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新技術の概要
① キラル分⼦を光学活性体として得る新⼿法︓DYASIN（ダイアシン）

望みの鏡像異性体 不要な鏡像異性体

キラル分⼦を光学活性体として得る新⼿法
DYASIN（ダイアシン）

② 分⼦連結の新⼿法︓DACN（ダックン）

分⼦A 分⼦B

分⼦連結の新⼿法
⾼機能クリック反応素⼦ DACN（ダックン）
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社会の課題︓キラル分⼦を光学活性体として調製する優れた⼿法が必要
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キラル化学物質の世界市場
2024年において550億⽶ドル1) ． 
1) 2024年の世界市場規模：Business Research INSIGHT , 31 March, 2025.

・キラル分⼦の⽣理活性は鏡像異性体（エナンチオマー）間で
⼤きく異なる．

・キラル医薬品では⼀⽅の鏡像異性体が薬効を⽰すが他⽅の鏡像
異性体は無効であり肝臓，腎臓などの代謝系への負担のみを与え
る場合，さらには他⽅の鏡像異性体が顕著な毒性を⽰す場合もよ
く知られている．

・それ故にキラル医薬品は⼀⽅の鏡像異性体のみ（光学活性体）
として調製することが強く求められている．

・⽶国⾷品医薬品局（FDA）からは「キラル医薬品はラセミ体で
はなく光学活性体として製造して利⽤することが望ましい」との
提⾔がなされている．
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分離

結合開裂

I) 光学分割

立体選択的結合形成

光学活性体 光学活性体

アキラル

II) 不斉合成

従来法

静的キラル分子



最⾼収率50％
（半分は無駄に）

⾼温⾼圧もしくは極低温条件を要す
不活性ガス雰囲気や脱⽔を要す
反応性が⾼く⾼価な反応剤を⽤いる必要あり

2001 Nobel Prize in Chemistry

W. S. Knowles

R. Noyori

K. B. Sharpless

2021 Nobel Prize in Chemistry

B. List

D. W.C. MacMillan

Louis Pasteur

O O
O

OOH
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Na NH4

ammmonium sodium tartarate

optical resolution by crystallization 

Catalytic Asymmetric Synthesis

Development of 
Asymmetric Organocatalysts

1848  
Finding of Optically 
Active Molecule

II) 不斉合成I) 光学分割
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分離

結合開裂

I) 光学分割

立体選択的結合形成

光学活性体 光学活性体

アキラル

II) 不斉合成

従来法

静的キラル分子 動的キラル分子
（ラセミ体）

III) DYASIN

動的キラル分子
（光学活性体）

新手法

外的キラル因子
（OCS）
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+
outer chiral source

(OCS)

Okamoto, Y.; Aburatani, R.; Hatada, K.
J. Chromatogr. A 1987, 389, 95.
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OCS I:  cellulose tris(4-methylbenzoate) [OJ]a
Y. Okamoto, M. Kawashima, K. Hatada, J. Chromatogr. A 1987, 389, 95.

OCS II: amylose tris(3,5-dimethylphenylcarbamate) [AD]a
Y. Okamoto, R. Aburatani, T. Fukumoto, K. Hatada, Chem. Lett. 1987, 16, 1857. a Daicel Corporation
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キラル炭素分⼦の調製

14



R1

OH

α β

γ δ
*

R2 NH2

O

*

α β

γ

ε
Ar

R1

Y

NR2

OX
Ar

chiral α-amino acid

N N

OXR1

OR ’R
imidazolone

15

① キラル分⼦を光学活性体として得る新⼿法︓DYASIN（ダイアシン）

光学活性キラルアミノ酸の調製



① キラル分⼦を光学活性体として得る新⼿法︓DYASIN（ダイアシン）

光学活性キラルアミノ酸の調製

16enantioenriched

1 : 99

10 12 14 1816 20

(S)

(R)

mixing

filtration

leave at 30 ℃

sample
bottle

air

+
outer chiral source

(OCS)

dynamic asymmetric induction
 (DYASIN)

enantioenriched DYCM
at low temp

racemate of DYCM
at ambient temp

racemic
10 12 14 1816 20

50 : 50
(S)

(R)

dynamic chiral molecule (DYCM)

Ph

NN

OTBDPS

O Ph

NN

OTBDPS

O
Ar Ar

racemic

R R

dynamic chiral molecule (DYCM)

Ph

NN

OTBDPS

O Ph

NN

OTBDPS

O
Ar Ar

enantioenriched

R R

O

O

O
O

O

X
O

O

O

O
O

O

O

O
O

O
O O

O

O
O

X
O

O

O
O

X
X

X
XX

X
X



17

① キラル分⼦を光学活性体として得る新⼿法︓DYASIN（ダイアシン）

光学活性キラルアミノ酸の調製
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室温近辺で，空気や⽔分の存在を気にすること無く簡便に⾏うことができる
収率は定量的，⽤いた外的キラル因⼦は回収・再利⽤できることから経済的 18
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・キラル分⼦の⽣理活性は鏡像異性体（エナンチオマー）間で⼤きく異なる．

・キラル医薬品では⼀⽅の鏡像異性体が薬効を⽰すが他⽅の鏡像異性体は無効で
あり肝臓，腎臓などの代謝系への負担のみを与える場合，さらには他⽅の鏡像異
性体が顕著な毒性を⽰す場合もよく知られている．

・それ故にキラル医薬品は⼀⽅の鏡像異性体のみ（光学活性体）として調製する
ことが強く求められている．

・⽶国⾷品医薬品局（FDA）からは「キラル医薬品はラセミ体ではなく光学活性
体として製造して利⽤することが望ましい」との提⾔がなされている．

・キラル分⼦を光学活性体として得るための従来法は，光学分割法と不⻫合成法
に限られていた．

・これに対して本申請者らは第三の⼿法としてDYASIN（ダイアシン）法の開発
に成功した．

・DYASIN法は⾼効率かつ低環境負荷型の光学活性キラル分⼦の製造法とし
て優れていることからキラル医薬品製造法として⼤きな需要が⾒込める

① キラル分⼦を光学活性体として得る新⼿法︓DYASIN（ダイアシン）
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■知的財産権
1) 光学活性体の製造⽅法、光学活性体、キラル分⼦の製造⽅法およびキラル分⼦，
特許7185624，九州⼤学，株式会社ダイセル，2017年5⽉17⽇出願

2) 光学活性な軸不⻫分⼦および中⼼性不⻫分⼦の製造⽅法、並びに、化合物，
PCT/JP2025/007322，九州⼤学，熊本⼤学，2025年2⽉28⽇出願

■産学連携
株式会社ダイセル

① キラル分⼦を光学活性体として得る新⼿法︓DYASIN（ダイアシン）
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クリック反応などの優れた分⼦連結法は医農薬開発のみならず機能性分⼦の開発など幅広い分野で求められている．
医農薬開発のうち，抗体医薬品に限ってみてもその世界市場は2022年において28兆6,000億円超（前年度⽐
32.3%）と巨⼤であり，今後も特に癌治療の必要性が⾼まるに伴いその市場は拡⼤すると考えられる 
参考資料 1) 2024年 世界の抗体医薬品市場---ADC・バイスペシフィック抗体の市場動向を探る---, TPCビブリオテック

② 分⼦連結の新⼿法︓DACN（ダックン）
社会の課題︓分⼦連結の新⼿法が必要
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クリック反応

The Nobel Prize in Chemistry 2022 was awarded to
Carolyn R. Bertozzi, Morten Meldal and K. Barry Sharpless
“for the development of click chemistry and bioorthogonal chemistry”.

“Click Chemistry: Diverse Chemical Function from a Few Good Reactions”

requirement
wide in scope, high yield, generate only inoffensive byproducts, 
simple reaction condition, rapid completion, high selectivity, etc.

+
click reaction

Mol1 Mol1 Mol2Mol2

H. C. Kolb, M. G. Finn, K. B. Sharpless, Angew. Chem. Int. Ed. 2001, 40, 2001.

a



・がん治療薬として抗体薬物複合体（Antibody-Drug Conjugates: ADC)
の開発が世界中で進んでいる．

・ADCは有効性や安全性に優れたモダリティー
（治療⼿段）として期待されている．

・ADCは「抗体」，「薬物となる低分⼦化合物」と
それらを繋ぐ「リンカー」から構成される．

・優れたADCには優れた「リンカー技術」が必須．

・ 「リンカー技術」にはクリック反応が利⽤されている．

・従来のクリック反応では副反応併発などの問題が多かった．
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② 分⼦連結の新⼿法︓DACN（ダックン）
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ADCの基幹技術として

新型ハイブリッド分⼦創製技術として

・糖，ペプチド，核酸などの複合化

・⾼官能基化された⾼分⼦の創製



ヒュスゲン
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② 分⼦連結の新⼿法︓DACN（ダックン）
社会の課題︓分⼦連結の新⼿法が必要



2016年度版
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② 分⼦連結の新⼿法︓DACN（ダックン）
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a) N. J. Agard, J. A. Prescher, C. R. Bertozzi, J. Am. Chem. Soc. 2004, 126, 15046. 
b) H. Stöckmann, A. A. Neves, S. Stairs, H. Ireland-Zecchini, K. M. Brindle, F. J. Leeper, Chem. Sci. 2011, 2, 932.
c) R. van Geel, G. J. M. Pruijn, F. L. van Delft, W. C. Boelens, Bioconjugate Chem. 2012, 23, 392.
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唾液分泌促進効果，血管拡張効果

② 分⼦連結の新⼿法︓DACN（ダックン）
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② 分⼦連結の新⼿法︓DACN（ダックン）ペプチドと含Biotin分⼦との複合化
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② 分⼦連結の新⼿法︓DACN（ダックン）
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② 分⼦連結の新⼿法︓DACN（ダックン）ペプチドと含Dansyl分⼦との複合化
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solid-phase synthesis

Fmoc = 9-fluorenylmethyloxycarbonyl R. B. Merrifield, J. Am. Chem. Soc. 1963, 85, 2149.
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② 分⼦連結の新⼿法︓DACN（ダックン）含DACNペプチド
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a detected by ESI+

exact mass [M + H]+ : 1214.49
observed mass [M + H]+ :1214.44

MeOH, rt, 16 h
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② 分⼦連結の新⼿法︓DACN（ダックン）含DACNペプチド
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■知財の出願状況
1) 化合物，⾼分⼦化合物及び⾼分⼦化合物の製造⽅法，
特許7320821，九州⼤学，2018年8⽉10⽇出願

2) クリック反応素⼦AOCN誘導体⼜はその塩，
特願2024-031528，熊本⼤学，九州⼤学，2024年3⽉1⽇出願

3) クリック反応素⼦AOCN誘導体⼜はその塩，
PCT/JP2025/006953，熊本⼤学，九州⼤学，2025年2⽉27⽇出願

■共同研究の状況，企業との協⼒
関東化学株式会社
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② 分⼦連結の新⼿法︓DACN（ダックン）

知的財産権，産学連携



企業に貢献できること

① キラル分⼦を光学活性体として得る新⼿法︓DYASIN（ダイアシン）
・本技術により光学活性なキラル分⼦の⼤量調製が可能

低コスト，低環境負荷，低エネルギー消費

・本技術の導⼊に際しての技術供与
・⼩規模での分⼦合成や試⾏実験

② 分⼦連結の新⼿法︓DACN（ダックン）
・本技術により効率的な分⼦複合化が可能
・本技術の導⼊に際しての技術供与

使⽤⽬的に特化したDACN誘導体の設計・合成・反応

・⼩規模での分⼦合成や試⾏実験
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お問い合わせ先

九⼤OIP株式会社
サイエンスドリブンチーム

ＴＥＬ 092-400-0494
e-mail transfer@airimaq.kyushu-u.ac.jp
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