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Background ‐ Rationale
• Buprenorphine is key compound for addiction 
maintenance therapy

• Discrepancies on neuropharmacology of BUP
• ‘Inverted U’ analgesic dose‐response in animals
• Full agonist analgesic dose‐response in humans

• Receptor occupancy of acute BUP (0.3‐0.6 mg) is lacking

• Goal: Assess range receptor occupancy of BUP @ wide 
range of doses, including analgesic doses. 



Background: Selectivity
• In vitro, Buprenorphine is high affinity partial agonist for 
µOR (Ki=0.08 nM), antagonist for κOR (Ki=0.44 nM), 
antagonist for δOR (Ki=0.82 nM) and agonist for ORL‐1 
(Ki=285 nM in rats)
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• Goal: Assess selectivity of [11C]BUP to OR subtypes w/ 
blocking studies in rodent



Calculating Receptor Occupancy
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