
概要

⽀援の内容・成果

本発表に関連し、「核酸関連化合物の広域ウイルス感染症治療薬としての開発」および「免疫チェックポイント受容体に結合するバイオ医薬品の開発」に関する特許を出願済みです。その他の開⽰すべき
COIはありません。なお、本ポスターの⽂章校正および画像⽣成にあたり⽣成AIツール(Gemini)を使⽤しましたが、最終的なコンテンツの責任は著者が負います。
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ヒット化合物創出ユニット

本拠点は、BINDS Phase1およびPDIS事業を通じ、平成23年度に設⽴された北海
道⼤学薬学研究院創薬科学研究教育センターをスクリーニング拠点とし、 国内最⼤
規模の既存薬を含むライブラリーの整備、スクリーニング技術・設備の拡充、クラ
イオ電⼦顕微鏡を主軸とする構造解析技術を通じて、創薬標的探索、アッセイ系の
構築・実施から ヒット化合物同定、誘導体合成による 最適化、抗体等のバイオ医
薬品開発まで広範なモダリティに対応できる統合的創薬研究を可能とし、BINDS他
拠点との連携を活かして医薬品候補品の企業導出等までの成果を上げてきた。

ü 化合物スクリーニングにおける物理化学的手法

High-throughput screening (105~106 compounds)
• Fluorescence-based techniques (FRET,FP, etc.)
• AS-MS
• Microarray SPR (immobilized compound library)
• TSA (DSF)
• SPR (immobilized protein)   etc.

Fragment-based screening (103~104 compounds)
• NMR (ligand-observed, protein-observed)
• X-ray crystallography
• TSA
• SPR(immobilized protein)
• NC-MS     etc.

Hit-to-lead/lead optimization (101~102 
compounds)
• NMR (protein-observed)
• X-ray crystallography
• SPR (immobilized protein)
• ITC
• NC-MS     etc.
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物理化学計測の速度と情報量
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Biacore T200の強み弱み

SPR-32proの強み弱み

ü Biacoreシステムの蓄積
Fittingの精度の⾼さ

ü 流路詰まりやすい
ü センサーチップの保管

ü 32spotでの固定化
ü ⽐較的詰まりにくい
ü 液量のロスが多い
ü 320化合物/４タンパク質
  で評価時間 ~8時間
ü オートマチック化

1⽇でおよそ1,000化合物の相互作⽤スクリーニングが可能︕

ü 北海道大学 創薬科学研究教育センターにおける
表面プラズモン共鳴解析による化合物スクリーニング体制

主に濃度依存性などの詳細解析に利⽤︕

ü 他の物理化学的手法による支援

円⼆⾊性分光計

動的光散乱分散計

等温滴定型熱量計

⽰差⾛査型熱量計

タンパク質の⼆次構造解析、
変異体や修飾タンパク質の構造解析、
熱安定性解析などを⽀援。

タンパク質やリポソームなどの⽣体分⼦
の⼤きさを測定。
⾦ナノロッドなどの無機物の測定も。

相互作⽤解析を実施可能。
熱⼒学パラメータを取得することで
結合様式を考察できる。

タンパク質の熱安定性解析、
各ドメインごとの熱安定性を解析可能。
ラベルフリーでの評価が可能である。

ü 国内最⼤規模の創薬ライブラリー構築︓既存薬をはじめとする注⽬度の⾼い化合物
ライブラリーを整備し、多様な創薬ニーズに対応。

ü 最先端の構造解析・物理化学解析︓クライオ電⼦顕微鏡（BSL3環境対応等）や
SPR/TSA等を駆使し、⾼度な相互作⽤解析を推進。

ü ⼀気通貫（シームレス）な創薬⽀援︓標的探索からアッセイ構築、ヒット同定、誘導
体最適化、バイオ医薬品開発までワンストップで実施。

ü 多様なモダリティへの柔軟な対応︓低分⼦化合物から抗体等のバイオ医薬品まで、
幅広く⾼度な創薬課題をカバー。

ü 強⼒な連携による社会実装（企業導出）︓BINDS他拠点との緊密な連携により、
アカデミア発の優れた創薬シードを企業へ強⼒に導出。

テーマ疾患領域 研究担当者
標的のカテゴリーと
制御様式

S0 S1 S2 S3 L1 L2 L3 備考

感染症 自治医科大 フェノタイプ 肝炎等克服緊急対策研究事業採択済

感染症 北大医 フェノタイプ
特許2件公開済、東大DDILEU・阪大LiSCと共同研
究

中枢神経 北大医 フェノタイプ
企業に導出終了、北大病院での医師主導治験準
備中、東大DDILEUと共同研究

がん免疫 旭川医大 フェノタイプ

神経 順天堂大医 フェノタイプ 東大DDILEU・北里大学と共同研究

感染症 感染研 フェノタイプ COVID-19対応課題

感染症 感染研 フェノタイプ 阪大LiSCと共同研究

がん 北大遺制研 フェノタイプ AMED創薬基盤推進研究事業

感染症 北大人獣センター フェノタイプ 北里大学等との共同研究

感染症 国立国際医療研究センター フェノタイプ COVID-19対応課題

がん 北大医 フェノタイプ 創薬ブースター終了

その他創薬 北大医 フェノタイプ 阪大LiSCと共同研究

がん 北大医 フェノタイプ 論文公開済

感染症 感染研 フェノタイプ

感染症 北里大 フェノタイプ 創薬ブースター、支援終了

感染症 宮崎大 フェノタイプ 阪大LiSCを紹介

感染症 京都工芸繊維大 フェノタイプ

がん 北大薬 受容体阻害剤

その他創薬 北大医 ＰＰＩ阻害剤 終了

感染症 東京科学大学・長崎大学 フェノタイプ

中枢神経 国立精神・神経医療研究センター ＰＰＩ阻害剤 ヒットなし終了

その他創薬 北海道科学大学 フェノタイプ

感染症 大阪大学 フェノタイプ
AMED新興・再興感染症に対する革新的医薬品等
開発推進研究事業

その他創薬 慶応大学 フェノタイプ 北里大学等との共同研究、支援終了

その他創薬 群馬大学 膜タンパク 細胞毒性試験終了

がん 北大医 ＰＰＩ阻害剤

がん 北大医 検討中 創薬ブースター採択、特許出願済

中枢神経 北大医 フェノタイプ

その他創薬 名古屋大学 遺伝子解析 DAIIA事業、化合物提供終了

炎症・免疫 北大医 ＰＰＩ阻害剤

感染症 大阪大学 フェノタイプ ヒットなし終了

その他創薬 順天堂大学 受容体阻害剤

がん 北大医 フェノタイプ

感染症 北大医 受容体阻害剤

炎症・免疫 東大医 フェノタイプ 創薬ブースター終了

炎症・免疫 北大医 フェノタイプ 特許出願済み、論文投稿中

その他創薬 北大医 フェノタイプ

感染症 名古屋大学 フェノタイプ

感染症 自治医科大 フェノタイプ

その他創薬 北大医 フェノタイプ

がん 北大医 ＰＰＩ阻害剤

感染症 北大遺制研 フェノタイプ

その他創薬 北大医 フェノタイプ 特許出願済み

がん 日本医大 フェノタイプ

炎症・免疫 自治医科大 フェノタイプ

がん 北大医 フェノタイプ

その他創薬 理化学研究所 フェノタイプ

がん 名古屋大学 フェノタイプ

がん 広島大学 フェノタイプ

感染症 北里大学 フェノタイプ

その他創薬 甲南大学 フェノタイプ

現⾏の⽀援課題

創薬ステージについて
S0:スクリーニング系を構築中、 L1:ADMET向上に向けた合成中、
S1:スクリーニング系を実施中、 L2:動物レベルで薬効を実証済(POC)、
S2:ヒット化合物及び類縁化合物を評価中、 L3:non GLP試験を実施中
S3:探索的合成中、  東大DDILEU: 東大創薬機構構造展開ユニット

• ⽇本最⼤級の既存薬ライブラリー
• ⽇本最⼤級の約1000個のヌクレオシドを含む北⼤学オリジナル化合物ライブラリー
• 漢⽅薬に含まれる植物由来化合物を個別に収集した漢⽅薬モノマーライブラリー
• 膜透過情報付き中分⼦ライブラリー
• 他⼤学より寄託された貴重なライブラリー

• 北⾥⼤学⼤村天然物ライブラリー
• ⻑崎⼤学海洋微⽣物抽出物ライブラリー他

北⼤創薬センターの特⾊のあるライブラリー


