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No. 28 (1983) 

( + )-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demethoxygriseofulvin and 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。
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