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插入氨基酸可将生物多肽活性提高40倍

有望据此开发出一系列全新药物

  文章来源：科技日报 王小龙 发布时间：2014-09-02 【字号： 小  中  大 】 

  瑞士洛桑联邦理工学院的科学家日前人工合成出一种氨基酸，能塑造活性多肽的结构并增强其疗效。实验显

示，将这种氨基酸插入具有生物活性的多肽，能将其活性提高40倍以上。借助此项成果有望开发出一系列全新的药

物。相关论文发表在《自然·化学》杂志上。 

  目前我们常用的药物主要由两类物质制成，一种是天然存在的多肽物质，另一种是蛋白质，两者都是由天然氨

基酸构成。尽管多肽和蛋白质种类繁多，但合成它们的天然氨基酸却只有20种。每一种氨基酸都有着不同的结构和

化学性质，不同氨基酸的组合产生出了各具特色与功能的多肽和蛋白质。 

  直到最近，绝大多数以氨基酸为基础的药物还都是用自然界中本来就存在的氨基酸制成的，如激素、胰岛素、

抗生素、环孢霉素等。但是多种新型疾病的出现和原有细菌、病毒的进化，需要科学家们开发出新的、更有效的药

物。满足这一需求的一种方式就是定向进化，即在实验室中模拟自然界的发展，开发出新的多肽和蛋白质。 

  据物理学家组织网9月1日（北京时间）报道，洛桑联邦理工学院的克里斯蒂安·海因斯带领的研究团队开发出

一种合成氨基酸，其独特的结构可以显著提高治疗性多肽和蛋白质的功效。这种合成氨基酸与一种被称为半胱氨酸

的天然氨基酸具有非常相似的结构。半胱氨酸含有其他天然氨基酸所没有的硫基，这使得它能够与另外一个半胱氨

酸相结合，形成一种新的结构，从而影响多肽和蛋白质的功能。 

  研究人员首先设计了5个类似半胱氨酸的氨基酸，并将其整合到两种生物活性肽的结构当中，一个能够抑制与癌

症相关的酶，一个能够阻断神经元中发现的受体。测试显示，与传统药物相比，新药活性要高出近40倍。 

  海因斯说：“这让人非常惊讶。通常情况下如果你乱动天然分子，只能让情况变得更糟。而在这种情况下，我

们发现正好相反，我们得到了想要的结果。在研究中，我们了解到，肽库中多样性的结构是实现良好结合以及更好

疗效的关键所在。用这种新的氨基酸，可以生产出高度多样性的肽结构。” 

  双环肽已经被认为可以代替普通药物中所使用的小分子或大抗体治疗疾病。这种新的治疗性多肽将在未来药物

设计中发挥重要价值。海因斯称，他们已经制定了使用双环肽来开发治疗多种疾病药物的计划，下一步将用这种新

的氨基酸进行定向进化实验。 
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