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引 言

因为现在巳有许多好的碘标记方法
,

放射性药物一般是 用
` 3 ’

I 通 过 外 来 标

记法制得
。

然而
, 7 6

S
e
作为体内显 影 的

放射药物
,

有些可取的物理性质
,

它能代

替部份的硫化合物
。

但是将
7 “

S e 引入 药

物的简单方法较少
, 以致

7 “ S e 放射 药物

还不能广泛应用
。

合成标记药物时
,
尽可能在最后的合

成步骤将标记原子引入到药物中
,

以防止

过多的放射性操作
,
降低对操作者的辐射

危害和减少产品的衰变
。

碘标记的放射性

药物用同位素交换法合成
,

就是在最后一

步进行标记的
。

但是目前还没有在最后一

步标记硒的合适方法
。

在放射性药物的设计中
, .

S
e
较

` . ’ I

有以下优点
: ( a) 日

一

粒子被吸收的 剂量

约为
` “ `

I 的 7 拓 , ( b ) 在 10 0和 4 0 0千电子

伏之间
, 7 ” S e

每次衰变丫射线为1
.

74
,
而

, . ` I只有 0
.

9 1 , ( e ) 综合 ( a ) 和 ( b )

可知
? “

S。 的放射性药物的服 用 剂 量 较
, . ’ I要少 , ( d )

’ 6
S e
的半衰期较长

,

使

放射性药物有较长的适用期
,

因而减低药

物的价格
。

本文报告引入
, `

eS 到有机分子的 简

单方法
,

用化学合成的较后几步制备高比

放射性的
’ 5

5 。
放射性药物

。

此法适用 于

能形成碳
一

硒键的有机分子
,

如 硒 脉
,

节

硒醇
。

这种方法还分别采用 了有用的中间

标记试制
,

N a
H

, S

S
e 和 N

a Z , .

S
e : ,

它

·
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·

们是稳定的
,
可作为原液

,

用来标记各种

放射性药物
。

方 法

, .
S e 金属的比放射性为 1 2 0

.

5毫居里

/毫克
。

N a
H

7 “
S e 的制备

:

在盛有
’ 6

S e 金属 2
.

17 毫克的反应瓶

中加50 微克分子硼氢化钠的 O
。

2 毫升无水

乙醇
。

反应瓶通氮气
,

放出的废气通到 5终

醋酸铅溶液中
,

以收集挥发性 的 硒 化 氢

(完全没有逸出 )
。

反应进行 15 分钟
,

直

到不再有氢气放出为止
。

此溶液可立即使

用
,

或通氮除氧后在室温储 存
。

溶 液 可

分次转移或按需要取用
。

标记产 品 可 用

N
a 一

H S e
的乙醇溶液来稀释

,

以降低比放

射性
。

N a : ” S e :
的%tJ 备

:

此二硒化物易从上述的 N a
H

7 “

eS 制

成
,
即在通氮下将等分子量硒 金属 加 到

N a
H

7 “
S

e
的乙醇溶液中

,

溶液转为 红 棕

色
,

表明 N a : 7 ”
S e :

的形 成
。

当
7 6

S e 完

全溶解以后
,

反应在 15 分钟内完毕
。

此溶

液能储存
,

用法同前
。

结
.

果 侧

jjj

制备 N a
H

’ 6
S

e
的反应过程

:

、

, 3 S e + N a B H
` + 3 C

:

H
。
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e + B ( O C : H

。
)

, + 3 H
:
个

由于反应的副产物硼酸三乙醋并不干

扰各种置换反应
,

强亲核性的硒氢阴离子
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溶液能够直接置换脂肪族的卤代物或对甲

苯磺酸离子而得到硒醇
、

一硒化物或二硒

化物
。

典型的置换反应是制备节硒醇
, “

S
e

和二节
一

二硒化物
7 ”

eS
,

即加等 克 分 子

量的氯节到 N a H
’ “

S
e
或 N

a : ? S
S e :

中
,

当在 10 微克分子水平进行反应时
,

可得到

定量产率
。

二节二硒化物
7 ” S e

能在原 容

器中用硼氢化钠还原而 得 到 节 基 硒 醇
7 “ S e ,

用它可制成稳定的可溶性苇 基
一

烷

基
一

硒化物
。

保护用的苇基在液氨巾用 钠

还原很易断开而得到硒醇
。

硒醇可以用卤

代烷转换成稽代烷
,

或氧化成二硒化物
,

或在碱性条件下用航氛或酸酚来酸化而得

硒醇酉自
。

另一有用的含
’ 6

5 。
中间沐是硒 脉

,

它可从 N a H
? 6

S
e 和氨基晴制成

。

可用碳

二亚胺和 H
: ’ 石

eS 在酸性介质中制备对称

或不对称的双取代的硒豚
:

.

R 一 N 二 C = N 一 R , + N a
H

7 ’ S。 ,
, . S e

R N H 一 C 一 N H R
。

节硒醇和二苇二硒化物一般是在碱 性

介质中使用
。

中性的硒 脉
一 7 5

S
e
在 有机

溶剂中易烷基化而得到异季硒盐 ( i s os e le -

n g r o n i n m s a
l t )

,

后者在碱中易水解成 复

醇
。

硒醇还可就地进一步烷基 化 或 乙 酞

化
。

硒氢化钠
、

二硒化二钠
、

二苇二硒化

物和硒脉可用作标记试剂制备许多高比放

射性的药物
。

这些中间体使我们有可能合

成对肾上腺皮质有特异性的高比放射性的

6
一

苇基
、

硒
一

1 9
一

去甲基
一

胆固醇和对肾上腺

髓质有特异性的多巴胺的烷硒基酷化苯胺

类似物
。
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已严重破坏的
’ 2 6

碘
一人生长激素制品的再纯化

. 卜

在非冷冻条件下经过三周巳被严重破

坏而不再适用于放射免疫分析的
` 艺 “ I

一

人

生
一

长激素 ( H G H )
,

经 S e p h a d
a x
柱 ( 5 0

x l
.

2 厘米 ) 重新纯化
,
提高了质 量

,

使

此碘化激素可用于放射免疫测定
,

保持了

新鲜制品同样的免疫反应性
。

标记激素的免疫反应性是影响放射免

疫测定品质的一个主要因素
, “

破坏
”

是由

于激素分解成低免疫反应性的碎片及游离

的放射性碘离子 .l( 幻
。

我们曾叙述过
` 2 5

1

·

人生长激素的
“
反复提纯

”
方法 (3 〕,

即

用高分辨凝胶过滤将
` ’ ”

I
一

人生长激素分
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成破坏的成分
、

未破坏的成分及游离碘离

子三个部分
。

这种反复提纯的方法能使保

存于 一 20 ℃ 3 个月的同样制剂再使用
。

木

文将证明
,

同样的精制方法能用于 长时间

存放在非冷冻条件下巳高度破坏的产品
。

本产品在运送时是装填在 干 冰 巾 的

(可维持 3 天 )
。

由于运送延误三周
、

将

此严重破坏的激素经 S
e p h a d

e x ( 8 0 欠 1
.

2

厘米 )
,

用含有 0
.

1多 硫柳汞 及 0
.

3拓 马

血清的 o
.

o 7 M p H 5
.

6 的巴比妥缓冲液洗

脱
。

流速为 1 毫升 / 4 分 钟
,

一毫升 一管
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