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コレステローノレ生合成の enzymesourceは， ラット肝の 10,000×g上清 CS10）を用い， co-

factorを加え〔sH〕ラノステロール（18μM）を基質として上記試料それぞれ 40μMの存在下，

37°C, 3 hインキュベートし，生成した〔SH〕コレステロールをジギトナイドとしその変換率を

求めた。

（結果〕 ラノステロール同族体のうち 1～6は，弱L、ながらも阻害効果を示した。しかし7お

よび8は阻害効果を示さなかった。一方，コレスデロール同族体（9～20）は，極めて低い阻害効

果しか示さなかった。

市東京工業大学・理学部

Stereochemistry of Microbial Transformation of (+)-and 

〈ー）－2'-Demethoxydehydrogriseoful vin by 

Stγφtomyces cinereocrocatus 

佐藤良博，小田泰子

〔第25回天然、有機化合物討論会（1982年10月）で発表〕

The stereochemistry of microbial transformation of the titled compounds was elucidated 

by 400 MHz PMR and 41. 41 MHz 2H-NMR and by CD spectral data. Streρtmyces 

cinereocrocatus was used as a microorganismus with the intention of comparing the 

results with those obtained previously on （一〉鴫 and( + )-dehydrogriseofulvin and their 
analogs (Chart 1). 
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( + )-and 〈ー）－2'-Demethoxydehydrogriseofulvin(5 and 6) synthesized as substrates 
were subjected to the microbial transformation by S. cinereocrocatus. The transformation 

of （ー）－enantiomerafforded （十）－2'-demethoxy-2',3'-dihydrodehydrogriseofulvin(16) as a 

sole product in 60% yield. On the other hand, the microbial transformation of ( ＋）四

enantiomer gave ( ＋）ー2にdemethoxygriseofulvinand a mixture of （ー〉明 and ( + )-2'-
demethoxy-2ら3'-dihydrodehydrogriseofulvin(13 and 16) in 12 and 8% yields, respectivery. 

The results indicate that the microbial transformations take place directly and/or after 

isomer匂ationwith hydrogenation depending on ( ＋）ー or（ー）－2'-demethoxydehydrogriseo 

fulvin (Chart 4). 

In order to elucidate the stereochemistry of the microbial hydrogenation, deuterated 

substrates (5a, 5b, 6a and 6b) were subjected to the same microbial transformation as 

performed in undeuterated substrates, and undeuterated substrates, on the other hand, 

were transformed in a medium containing deuterium oxide. PMR and 2H-NMR analyses 

(Fig. 2 and 3) of the deuterated products revealed that hydrogenations of the dienones 

proceed in trans-diaxial manner to give the corresponding products in the esults so far 

obtained (Chart 5 and 6). 

Tega furの癌組織における酵素学的分解について

原泰寛へ河野彬＊，菅田節朗

〔第20回日本癌治療学会総会，東京（1982年9月）で発表〕

演者らはさきに Tegafurがヒト癌組織において酵素学的に分解され， 5Fuを生成する事，そ

の酵素は恐らく ThymidinePhosphory laseである事を報告した。今回は経口的または経静脈的

に Tegafurを持続投与した剖検症例につき，血中ならびに各種臓器の癌組織，正常組織の Te-

gafur, 5 Fuの濃度を測定Lf.::.oその結果， Tegafur, 5 Fuともに血中濃度より組織内濃度が高

く，さらに正常組織と癌組織について比較すると， Tegafur濃度に著しい差は認められないが，

5Fu濃度では正常組織に比し癌組織で著しく高い濃度を示した。この事は，特に癌組織において

5Fuの生成が大きいと考えられた。この事実は Tegafurから 5Fuの生成に酵素の介在してい

る事を強く示唆する所見と考えられる。さらにヒト肝癌より精製したThymidinePhosphorylase 

を含むと考えられる酵素を用いて Tegafurから 5Fuの生成を観察しこれが MichaelisMenten 

のKineticsを示し Km値を測定した。

本 国立病院九州がんセンター
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