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成果公開有償利用

核内受容体の医薬化学研究に関係する化合物の組成分析

元素分析装置（依頼分析）

　元素分析を行い、実際の組成式を確認した化合物は、核内受容体研究において分子設計した核内受容体機能制御剤もしくは
その合成中間体である。元素分析によって構造とともに純度を確認することで、合成中間体については、それを用いて標的化合
物合成を進めることができた。また、分子設計した標的化合物については、種々の生物検定に用いることで、生物活性を精査す
ることができた。
　具体的には、ペンタスルファニル（SF5）基を電子吸引性基としてもつアンドロゲン受容体およびプロゲステロン受容体のアンタ
ゴニストを設計、合成した。幾つかの合成化合物の構造および純度を元素分析により確認した。これらの生物活性評価を行い、
アンタゴニストの構造活性相関に関する知見を得た。更に、ペンタスルファニル基を疎水性置換基として導入したレチノイドの創
製を行った。我々が開発したレチノイドの炭化水素骨格をペンタスルファニル基に置き換えた化合b通を種々合成し、その構造お
よび純度を元素分析により確認した。これらの生物活性評価を行い、幾つかの化合物にレチノイド活性を見いだし、ペンタスル
ファニル基がレチノイド構造の鍵となる疎水性基として機能することを明らかとした。
　疎水性ファーマコフォアとして、ケイ素原子含有官能基を持つ化合物として、核内受容体機能に関連するヒストンメチル化酵素
の阻害剤を設計、合成した。合成化合物の構造および純度を元素分析により確認した。本化合物の活性を評価し、立体構造と
の関連性を明らかとした。
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分析に供した化合物は、核内受容体機能制御剤もしくはその合成中間体であり、それらを医薬化学研究に活かし、将来の創薬
に繋げる。
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