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II. 成果の概要（総括研究報告） 
 

分子標的治療など個々の症例におけるがんの性状に着目した治療法が発展するのに伴い、その効果

や副作用の予測など早期診断のための革新的な高度画像診断技術として、患者にやさしく負担の少な

いPET薬剤を用いた画像診断法（分子イメージング）が注目されている。ホウ素中性子補足療法（BNCT）

も腫瘍の性状に着目した新たな治療法であり、本邦を中心に開発が進められている。BNCTはその原理

上、ホウ素が多く蓄積する悪性腫瘍細胞ほど治療効果が期待できるため、適格患者選択には腫瘍組織

内のホウ素濃度を正確に予測することが重要である。BNCTの適格患者選択法として現在18F標識フルオ

ロフェニルアラニン（18F-FBPA）を用いたPET検査（18F-FBPA PET検査）が行われているが、現状では

十分な量の18F-FBPAを合成する方法がなく、18F-FBPA PET検査を実施できるのも国内に数施設と限られ、

普及が進んでいない。このようにPET検査による分子イメージングは治療効果や副作用を予測する早期

診断に最適な診断技術であるが、臨床に応用され新たなPET検査として普及していくためには、高収

率・高比放射能を達成できるPET薬剤製造技術の開発とそれを応用したPET薬剤自動合成装置の開発が

必須である。我々は18F -FBPAに焦点を当て、民間企業と連携して、①高収率・高比放射能を達成でき

る標識技術の確立と、②その標識技術を反映させたPET薬剤自動合成装置の開発を目的として本研究を

進めてきた。 

平成26年度から28年度の研究により、18Fアニオンから18F-FBPAを製造する方法として、6工程からな

る合成法と3工程からなる合成法を開発した。平成28年度には、開発した合成法のうち3工程からなる

合成法を自動合成装置へ組み込み、プロトタイプの自動合成装置として研究を進めた。プロトタイプ

の自動合成装置を用いた実験により、18Fアニオンから18F-FBPA合成には特に注意を要する工程がある

ことが判明したため、プロトタイプの改造を行い、改良した自動合成装置を用いることで10％前後の

収率で18F-FBPAを自動合成することに成功した。 

開発した18F-FBPA製造法を研究成果として企業に導出するため、関連企業との情報交換を行った。

18F-FBPAを用いたPET検査の承認に向けた治験は起業主導で行う予定となり、関連する学会と協力して

「FBPA-PET戦略会議」を組織し、18F-FBPAを用いたPET検査のためのガイドラインを作成開始した。 

 

 

Boron neutron capture therapy (BNCT) has recently attracted attention and is a targeted radiotherapy method, 

based on the nuclear reaction of neutrons and 10B. Success of BNCT is dependent on the sufficient accumulation 

of 10B in tumor cells and not in normal cells. However, even tumors of the same grade may be differ according 

to their biochemical properties. Therefore, it is necessary to assess 10B accumulation in each case prior to 

performing BNCT. BPA, 10B-borono-L-phenylalanine, is the most frequently used 10B carrier, and 18F-FBPA, 

an 18F-labelled analog of BPA, has been developed to predict 10B accumulations in tumors and normal tissues 

by positron emission tomography (PET). Before BNCT, 18F-FBPA-PET study is carried out to evaluate the 

tumor to normal tissue accumulation ratio. However, the synthesis of 18F-FBPA, which is a radiolabeled amino 

acid, is limited due to low radio yield, low synthetic yield, and high cost. Therefore few hospitals or institutions 

can perform synthesis of 18F-FBPA practically. In this study, we have developed two novel methods of 
18F-FBPA radio-synthesis, 6-step production method and 3-step production method. Because of its simple 

procedures, we built a three-step production method into the 18F-FBPA automatic synthesizer. With several 

modification of the synthesizer, the radio yield of results of 18F-FBPA produced by the automatic synthesizer 
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has been improved to be approximately 10 % yielding. Under the non-disclosure agreement, we discussed with 

affiliated companies and exchanged information about 18F-FBPA synthesizer in order to derive our research 

result to the company. The company agreed with us to collaborate and promote clinical trials for the approval of 

PET examination using 18F-FBPA, and in cooperation with related academic societies, to formulate guidelines 

for PET examination using 18F-FBPA. 
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