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【目的】α-リポ酸(チオクト酸又は 6,8-ジチオクト酸)は、ミトコンドリアに存在
する補酵素で、抗酸化作用を有し、酸化ストレスによる種々の病態の治療、例え
ば動脈硬化症及び白内障の治療薬として注目されている。その還元型であるジメ
ルカプトオクタン酸は、金属キレート作用を持ち、酸化型グルタチオンやビタミ
ン Cを還元再生させる作用がある。本研究では、α-リポ酸誘導体である N-α-リポ
イルグリシン、N-α-リポイルグリシルグリシンを合成し、99mTc 標識化とその体内
動態を調べ、イメージング剤としての基礎的検討を行った。 
 【方法】N-α-リポイルグリシン、N-α-リポイルグリシルグリシンは混合酸無水物
法によって合成した。99mTc 標識化は塩化第一スズ、亜二チオン酸ナトリウムそれ
ぞれによる還元法で行った。99mTc 標識体を動物へ静脈内投与し、ガンマカメラを
用いて体内動態や臓器分布の評価を行った。 
 【結果および考察】合成したα-リポ酸誘導体は、元素分析、マススペクトルによ
り同定確認した。99mTc 標識率は亜二チオン酸ナトリウムによる還元法の方が高く、
加熱などの条件なしに還元過程のみの簡便な標識が可能であった。99mTc 標識体は、
腎機能診断剤である p-アミノ馬尿酸と類似の構造を取り得るのではないかとデザ
インしたが、腎臓よりむしろ肝臓や小腸への分布が高かった。N-α-リポイルグリ
シンの 99mTc 標識体に比べ、N-α-リポイルグリシルグリシンの 99mTc 標識体は、血
中放射能が高く心臓がより描画され、臓器分布でも同様の結果を与えた。これら
の結果は、99mTc 標識薬剤の基本構造としてα-リポ酸誘導体の有用性を示唆してい
る。 
 


