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【目的】我々はこれまで、カルボラン (dicarba-closo-dodecaborane) を構造単位とし

た核内エストロゲン受容体リガンドの設計・合成を行い、生体内リガンドである

エストラジオール (E2) を上回るアゴニスト活性を示す BE120 (1) や選択的エス

トロゲン受容体調節薬 (SERM) である BE360 (2) を得ている。また、2 の o-カル

ボラン環を bicycle[2,2,2]octene 骨格に変換した 3 は、2 が示す活性と大きく異な

り、強いアゴニスト活性を示すという大変興味深い結果を得ている。また、m-カ
ルボラン環を有する 4 がエストロゲン受容体 (ER) と親和性があることも見出し

ている。そこで、m-カルボランを

利用した SERM の設計・合成を

行うとともに、対応する球状炭化

水素骨格としてアダマンタンを

選択し、これら誘導体における活

性の相違について検討した。 

【方法・結果】ER に対する結合

試験において m-カルボラン誘導

体 5-9 は、E2 の数十分の一程度

の親和性を示し、アダマンタン誘

導体 10-12 はそれより弱い親和

性を示した。また、これらの化合

物の転写活性化試験による評価

も行った。 
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