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１．課題の名称等  

研究開発課題名  ： 
アスタチン-211 標識化合物の自動合成装置開発に向けた固相カート

リッジ開発 

研 究 責 任 者 ： 松永 茂樹（京都大学・北海道大学） 

 

２．研究開発の目的 

アルファ線放射標識化合物は、次世代の放射線がん治療への応用が期待される。特に、サイクロト

ロンを利用して国内で製造可能なアスタチン−２１１による標識分子が有望視されている。実用化に向

けて、被曝リスクを回避しながら安全かつ簡便にアスタチンアニオンから標識分子を自動合成するシス

テムの開発が望まれている。本研究では、アスタチン−２１１標識分子の自動合成装置(プロトタイプ)へ

と組み込み可能な固相樹脂担持型の標識前駆体カートリッジを開発する。固相カートリッジの開発を通

じ、多様な分子骨格に対して、カートリッジを交換するだけで簡便にアスタチン−２１１標識が可能となる

汎用性の高い自動合成システムの開発に貢献する。 

 

３．研究開発の概要 

3-1. 研究開発の実施概要 

独自技術であるヨードニウムイリドを利用した金属不使用条件でのアスタチン−２１１標識法を固相

合成、自動合成へと適用することを目指し研究を実施した。固相樹脂の材質、粒子サイズ、担持量、反

応温度、時間等の最適化を通じ、カートリッジ化に適した固相樹脂担持型のアスタチン標識前駆体を

開発した。ストップ＆フロー法にて、目標値を大きく上回る 69.5%放射化学収率にてアスタチン−２１１標

識を達成した。固相カートリッジを試作し、自動合成装置による標識反応を実施し、50%放射化学収率

にて標識化することに成功した。分子骨格の大きく異なる複数の前駆体についてもカートリッジを試作

し、多様な骨格に対して標識反応が実施可能であることを確認した。 

 

3-2. 今後の展開  

自動合成装置プロトタイプに組み込み可能な固相カートリッジの開発に成功し、実用化可能な標識

効率にまで改良することができた。今後は、ライセンス契約を元に、固相カートリッジを組み込んだ自動

合成システム一式としての開発研究を継続して共同で進める。また、固相カートリッジの商品化に向け



ては、臨床試験が進行中の数種のアスタチン標識薬剤から、実用化の観点から最適な分子標的を選

抜した上で、さらなる連携企業の探索を進める。 

 


