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【背景】ケトロラック®(1)は，日本を除く主要各国で注

射剤の適応が認可された NSAIDsで，2011年からは NSAIDs

初となる点鼻薬としても使用されている代表的な抗炎症

剤である．その一方で，薬理作用は S 体のみが COX 阻害

活性を示すことが知られているが，開発から 30年経過し

た現在でもラセミ体として製造されている．このような背景のもと，当研究室で

はケトロラックの不斉合成研究に取り組むことで，ベンジルピロールから数工程

を経て調製可能な 3 に対して，不斉二核金錯体を用いた独自の不斉環化反応を鍵

段階とする(S )-ケトロラックの全合成を達成した(88% ee)．しかし，本合成ルー
トにおいては，3 の調製で経由する中間体が不安定なため,大量供給には不向きな

ルートである． 

【目的・結果】そこで今回筆者らは，より簡便な改良合成法の開発を目指した．

その成果として，2,5-ジメトキシテトラヒドロフラン(2)を出発原料とした(S )-ケ

トロラックの短段階合成法を確立した(総収率 23.9%).今回の発表では，キラルな

ケトロラックの安定性試験を行うことで，興味深い知見を得ることにも成功した

ので，改良合成法の詳細とともに併せて報告する． 

 

 


