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恶性肿瘤靠单一治疗手段往往难以达到根治

效果% 必须采用多学科的综合治疗方法& 放射性
核素内照射治疗作为外科手术’ 化疗’ 放疗等手
段的补充% 在肿瘤治疗中的应用正逐渐受到重视&
内照射治疗对所用核素有如下的要求# !一般发
射 " 或 # 射线% 且有较高的能量& 有些核素有少
量的 $ 射线% 有利于定位( #’ " 辐射根据能量不
同对组织的穿透程度也不一样& 近期的研究认为
俄歇电子可作用于细胞核而导致细胞死亡 ?$@&%半

衰期适中% 在短时间内即可达到预定的辐射剂量%
且可持续作用一段时间% 以保证治疗效果& 半衰
期太长或太短% 应用不便% 影响治疗效果& &容
易标记成适用的制剂% 且在体内外均很稳定& 表
$ 列出了一些常用于肿瘤治疗的放射性核素& 用
于肿瘤治疗的放射性药物可分以下几类&

! 化合物类肿瘤放射性治疗药物

$#$ $<$A 标记的肿瘤治疗药物
$<$A 是目前放射性核素治疗中用得最多的核

素% 其标记的主要药物有#
’$<$A$31A# 主要用于治疗甲状腺癌以及消除
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用于肿瘤治疗的放射性药物

范我

摘要 由于恶性肿瘤靠单一治疗手段往往难以达到根治效果% 目前% 常采用多学科的综合治疗

方法% 其中% 放射性核素内照射治疗的手段正逐渐受到重视& 本文阐述了对放射性治疗药物的要求%

对常用的肿瘤治疗放射性药物% 包括一般化合物药物’ 放射性标记的胶体和颗粒% 以及放射性导向

治疗药物的种类和应用作了简要介绍&
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表 ! 常用于肿瘤治疗的放射性核素

核素 半衰期 衰变方式

"分支比# <$
粒子能量# ,(:
"强度# <$

!射线能量# =(:
"强度$

组织中射程

">>$

注% "?为负电子发射& @A 为同质异能跃迁& BC 为轨道电子俘获
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手术后剩余的甲状腺组织" 并治疗甲状腺癌的转
移灶" 它用于分化型甲状腺癌治疗的预后较好#
服用 $<$=#31= 的最常见副作用是短暂性涎腺炎" 给
药初期有可能引起短暂性急性放射病#
!$<$=#$ $">=#碘化油% $<$=#碘化油是目前较理想
的肝癌栓塞治疗剂" 经肝动脉注入后在肝癌的组
织内浓集度高" 滞留时间长" 可起到栓塞和直接
杀伤癌细胞的双重作用# 进入肝癌的碘油很少再
释放入血" 对其他脏器的辐射损伤较小" 其治疗
的有效率较高# 也有人用 $">=#碘化油与抗癌药&阿
霉素$ 丝裂霉素’制成混合乳剂" 注入肝动脉进行
栓塞治疗 ?"@" $">= 半衰期长" 并发射俄歇电子" 在
瘤细胞内 ABC&传能线密度’高" 可有效杀伤癌细
胞# 碘油来源容易" 使用方便 ?<@#

" $<$=#,=DE &$<$=#间碘苄胍’% 主要适应证为
恶性嗜铬细胞瘤$ 嗜铬细胞瘤转移灶$ 交感神经
节神经细胞瘤及交感神经节神经母细胞瘤" 以及
有浓聚 $<$=#,=DE 功能的甲状腺髓样癌和类癌#
此外" 用钛金属包封的 $">= 籽直接植入肿瘤组

织杀伤癌细胞" 操作技术相对简单" 疗效明显"
也是一种可供选择的肿瘤治疗方法 6 具有相似作
用的还有 $9<F- 籽" 两者在治疗前列腺肿瘤中均取
得了较好的效果 ?!@ # 尚在研究中的还有利用 3=.
&钠G碘同向转运体’能够主动转运碘的功能"使肿
瘤组织转染上 3=. 基因" 增加对放射性碘的摄取"
从而达到治疗甲状腺癌或其他肿瘤的目的 ?>@#
$$" 缓解肿瘤骨转移灶疼痛的药物
已有多种放射性药物对缓解肿瘤骨转移灶疼

痛有明显的作用" 成为放射性核素治疗中用得较
多的一类药物" 其常用药物有%

# $><.H#BIC,F J$><.H#乙二胺四亚甲基膦酸KL
M9N以上的骨转移灶疼痛患者在用药后 " 周内症
状缓解" 治疗后数月异常浓聚放射性的病灶消失#
$><.H#BIC,F 的骨髓毒性温和而短暂 " 治疗多发
性骨转移癌疗效较好" 止痛有效率高" 副作用小(
此外" 还可用于诊断$ 定位骨肿瘤或发现转移灶#

!$#M0(#$ $##0(#OBIF &$#M0(#$ $##0(#羟基亚乙基
膦酸盐’% $#M0( 由反应堆生产" $## 0( 由 $##P#$##0(
发生器得到" 它们均发射低能 $ 射线" 有利于跟
踪观察治疗中病变的进程#

" #Q.’R5"&氯化锶’% 原发性骨肿瘤和转移骨病
变积聚的 #Q.’"S可达正常骨的 "%"> 倍" 并且 #Q.’ 进

入骨沉积后在转移部位保留时间比正常骨长至少

$99-# #Q.’R5"总的毒性反应温和" 无严重并发症#
有报道认为" 在骨转移早期尚无骨痛时用 #Q.’ 治
疗" 可避免骨痛发生" 但并不延长病人的存活期
?$@# 大多数报道 #Q.’R5" 减轻骨疼痛的有效率大于
T>N" 特别是对减轻前列腺癌和乳腺癌病人的骨
转移疼痛疗效显著" 再次给药也是安全的#

% $$T.+H&&’#ICFU ? $$T.+H&&’#二乙基三胺基
五乙酸 @% $$T.+H 的半衰期为 $<;Q-" 发射 $>QV(:
&#MN’ 的 $ 射线及低能内转换电子# $$T.+H#ICFU
具有高的骨摄取和保留特性" 其 $ 射线可用于显
像" 同时具有的低能量转换电子可以治疗转移癌
的骨疼痛" 而伴随的骨髓抑制较低" 使它与前面
几种骨疼痛治疗剂相比" 具有不可替代的优越性"
有人认为它是用于骨疼痛治疗的首选药物# 几种
治疗骨转移灶疼痛的放射性药物全身保留剂量列于

表 "?M@#

其他用于骨转移癌疼痛的核素有 % <"F$ <<F$
$TTA4$ $MQB’ 等 ?T@" 它们大多具有良好的核性质和适
宜的半衰期#

! 放射性标记的胶体和微球治疗剂

放射性标记的胶体和微球常常采用直接注入

腔内和肿瘤部位的给药方法" 以使最大剂量达到
病灶部位" 力求降低循环血及其他正常组织的辐
射损伤# 主要用于肿瘤治疗的放射性胶体和微球
见表 <#
";$ <"F#R’FW!&<"F#磷酸铬’胶体
通常以直接注入体腔或器官腔内的给药形式

对肿瘤组织进行照射" 给药剂量视不同的疾病而
有所差异# 卵巢癌术后用 <"F#R’FW! 治疗可提高 >
年生存率?#@" 对癌性胸腹水具有缓解和改善症状的

X全身保留Y剂量Z尿排放

表 ! 几种治疗骨转移灶疼痛的放射性药物
全身保留剂量比较

给药后

$$T.+H#ICFU $#M0(#OBIF $><.H#BIC,F #Q.’R5天数

$
<
T

$!
$99

##;M
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>!
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全身保留 X百分数&N’
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作用" 对一些血管瘤也有显著的疗效" 还可用于
胃癌和食管癌的局部注射治疗等# <"= 由于 ! 射线
能量较高" 易引起骨髓抑制" 但是直接腔内或瘤
内给药使副反应大大减轻# 腔内给药后应注意经
常改变体位" 使放射性核素在腔内均匀照射#
";" 放射性标记的微球
主要是 <"= 和 >9? 标记的微球" 以肝动脉灌注

治疗肝癌" 疗效明显" 如肝癌病灶稳定" 瘤体缩
小" 生存期延长等#
放射性胶体还可由多种核素制备 " 如 $#@0($

$##0(#硫化物悬液和 $#@0(#碘化油" 均可用来通过
动脉插管技术治疗肝癌" 少量临床试验表明对肝
癌具有明显的疗效" 目前尚在进一步的临床实验
中 A>B# 除此之外" >9?$ $@CD8$ $@>E’$ $FFG4 和 $@@H&
等核素也可制备胶体和微球用于治疗肿瘤 A$9B#

! 放射性导向治疗剂

放射性核素标记的单克隆抗体和各种肿瘤受

体的配体" 由于其肿瘤积聚的特异性高而受到了
广泛的关注#
<;$ 0IJ%放射免疫导向治疗&剂

0IJ 是把放射性核素标记的特异性 ,/K7 %单
克隆抗体&引入机体后" 与其相对应的抗原进行特
异性结合" 使肿瘤组织浓聚大量放射性核素而杀
死肿瘤细胞# 此方法虽经多年研究取得不少成果"
但也存在不少问题" 诸如定位于肿瘤的 ,/K7 量
低 " 瘤L非瘤的放射性比低 " 标记的 ,/K7 在体
内$ 瘤内降解" 鼠源性抗体诱发 HK,K%人抗鼠抗
体&等’ 尤其是用大剂量放射性作导向治疗时" 更
须慎之又慎# 当今学者在多年研究的基础上重新
总结各种因素的影响" 进行多方面的探索" 如采
用瘤体内直接注射" 以减少放射性标记抗体在机
体内的循环和使用新的联接剂或用生物素#亲和素

法改善抗体和肿瘤的结合" 并研究了采用基因工
程重组 D3K 技术制备人源化的基因工程嵌合型抗
体" 为导向治疗的发展提供良好的条件# 随着基
因治疗研究的兴起" 有人提出了将基因治疗与靶
向性放射性核素治疗相结合的 (基因靶向性放射
性核素治疗) 方法" 并作了 $<$I#%IKM%C#氟脱氧碘
化呋喃糖尿嘧啶&治疗计划" 理论上较单独基因疗
法的疗效要好A$$B#
目前用放射性核素标记的单抗治疗肿瘤的研

究报道很多" 就核素而言" 仍以 $<$I 为主" 其主要
原因是它来源方便" 容易标记" 但作为治疗核素"
其 ! 射线能量相对较低而 " 射线能量较高" 并且
在使用中必须考虑到碘标记 ,/K7 进入体内后容
易脱碘的问题 ’ 其次是 >9?" 由于其良好的核性
质" 应用日渐广泛’ $##0( 的应用也在增加#
<$" 放射性标记的受体介导治疗剂
利用放射性标记的配体能与肿瘤特异表达的

受体相结合的原理" 已经研制出了多种用于肿瘤
显像的药物# 由于其特异性和选择性均高" 因此
目前也有用 ! 发射的核素" 如 $##0($ >9? 标记奥曲
肽%生长激素抑制素类似物&等治疗肿瘤" 可起到
放疗$ 化疗的双重作用# 近年来" 还有 $FFG4 以及
一些用俄歇电子标记各种生长抑素类似物进行肿

瘤治疗的研究" 如 $"CI$ @FN1 和 $$$I+ A$"O$!B# 虽然目
前这方面的工作大多处于研究阶段" 但是受体介
导的靶向治疗药物已引起广泛重视" 可望在不久
的将来取得突破性进展#
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表 ! 用于肿瘤治疗的放射性胶体和微球
核素载体 主要用途

$>#K4 胶体
<"= 胶体
$FFG4 胶体
>>? 微球
$<$I#$ $"CI#碘化油
$@>E’ 胶体

体腔$ 囊腔$ 淋巴

体腔$ 淋巴$ 囊腔$ 组织间

体腔$ 淋巴$ 组织间

动脉

动脉

组织间

胸$ 腹腔癌性积液

淋巴瘤" 白血病

癌性胸$ 腹膜炎

中$ 晚期肿瘤

中$ 晚期肿瘤

癌瘤

给药方式

"!
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