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Aculeines are potent marine toxins that contain polyamines in their structures. We had 

previously observed that a fluorescently labeled, synthetic polyamine (12–mer) penetrates the 

plasma membrane of HeLa cells and enters the nucleus. In this study, to investigate the 

relationships between the chain length of polyamines and their cell-penetrating activities, we 

synthesized fluorescently labeled polyamines with diverse chain lengths. 
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海産毒 aculeine類は、その構造に長鎖ポリアミンを含む 1。過去に我々は蛍光標識

化ポリアミン（12量体）が単独で細胞膜を透過することを見出しており、aculeine

類はポリアミンのその性質を利用して細胞内に侵入し、生物活性を示すと推測して

いる。この作用機序の検証に向けては、重合度の異なるポリアミンを用いた鎖長と

細胞膜透過性の関係を調べることが有用であると考えられた。しかし天然において

ポリアミンはしばしば構造的に不均一な形で存在し、またそのカチオン性から高純

度に精製することが困難であるという問題があった。そこで本研究では、様々な重

合度の蛍光標識化ポリアミンの化学合成に取り組むこととした。 

昨年の本会において報告した完全保護体を出発原料とした。そして末端部を遊離

の第一級アミンとした後に、FITC（fluorescein-4-isothiocyanate）を反応させることに

より蛍光標識体 1a–cを合成した。また末端部をアルデヒドとした保護ポリアミンに

対して、オキシムライゲーションにより DACN（4,8-diazacyclononyne）3を導入し、

アジド基との付加環化反応をおこなうことで蛍光標識化ポリアミン 2a, 2bを合成し

た。現在、これらの培養細胞アッセイを進めている。 
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