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【公報種別】特許法第１７条の２の規定による補正の掲載
【部門区分】第３部門第２区分
【発行日】平成25年2月7日(2013.2.7)

【公表番号】特表2012-516308(P2012-516308A)
【公表日】平成24年7月19日(2012.7.19)
【年通号数】公開・登録公報2012-028
【出願番号】特願2011-546852(P2011-546852)
【国際特許分類】
   Ｃ０７Ｃ 241/04     (2006.01)
   Ｃ０７Ｃ 243/32     (2006.01)
   Ｃ０７Ｄ 213/77     (2006.01)
   Ｃ０７Ｂ  61/00     (2006.01)
【ＦＩ】
   Ｃ０７Ｃ 241/04    　　　　
   Ｃ０７Ｃ 243/32    　　　　
   Ｃ０７Ｄ 213/77    　　　　
   Ｃ０７Ｂ  61/00    　　　Ｂ

【手続補正書】
【提出日】平成24年12月11日(2012.12.11)
【手続補正１】
【補正対象書類名】特許請求の範囲
【補正対象項目名】全文
【補正方法】変更
【補正の内容】
【特許請求の範囲】
【請求項１】
　下記の式Ｉの放射性ヨウ素化化合物又はその塩若しくは溶媒和物の合成方法であって、
下記の式ＩＩの化合物を下記の式ＩＩＩの化合物と反応させる段階を含んでなる方法。

【化１】

式中、
Ａ1はＮＨ又はＯであり、
Ｒ1及びＲ2の一方は－Ｌ1－Ａｒ1基であり、
（式中、
Ｌ1は化学結合又は１～３のＬ*リンカー単位（式中、Ｌ*は－ＣＯ－、－ＣＲ'2－、－Ｃ
Ｒ'＝ＣＲ'－、－Ｃ≡Ｃ－、－ＣＲ'2ＣＯ2－、－ＣＯ2ＣＲ'2－、－ＮＲ'－、－ＮＲ'Ｃ
Ｏ－、－ＣＯＮＲ'－、－ＮＲ'－、－（Ｃ＝Ｏ）ＮＲ'－、－ＮＲ'（Ｃ＝Ｓ）ＮＲ'－、
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－ＳＯ2ＮＲ'－、－ＮＲ'ＳＯ2－、－ＣＲ'2ＯＣＲ'2－、－ＣＲ'2ＳＣＲ'2－、－ＣＲ'2
ＮＲ'ＣＲ'2－、Ｃ5-12アリーレン基及びＣ3-12ヘテロアリーレン基から選択され、Ｒ'は
水素又はＣ1-3アルキルである。）を含む二価リンカーであり、
Ａｒ1は、放射性ヨウ素で置換され、かつＣ1-3アルキル、ハロ、アミノ、カルボキシル、
ヒドロキシル及びこれらの保護バージョンから選択される０～３の他の置換基で置換され
た六員のＣ3-6アリール基であり、前記アリール基はＮ、Ｓ及びＯから選択される０～３
のヘテロ原子を有する。）
Ｒ1及びＲ2の他方は－Ｌ2－Ｒ*基であり、
（式中、
Ｌ2は化学結合又は１～６のＬ*リンカー単位（式中、Ｌ*はＬ1に関して定義した通りであ
る。）を含む二価リンカーであり、
Ｒ*は生体分子である。）
Ｒ1及びＲ2は任意には適当な保護基を含み、
Ｘは活性エステル基を表す。
【請求項２】
　Ａ1がＮＨである、請求項１記載の方法。
【請求項３】
　Ａ1がＯである、請求項１記載の方法。
【請求項４】
　Ｒ1が－Ｌ2－Ｒ*基であり、Ｒ2が－Ｌ1－Ａｒ1基である、請求項１乃至請求項３のいず
れか１項記載の方法。
【請求項５】
　式Ｉの化合物が下記の式Ｉａの化合物であり、式ＩＩの化合物が下記の式ＩＩａの化合
物であり、式ＩＩＩの化合物が下記の式ＩＩＩａの化合物である、請求項１記載の方法。
【化２】

式中、Ａ3はＮ又はＣＨであり、Ｒ*は請求項１で定義した通りであり、Ｒ4及びＲ5の一方
は放射性ヨウ素であり、Ｒ4及びＲ5の他方は水素又はヒドロキシルであり、Ｘは請求項１
で定義した通りである。
【請求項６】
　Ａ1がＮＨである、請求項５記載の方法。
【請求項７】
　Ａ1がＯである、請求項５記載の方法。
【請求項８】
　Ａ3がＣＨである、請求項５乃至請求項７のいずれか１項記載の方法。
【請求項９】
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　当該方法が自動化されている、請求項１乃至請求項８のいずれか１項記載の方法。
【請求項１０】
　請求項１乃至請求項８のいずれか１項記載の方法で定義した式Ｉの放射性ヨウ素化化合
物を、哺乳動物への投与に適した形態の生体適合性キャリヤーと共に含んでなる放射性医
薬組成物。
【請求項１１】
　請求項１乃至請求項９のいずれか１項記載の方法を実施するためのキットであって、
（ｉ）請求項１記載の方法で定義した式ＩＩの化合物又は請求項５記載の方法で定義した
式ＩＩａの化合物を含む第１の容器、及び
（ｉｉ）請求項１記載の方法で定義した式ＩＩＩの化合物又は請求項５記載の方法で定義
した式ＩＩＩａの化合物を含む第２の容器
を含んでなるキット。
【請求項１２】
　請求項９記載の方法を実施するためのカセットであって、請求項１１記載のキットに関
して定義した第１及び第２の容器を含んでなるカセット。
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