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COX-2 イメージングを目的とした新規ニメスリドp- 置換誘導体の合成及び評価
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 【背景】本研究室では COX-2 イメージングを目的として nimesulide を母体骨格

としたメトキシ誘導体またはヨウ素誘導体を合成し評価してきた。開発した６種

の誘導体のうち p-位にメトキシ基あるいはヨウ素を導入した化合物に COX-2 阻害

活性および選択性（IC50 for COX-2 = 2.31 μM,SI＞ 43,IC50 for COX-2 = 0.47 μM,SI＞213）

があることが明らかとなり、ニメスリド誘導体において p-位への置換が COX-2 阻

害活性に関与していると推測される。本研究では新規ニメスリド誘導体として p-
位にメチル基またはフルオロエチル基を導入した化合物を新たに合成し、これら

のCOX-2に対する阻害活性およびアイソザイム選択性を評価することによりCOX-2

を標的とした新規 PET イメージング剤としての有用性を検証する。 

【 方 法 】 右 の

Scheme に従い合

成を行った。 

【結果】 メチル体

は 78.1％、フルオ

ロ エ チ ル 体 は

80.0％の収率で合

成に成功した。今

後 は こ れ ら の

COX-2 阻害活性お

よびアイソザイム

選択性を評価する予定である。 

  

  
↑メチル体の合成 

→フルオロエチル体の合成 

 
Scheme 各化合物の合成経路 


