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52　　　F－18標識マイクロスフェアの調製

　　高橋和弘、村上松太郎、羽上栄一、三浦修一、

　　飯田秀博、佐々木広、中道博之＊、水沢重則＊、

　　近藤　靖＊＊、菅野　巌、上村和夫

　　（秋田脳研　放、＊内、＊＊神内）

　種々の血流量の定量的測定法が開発されている中で、

マイクロスフェア法は動物実験において基準的な方法

とされている。　　我々は動物実験に使用する目的で

［18F］マイクロスフェアを調製した。　　マイクロス

フェアの基材としては、　10μ■φのHPLC用充墳剤

のアルミナとシリカODSを選び、　調製法を比較検討

した。アルミナマイクロスフェアは［18F］F2を蒸留

水に吹き込み［18F］F2水溶液とし、アルミナを混ぜ

て撹絆したのち、溶媒をろ去し、蒸留水でよく洗浄し

た。得られた［18F］マイクロスフェアは20駕デキ

ストラン溶液（0．01竃ツィーン80含）　に懸濁して

注射液として調製した．　一方、　シリカODSマイク

ロスフェアは、　フレオン中室温にてシリカ　ODSに

［18F］F2を吹き込み、撹搾したのち溶媒をろ去し、

エーテルおよび蒸留水で数回洗浄して、アルミナ同様

に懸濁液として調製した．2種のマイクロスフェアに

ついて、粒度は光学顕微鏡で検定し、また、生体内で

の標識の保持率は動物実験で行ない、共に、動物実験

用トレーサーとしての有用性が確認された。

53　　　リセブタ＿描出用放射性臭素標識向精神薬

合成における、非放射性塩素、臭素の影響

　末広牧子（都老人研）　野崎正、宕本正子（理研）

　横井風児（武蔵療）

　放射性臭素、特に、8r・75、を標識したフ’チロフェノ

ン系向精神薬は、放射化学的純度ならひに、比放射能

の高いものを使えは、非常に明瞭なトーバミンリセブ

ターのPE↑像を与えることが、これまでの、われわれの

研究で明らかになりつつある。

　放射性臭素による標識は、Sand痂eyer法、酸化法等に

よって行うが、これらの反応の生成物を、質量分析、

bloassay等によって、分析、検討した結果、　no－

carrier－addedの放射性臭素を用いても、数μ8の非放

射性臭素化合物が生じる場合があること、さらには、

生物学的活性を持つ、10数μgの非放射性塩化物が生

し得ることがわかった。これらの非放射性ハロゲン化

物は、反応系に存在する非放射性ハロゲンにより生じ

たもので、明らかに、リセフ’夕一で、放射性向精神薬

と競合する。

　放射化分析の結果、反応に用いる原料、触媒、溶媒

（こは、数10mg／g一数μg／gの塩素、ならびに、その

1／30－1／100の臭素が含まれていることが判明した。

　これら非放射性ハE1ゲン化物生成によってもたらさ

れる像描出への影響ならびに対策についても報告する．

54　　　静注用｜lc標識N＿メチル、αメチルベン

ジルアミンの製造

　　鈴木和年、井上修※、橋本謙二※、玉手和彦、三

　　門富士夫、山崎統四郎※（放医研サイクロ、※放

　　医研臨床）

　アミン類の脳内動態の測定を目的としてiS　C一標識

Nメチル、αメチルベンジルアミン（｜IC－MMBA）
注射薬の製造とその前臨床段階評価を行なったので報

告する。

　本品の製造工程は以下の通りである。1）常法によ

りllCH81を製造する、2）lt　CH31を、1N－
NaOHlOμ1を含むDMFO．5ml中、50°Cで
1分間αメチルヘンジルアミン（30μ1）と反応させ

る、3）反応混合物を逆相系HPLCで分離精製する、
4）溶媒を留去する、5）生理食塩水で溶解した後、

0．22μmミリポアフィルタでろ過する、6）最終製剤

の品質検査を行なう。以上の工程のうち1）～3）は

合成装置を用いて自動的に行なった。

　14．2M　eVプロトン10μAで30分間程度照射す

ることにより、50～UOmCiのtl　C－MMBA最終
製品を比放射能1～2．6Ci／μmol、放射化学純
度99％以上、原料化合物の混入量1μg以下、pH

～ 3、発熱生物質／細菌フリーで得ることができた。

所要時間は照射終了から最終製剤の調製までが25分、

品質検査（発熱生物質／細菌試験を除く）が2分であ

った。最終製剤は品質検査後臨床に供した。

55　　　2’一ヨ＿ドスピロペリドール：新しいSPECT用ドーパ

ミンレセプター描出放射性医薬品

　佐治英郎，徳井太郎，久下裕司，雑賀昭彦，横山　陽（京大，

　薬，医），中塚　巌，奥野正美，吉武　彬（住友化学），

　鳥塚莞爾（福井医大）

　ドーパミンレセプター（DAR）の核医学診断薬としての11C，　tBF

標識プチロフェノン化合物の有用性が報告されているが、それら

は製造に院内サイクロトロンを必要とするため、汎用性に問題が

ある。そこで、最近、普及化が進み始めた1231に注目し、1231標

識DAR描出剤の開発を計画した。

　ヨウ素導入部位に、DARとの結合への影響が少ないと予想され

るブチロフェノン部のフェニル基のオルト位を選択し、この化学

形を基本にする種々の非放射性1化合物を、オルト位にアミノ基

を有する化合物より、ジアゾ化合物を経て合成し、さらに、放射

性ヨウ素交換反応により1251標識体に導いた。得られた種々のヨ

ー
ドプチロフェノン化合物のDARへの親和性をラット線条体膜を

用いるインビトロレセプターアッセイ法により検討した結果、ハ

ロペリドールに比較して約4倍の高いDAR親和性を認めた。さら

に、マウスを用いるインビボ実験において、DAR濃度の高い線条

体に特異的な集積が認められた．DAR濃度が低い小脳との比は60

分で6，0，120分で13．6であった。さらに、この線条体への結合に

は、飽和性とDAR拮抗薬による阻害が認められた。本研究の結果

は、1231を用いるSPECT用DARイメージング剤の開発の方向性を

示したと考えられる。
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