu(NHS)-Ala-Ala-(RS)-PheP(OPh)2]を使用し

て、キモトリプシンの活性部位近くに存在する Lys175 に Bob が選択的に導入された

Bob-Csin 複合体 (BobMCsin)を構築できることを報告した。そこで今回、BobMCsin に

対する比較対象として、キモトリプシンの Lys 残基にランダムに Bob 誘導体が結合

したランダム Bob (BobrMCsin,) を構築して、その酵素化学的性質や糖鎖との結合の

様子などを比較検討することにした。ランダムな Bob の修飾には、Bobのアミノ誘導

体をグルタリル化した後、N-ヒドロキシサクシンイミド活性エステルに導いた Bob修

飾分子 (Bob-NH-Glt-NHS) を用いた。BobrMCsinを調製するため、種々の反応条件や

精製方法を検討し、さらに得られた BobrMCsin の酵素化学的性質を調べ、糖認識部位

導入の影響を評価する。 
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