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Caged compounds are temporarily inactivated probes conjugated with a photoremovable 

unit to a bioactive compound. We have previously reported a radical caging strategy with 

boron-ate complexes enabling the generation of alkyl radicals by visible light excitation.1 This 

method allows the biomolecule caging without nucleophilic heteroatoms as the binding site, 

and we succeeded the synthesis of caged acetylcholine, a neurotransmitter that has been 

difficult by conventional methods. 

On the other hand, the biological concentration of acetylcholine is generally very high, 

which required the development of water-soluble caged acetylcholine. In this study, we 

designed and developed a highly water-soluble and expeditiously cleavable caged 

acetylcholine by chemical modification of the photoremovable unit's skeleton. 
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ケージド化合物は、生理活性物質に光で除去可能なユニットを連結して一時的に不

活化した分子である。我々は、可視光励起によってアルキルラジカル種を生じるホウ

素アート錯体を用いることで、「炭素上での脱着」を可能とするケージド化法を報告

している。1 本手法では、生理活性物質との連結に求核性の含ヘテロ原子官能基を必

要とせず、従来法では合成困難であったアセチルコリンのケージド化に成功した。一

方で、アセチルコリンは内在性神経伝達物質のため、その生体内濃度は一般的に非常

に高く、質の高いイメージングの達成には、100 μM 程度の高濃度が求められる。ま

た、神経応答イメージングにはその性質上、高効率な脱ケージド化が望ましい。この

ような背景のもと、我々は、ホウ素アート錯体の性能向上を目指して、光物性解析や

量子化学計算による評価に基づいた分子設計を行なった。その結果、高い水溶性や光

応答性を示すケージドアセチルコリンを開発した。 
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