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嘎合
。

赘合反应快速
、

简

单
，

并且产躺瞩
·

��
�类鳌合物在帕 鼠体内主要浓集在心脏

。

静脉注射�一����， 心脏的清除

率下降较慢
，

而且心�血比较 高
。

由 此 看 来
，

�
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，

�����
，

�
一
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一

��

�� 二����
，

��
�十 ，

��
���是一类新的

、

值得研究的心肌显像剂
，

尤其是��
一
���

一

��可 能 是一

种有前途的心肌显像剂
。
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标记反应
，

心肌显像剂
。

、
目日 舀

���类 ��
，�一二琉基一�

，
�一二杂氮环癸烷�是近几年出现的一种新的有机鳌合剂

。

它与
，” ��可形成脂溶性的鳌合物 �图 ��

，
用于脑显像

〔 ��
。

我们从����年得到心肌摄取较高的
‘ �
卜��

一���一��心肌显像剂
〔 ，，以后

，

开展了对��
，
��

，
��的���类鳌合物的系列研究

。
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本文报道用 ” ��
， “ ” ‘ �� ， � 。 ‘��标记���类有机赘合剂的标记反应

，
研究了各种影响

标记率的因素
，
提出了合适的标记条件

。

此外
，
还测定了它们在小白鼠体 内的 分 布

，
并与

� “ ‘���互进行了比较讨论
。

动物实验表明
，
�“ ， �� ，

��标记���类鳌合物是亲动物心肌的
，

而且
�” �������书八�在动物心肌中浓集还优于

� 。 ’ �工��
。



二
、

实 验

��
， �。 ， �星的���类鳌合物的标记

��� 仪器及药品 分析天平
，
恒温电磁搅拌仪

。
���一�� ���� 由美国纽约 州立大

学提供
，
化学纯� “ “ “

��一三氯化锢��” 一���母牛淋洗液�
，
放化纯

，
由中国原子能科学研究院

制备� “ ���一柠檬酸缘溶液 � � 。 ‘�工一氯化亚沱溶浓
，
由核工业总公司自动化研究所医用同位

素加速器生产
，
北京师范大学应化所制备

，

符合医用药盒纯度
。

��� ��的标记 取�
�

� �王 ��
�

��丑��
“ �
�。 水溶液于青霉素小瓶中

，
加入 ��� ����

��
，
用�� �的缓冲液稀释到���

。

水浴儿℃下加热搅拌��二��
。

用硅胶薄板层 析法 分析
，

以丙酮作展开剂
， � ’��一���一��的丑，值为 。

。

�一 。
，

�
， �� “ �

的浪 了值为�
�

�
。

标记率最高可达

���
。

“ ���一���一��的标记同上
。

由于�� �
十

在�����就开始水解成��� ���“ � ，
�������喜

，
因此��的标记必须 在酸度较

高的条件下进行
。

温度对标记影响不大
。

时间太长标记率反而会下降
，
说明��一���类鳌合

物不太稳定
，
似乎存在一个络合

、

解离平衡
。

��� �。 的标记 将从��一玩母牛中得到的�
�

� 。 议�
�

�����
’ ‘ “ 山

��的�
�

��� ����盐酸淋

洗液
，
加入含 ������

’
一��的 ��工溶液中

。

用稀����调至���一�
，
混合物在室温下搅拌

���功
。
硅胶薄板层析

，
丙酮作展开剂

， ’ ‘ “ “
工�一���一�班的�，值约���

，
��

“ 牛

峋�
，值�

�

�
。

标记率超过���
。

��一���一��的标记见文献仁�〕
。

��的标记较嫁容易
，
在室温下即

一

可进行
。

标记��时同样要注意防止水解成胶体的问题
。

��� ��的标记 �
�

�����
�

�����
么 。 ‘�、���溶液中加入 ��、 、���水

、
��� ���一��

，
���

�� �的缓冲溶液
。

在水浴��℃下加热搅拌巧川�赴
，
最后升温去除剩余的��

�

水
。

硅胶薄板层

析
，

丙酮作展开剂
， “ ” ‘

�����卜���
一��的凡值约。

�

�一���
。

标记率可达��以上
。

�������

一

��
�一��的标记同上所述

。

�����不与���类鳌合
，

但�议����却能很好的与���类鳌合
， �双��与�������在丙酮中

的 尺，值分别为���
，
仁�

。

当不加氧化剂时
，
将哪���与配体混合

，
放射性 仍在原点

。

在 ��
�

水存在下
，
�� ���氧化成�� ��拜�

，
和配体乃��形成赘合物

，
这时原点的放射性 消失

。

由

于碑����在空气中芥稳定
，
易还原成�坎幻

，
所以采用边氧化边还原的方式

·

��的标记固然需要氧化加热
，
但标记条件仍属温和

，
标记率也很简

。

总的看来
，
��的标记效果最差

，
而玩与��的标记较容易

。

�
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�。 ，
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，
��的���类鳌合物在小鼠体内分布

将体重��一��引为小鼠从尾静脉注射 。
，

���标记物的注射液
，
分别于不同时间断头处死

，

取出血
、

心
、

肺
、

肝等脏器
，
称重并置于井型 丫闪烁探头内测量

，
计算每克组 织 剂 量 百 分

数
。

所有的
‘

注射液都采用标记液
，
注射之前未经纯化

。

放射性药物在器官中浓集速率与其血清除率成反比
。

血清半清除期可以通过采 �集注射后
不同 。遗

·

�、 �。 、上样，
并

·

�。定
�

�瓜浪放、寸性而获得
。
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率
。

实验表明
，
用

“ ，�� ， “ “ 爪
��

， “ 。 ‘
��标记的���一��

， ���一��鳌合物在小鼠体内血清

除率下降很快
，
血清半清除期在�一����

。

表�一�是�
� ，
��

，
�工鳌合物在小鼠体内的分布

。

为了便于比较
，
特另��列出当前临床常用

的
� 。 ‘����数据

。

从表中可以明显地看出这些鳌合物的心肌摄取顺序是�卜�����一������

��
，
��一�����一��

。

比较
� 。 ‘����和铂标记的���鳌合物在动物心肌摄取 �图��

，
可以发现 ���一���一���

�

的心肌摄取很高 ���一������
，

在心肌中滞留时间较长
。

在�一�����
，
心�肺

、

心�肝比都

大于 �
。

由此看来
� 。 ‘
��标记的丑��

一��可能是一个有前途的心肌显像齐珍
。
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三
、

结果与讨论

���类作为一种较强的赘合剂
，
可以与��

，
��

，
��金属离子鳌合

。

在标记反应中
， ��

是影响标记率的关键因素
。

动物实验表明
，
��

，
��

，
��的���类鳌合物在小白鼠体内心肌有一定浓集

，
血 清 除率

较快
，
而且肺

、
肝的排泄也很快

。

不过
，
这几种心肌显像剂在心肌内的摄取是有差异的

。

址一���和�������
一��� 在心肌

摄取要高一些
，
而且比较接近

。

相比之下
， ��一���则少得多

。

造成�
�标记物 心 肌 摄取较

少
，
可能有两个原因

，
一个是本身的热力学稳定性差

〔 � 〕 ，
另一个是�

�一���的标记 率 不如��

和���

��
，
��

，
�工标记的���类心肌显像剂与

“ ， “ ��一��工相比
〔 ‘ ’ ，

其肝吸收少得多
。

经氧化又络合后的�������一���鳌合物与直接注射无机
“ ” ‘ �王

干

离子相比
，
前者在心肌中

摄取确有提高
。

本工作的结果对寻找某些方面优于无机
� 。 ‘ ����的�� 鳌合物是有价值的

。

���
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