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A method that can deliver anticancer drugs specifically to cancer tissues without inducing side 

effects is highly demanded. Previously, we found that acrolein is overexpressed in cancer cells 
and negligible in normal cells.1) Moreover, we have succeeded in developing a prodrug using the 
reaction between an azide and endogenous acrolein.2) In this study, to expand the applicability of 
the prodrug, we design molecules that could release anticancer drugs selectively in cancer through 
the Diels-Alder reaction with endogenous acrolein. 
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副作用を軽減したがん治療を行うために、がん細胞のみに抗がん剤を届ける技術は重

要である。その一つの方法としてプロドラッグ法が挙げられる。体内に取り入れただけ

では不活性である薬前駆体が、がん細胞に特異的な物質をトリガーとして活性化されれ

ば副作用のない治療ができる。一方我々は最近、がん細胞内でアクロレインが大量に発

生することを発見した 1)。これにより、我々は既にアジドのアクロレインとの反応性を

用いたプロドラッグ法の開発に成功している 2)。今回我々は、アクロレインと Diels-

Alder 反応を起こすことで、抗がん剤を放出するプロドラッグ法を検討したので、これ

らの経緯について報告する。 
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