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帕金森病(阿尔茨海默症等中枢神经紊乱性疾病

及烟草成瘾等机制的研究中*

*>+

+

'烟碱乙酰胆碱

受体显像剂种类繁多&但大多因特异性差(存在毒

性(亲和力低等原因而不适用或逐渐退出临床应

用'而
(>

*

*D

C

+

>N>DO!D)

以其特异性强(亲和力

高(无毒性而广受关注&在国外已应用十余年&被

广泛应用于帕金森(阿尔茨海默(早老性痴呆和血

管损伤等的机制研究中'合成该显像剂较*D

C>

C<L

复杂&且费用较高&亦因技术原因&国内对该

显像剂只基于基础研究*

O

+

&尚未有临床应用报道'

本工作拟通过取代法合成烟碱乙酰胆碱受体显像

剂
(>

*

*D

C

+

>N>DO!D)

&并探讨其在大鼠脑内的分

布&为国内临床应用奠定基础'

>

!

实验部分

>J>

!

试剂和仪器

前体
\3

!

'

b

$̀2>N>DO!D)

,

[C

!

VH

I

!

&德国
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影领域发挥了自身优势*

M

+

&其原理为"磷屏是由细

小的
0̀C̀.

"

E-

(b晶体构成的感光屏&当含放射

性核素的样品靠近磷屏时&来自样品的辐射能激

发
E-

(b 上的电子&使
E-

(b 氧化为
E-

!b

&

0̀C̀.

被还原为
0̀C̀.

I

'这样磷屏上就保留了来自于

核辐射的信息'当用一定波长的激光束对磷屏进

行扫描时&

0̀C̀.

I吸收能量释放电子&将
E-

!b还

原为
E-

(b

&当
E-

(b变为基态时&释放出光子&这

些光子经过光电倍增管转变为电信号&计算机接

收电信号后处理成磷屏影像&可以对影像进行进

一步分析和定量'由于磷屏的
0̀C̀.

"

E-

(b晶体

对核辐射比核乳胶更灵敏&可以大大缩短曝光时

间&而且该方法具有更宽的线性范围#可以达到

O

个数量级$&也不需要暗室&特别是磷屏可以反

复使用&减少了废弃物'

本工作利用磷屏显影技术研究了
(>

*

*D

C

+

>N>

DO!D)

在大鼠脑内的分布'结果显示&丘脑分布

最高&皮质次之&白质(小脑及脑干轻微摄取&与

文献*

O

+结果一致'

/N[75

主要存在于大脑(脊

髓及 其 它 神 经 组 织&包 括
*

+

/

(

(

*

!

/

!

(

*

(

/

(

(

*

*

/

*

+0

(

*

M

和
*

D

等亚型&是离子通道受体&其中

?)f

以上为
*

+

/

(

亚型'显像结果与脑内
*

+

/

(

受

体分布一致&表明该放射性配体对
*

+

/

(

/N[75

特异性结合度高&适合
/N[75

显像'本课题前

期药物分布结果显示
(>

*

*D

C

+

>N>DO!D)

在小鼠

体内广泛分布&主要经过肝脏和肾脏进行代谢&

肝(肾的放射性摄取在注入后
O86/

时分别为

)&(+!fX<

)

U

(

)&+D+fX<

)

U

&

*D)86/

时则分别

下降 为
)&)((fX<

)

U

(

)&)*!fX<

)

U

'注 入 后

")86/

脑 中 的 放 射 性 摄 取 达 到 最 高 值 为

)&*+OfX<

)

U

&

*O)86/

时在脑内摄取大于其他

组织器官&脑中摄取较多(清除缓慢(状态稳

定*

"

+

'磷屏显像结果表明&

")86/

时磷屏影像

光强度最大&

*()86/

至
*D)86/

的磷屏影像光

强度缓慢降低'这与前期研究变化一致'

综上所述&

(>

*

*D

C

+

>N>DO!D)

的制备方便(体

外稳定'产品的标记率(放化纯度(比活度经检测

符合放射性药品质量要求&适合
/N[75

显像&为

国内临床应用奠定了基础'
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公章更换声明

0核化学与放射化学1编辑部自
()*O

年
*

月
*

日起&启用新刻制的公章&原公章将不再使用'

特此声明2
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旧印章印模

!!!!

新印章印模
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第
"

期
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黄乐乐等"烟碱乙酰胆碱受体显像剂
(>

*

*D

C

+

>N>DO!D)

的合成及大鼠脑磷屏显像




