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【目的】ABC トランスポーターである P糖たんぱく質（P-gp）及び乳癌耐性タ
ンパク質（BCRP）は癌だけでなく血液脳関門で薬物の移行性に重要な役割を果
たしており、近年、癌の薬剤耐性を克服するためにGF120918等の第三世代のP-gp
阻害剤が評価されている。我々は、P-gp 及び BCRP の両阻害剤である GF120918
を 11C 標識し、血液脳関門の移行性を評価するための新規 PET 用分子プローブと
して[11C]GF120918 を開発した。 
【方法】5-O 脱メチル GF120918 を合成し、DMF 溶液中 TBAH 存在下で[11C]CH3I

により 11C標識合成した。小動物PET装置によりwild-typeマウス及びP-gp&Bcrp 
KO マウスの脳動態を比較した。また、投与後 30 分での脳及び血漿中の未変化体
を測定した。 
【結果】11C 標識合成は、[11C]CO2からの放射化学的収率が 18～33％であり、

比放射能が合成終了時で 54～58TBq/mmol であり、放射化学的純度が 99％以上で
あった。脳 PET 測定では[11C]GF120918 投与後 3分以降で P-gp&Bcrp マウスの放
射能濃度が wild-type マウスより 6倍程度上昇した。また、投与後 30 分での脳
及び血漿での未変化体は、それぞれ 95%と 96%であった。 
【考察】[11C]GF120918 は P-gp 及

び BCRP による血液脳関門移行性を
評価できる分子プローブであり、脳
腫瘍への取り込み評価や血液脳関
門に関連のある疾患を診断できる
PET 薬剤として期待される。 


