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Proteins are one of the central biopolymers involved in almost all of the biological events 

and thus their sensing and functional modification are crucial in various aspects. In my talk, I 
would like to describe chemical strategy for selective modification and functional regulation 
of natural proteins not only in test tubes, but in live cell and in vivo using our recent examples 
mainly focusing on our original ligand-directed protein labeling chemistry.  
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タンパク質・酵素はさまざまな生命現象を担う主要な生体高分子であり、その構造

機能の破綻は疾病とも密接に連関している。従って、タンパク質はバイオマーカーと

して重要な検出対象であるだけでなく、創薬基盤分子としても魅力的である。そのよ

うな背景において、タンパク質の選択的な化学修飾は、次世代タンパク質医薬品創成

の基礎となる技術であり、近年、その選択的な化学修飾法の発展には目覚ましいもの

がある。タンパク質は水溶性の高分子であり、表面には様々な反応性アミノ酸を有し

ている。そのため、選択性には幾つかの階層がある。アミノ酸に対する選択性、特定

のペプチド配列に対する選択性、タンパク質３次構造上の位置選択性などである。ま

た細胞やその破砕液、in vivo での化学修飾が必要な場合には、これに加えて、標的タ

ンパク質選択性も重要となる。本講演では、我々が開発を進めてきた、特定タンパク

質選択的な化学修飾法である、「リガンド指向性化学」を中心に、その特徴と展望を

議論させて頂きたい。 
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