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Cyclodextrins (CDs) are cyclic compounds consisting of glucose units linked by 1,4-
glycosidic bonds, have hydrophobic cavity and hydrophilic surface. Hence, they can 
encapsulate other molecules, and some derivatives have been reported for DDS applications. 
Although cyclic carbohydrates have the potential as functional molecules, the variety of the 
molecular architecture is limited. Therefore, we designed new cyclic molecules, cyclic peptides 
consisting of sugar amino acids. We expect that this design enables us to synthesize a wide 
variety of cyclic peptides by changing sugar amino acid units, and discover unique properties 
not found in CDs. First, we have focused on synthesis and functional evaluation of cyclic 
peptides consisting of a sugar amino acid, which possesses 2-amino group and 5-carboxylic 
acid. MD calculation indicated that a cyclic octapeptide 3 is a constructable structure and has 
sufficient cavities for interaction with other molecules, therefore we set it as an initial target 
molecule. In this meeting, we report on the progress regarding the synthesis of the amino acid 
and construction of macrocycle. 
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糖を構成単位とする環状化合物に、グルコースが α-1,4-

グリコシド結合により連結されたシクロデキストリン

（CD）がある。CD は内部に疎水性、外部に親水性を持つ

独特の性質により他の分子を包接する機能を有し、DDS

応用を志向した誘導体が報告されている 1)。環状糖鎖は

CD のような機能性分子になる可能性がある一方で、その

研究例は少ない。そこで我々は糖アミノ酸をペプチド結合

で連結した新規環状分子を着想した。糖アミノ酸の立体化

学や数を変えることで、多様な立体構造を持つ環状分子を

創製でき、独特の性質の発見につながることを期待した。

今回、天然に存在するグルコサミンとグルクロン酸構造を

ハイブリッドしたアミノ酸 1 を 1 ユニットとして、これ

を環状化した分子 2の合成と機能評価を目的とした。 
MD 計算により 8 残基の環状ペプチド 3 が構築可能で

あり、他の化合物を包接するための十分な内部空間を有す

ることが示唆されたため、これを最初のターゲットとし

た。本会では、合成研究の詳細を報告する。 

1)Taishi Higashi. Chem. Pharm. Bull. 2019, 67, 289–298. 
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