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63　　　高いtum・r／bl・ood比を示すSOmTc一プレ

オマイシン（Tc－BLM）
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　Tc－BLMの癌集積は，その標識条件，したがって生

成する標識体の化学状態に大きく依存することが従来

から考えられていたが，本研究では，さらに99m　Tcα

の還元に使用するSnC1，の量および状態，そして標識

時のpHと生成体との関係を詳細に検討し，その結果，

最も高いtumor／blood比を示すTc　一　BLMの化学状

態およびその標識条件を明らかにすることができた。

（実験）BLMは日本化薬から提供されたA，十B，

（2：1）を使用した。99MTc　O：はMa川nckrodtの

generatorから得，その他の試薬は試薬特級を用いた。

反応はTLC（MeOH：10％NH，　AcO，1：1）およ
び電気泳動（燐酸緩衝液pH7．0，500V，　lhr）を用

いて検討した。Tc’BLMの体内分布は，Ehrlich
担癌マウスで調べた。

（結果，考察）これまでのTc－BLMの研究から

tumor／blood比を高くするためには，4価のTcが

加水分解なしにBLMと結合した安定な状態を標識体

に与えることが望まれた。一方，Tcの加水分解は

SnCl，量およびpHにより影響を受ける。　SnCl2の影響

に対しては，極少量のSnCl，を極めて迅速な操作で加

えることで防ぐことができた。このようなSnC1，の使

用下でpHの影響を調べたが，pH　3～5およびpH6

～ 7でそれぞれ4価Tcが加水分解なしに結合すると思

われる2種のComplexの生成を見出した。電気泳動
的に前者は正の電荷をもっが後者は中性である。これ

らのComplexがこのpH域で生成し，さらにTcO2◆が

BLMの2個あるいは3個の窒素と配位し，また後者の

中性Complexがより安定であることが理論的に説明

できる。Ehrli　ch担癌マウスの体内分布では，この中

性Complexがもっとも高いtumor／blood（～2．5，

3hr後）を示し，現段階でもっとも臨床的に評価し得

るTc－BLM標識体であると結論された。
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　iicを核医学的診断に利用するため、有機化合物を標

　　　　　11識するには、cを有機化合物に迅速かつ効率よく取り

込ませるのに適した化学形にする必要がある。今回、

その1つとして、アミノ基、チオール基、アルコール
　　　　　　　　　　　　　　　　　11基などのメチル化をすることのできるCHslを取り上

げ、そのオンライン合成を検討し、さらにこれを用い

たメチル化の例として5級アミンのcaffeineの合成を

試みた。caffeineは、大脳皮質との相互作用が知られ

ているので、C－Caffeineは、脳の診断への応用が期

待されている0
　　　　　　11（（方法）1．CH51の合成………一・サイクロトロンに
　　　　　　11　　　　　　　　　　11
より生成したCを酸化してCO2とし、これを還元し
て得られる隅・，・Hを、・・ガスで、1．・m2・O・ウ化水素酸

を含むフラスコに送り込む。なお、このヨウ化水素酸

は、あらかじめ加熱還流させておく。生成した1bH31

は、ソーダライム及び五酸化リンの中を通し精製した

後、ドライアイスーアセトンにて冷却したアセトン中

に捕集する。反応物の確認と純窒検定は、ラジオガス

クロマトグラフtにて行なつた0
　　112．C－Caffθ1neの合成一…一…ThθophyllineをKOH
　　　　　　　　　11液に溶かし、そこにCHslを含むアセトンを加え、10

分間封管にて加熱還流する。アセトン除去後、CHCls

で抽出し、短かいシリカゲルのカラムを通した後、こ

れを蒸発乾固して生食に溶かす。反応物の確認と純度

検定はラジオガスクロマトグラフ・及びCHC15：CHsOH

＝＝　18：1のTLCを用いた0
　　　　　　　　　　　　11　　　　11（（結果）CH51の合成は、CO2をシリカゲルに捕集後

50分で完了し、放射化学的収率は約AO％であり、また
　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　11放射化学的不純物は認められなか・たo一方、c－

Caffeineは、11C　H5工捕集後、約55分で合成される○

現在、合成時間の短縮と大量生産及び動物での体内分

布について検討中である。さらに、この11c　Hslを用い

　　　　　　　　　　11て、他のアミン類へのcの標識も試みている。
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