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 Astatine-211 (211At) is one of the radioisotopes which are expected to be applicable to 

Targeted Alpha Therapy. In generally adopted 211At labeling to molecular targeting compounds, 

toxic reagents such as organotin are utilized. Thus, it is desired to develop a new labeling 

method without any toxic reagents. Here, we newly developed a clean 211At labeling method to 

tyrosine using an electrolytic oxidation reaction. In the experiments, 211At in 990 mM NaCl /10 

mM HCl /100 mM NaI was electrolytically oxidized at 1000 mV and was then mixed with N-

acetyl-L-tyrosine solution. As a result, we found that N-acetyl-3-astato-L-tyrosine was formed, 

which was analyzed using HPLC and TLC. This demonstrates the first successful labelling of 
211At by the electrolytic oxidation reaction. 
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アスタチン-211(211At)はα線核医学治療法への利用が期待されているハロゲン族の
放射性同位体である。現状の 211At 標識法では、脱離基に毒性の高い有機スズや有機
水銀を使用する方法が用いられているため、クリーンな 211At 標識法の開発が望まれ
ている。脱離基が不要な標識法としてハロゲンカチオンを用いる手法が知られている
が、At＋は求電子性が低いため本手法は適用できない [1]。そこで本研究では、より求
電子性の高い 211At 化学種を生成するために、電解酸化反応に着目した。 
実験では、フロー型電解装置を用いて様々な電解質や流速、印加電圧条件で 211At

電解酸化反応を詳細に調べ、電解条件の最適化を行った。さらにその条件を用いた
211At標識実験を行い、HPLCを用いて生成した 211At化学種の標識反応性を評価した。 

その結果、990 mM NaCl / 10 mM HCl / 100 mM NaI を添加した 211At 溶液を流速 50 

µL/min で流し 1000 mV で電解酸化することで 100％の 211At を電解酸化し、化学種を
変化させることが出来た。そして、酸化後の 211At 化学種と 10 mM N-アセチル-L-チ
ロシン溶液と混合することで N-アセチル-3-アスタト-L-チロシンを高収率で生成す
ることに成功した。この結果から、得られた 211At 化学種の求電子性が非常に高いこ
とが示唆された。 
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