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摘要!采用>,##B0+E’ 对洛美沙星进行了直接标记%并对标记条件进行了优化%确定##B0+ 标记洛美沙星的

最佳条件%并测定了 标 记 物 的 体 外 稳 定 性 和 脂 水 分 配 系 数’结 果 表 明%最 佳 标 记 条 件 为 洛 美 沙 星)+K%

X3M.!(!L!E%H"$K%<LZ&%温度为&"‘%标记时间为%"+-3%所得标记物的标记率"#HY%放化纯度可达

#&2#(Y!标记物体外稳定性良好%可在"2"%+5.)D<LF2’的AQX中 室 温 放 置&J%其 放 化 纯 度 仍"#HY!
##B0+$洛美沙星为脂溶性化合物’以上结 果 表 明%##B0+ 直 接 标 记 洛 美 沙 星 的 方 法 操 作 简 单%标 记 率 较 高’

标记物不需分离纯化%体外稳定性好’

关键词!##B0+!洛美沙星!标记
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!! 近年来!放射性同位素标记抗菌素成为研

究的热点!其中放射性同位素标记喹诺酮类抗菌

素研究较多"%$’#$##B0+$M-<758.5V,0-3%环丙沙星&
已用于临床炎症显像!鉴别细菌性炎症和非细菌

性或无菌性炎症!但其确切作用仍存在质疑$其

它喹诺酮类药物能否具有更好的体内代谢和分

布特性以及更适于临床炎症显像值得深入探讨$

D5+18.5V,0-3%洛美沙星&和M-<758.5V,0-3%环丙

沙星&同属第三代喹诺酮类广谱抗菌药!化学结

构相似!但是迄今为止尚未见有关洛美沙星放射

性同 位 素 标 记 物 的 研 究 报 道$本 研 究 拟 采 用

##B0+直接标记洛美沙星"H$&#!探讨其最佳标记条

件!旨在为探讨##B0+ 标记洛美沙星能否作为新

型炎症显像剂提供实验依据$

=!主要实验材料

多道#计 数 器’美 国MGAbGM公 司(薄 层

放 射 性 扫 描 仪%BDM&’德 国 b,/;1:;9:5;5<13$
+1::K17;1C+@L公司(洛美沙星’山东省医药

工业研究所!分析纯(##]5$##B0+发生器’原子高

科股份有限 公 司 产 品(<L 精 密 试 纸)新 华 一 号

滤纸)C?$!H’硅胶纸’浙江黄岩实验化学厂$其

余试剂为国产分析纯$

>!实验方法

>?=!DD#3EM洛美沙星的制备

将)+K洛美 沙 星 和%H"$KX3M.!*!L!E
%%2H +5.+D LM.溶 液&混 合!用 "2% +5.+D
>,EL溶 液 调<L 至&$加 入 新 鲜 淋 洗 的%"
!+D>,##B0+E’%)F"]QS&!充分振摇!&"‘加

热%"+-3!冷 却 至 室 温 后 测##B0+$洛 美 沙 星 标

记率$

>?>!标记率的测定

采用纸层析法测定##B0+$洛美沙星标记率$
新华一号滤纸作为支持物!展开体系为F%生 理

盐水&fF%丙酮&Z%2Hf%$展开%"+-3后!取

出晾 干$实 验 重 复)次!计 算##B0+$洛 美 沙 星)
##B0+E!)##B0+E’[ 的G8 分别为"2)H)")%g"!计
算标记率$

>?@!标记条件的优化

在##B0+$洛美沙星的标记过程中!在其它条

件不变的情况下改变标记条件中的一项!测定标

记率!观察其变化趋势!选择最佳标记 条 件$实

验重复)次$各项条件分别为’%X3M.!*!L!E

分别为’H")%"")%H")!"")!H"))""$K(&洛美沙

星分别为%)!)))’)H)&+K(’<L 分 别 调 为!)

))’)H)&)F((反 应 温 度 分 别 为!")’")&")(")

%""‘()反应时间分别为H)%")%H)!")!H+-3$

>?A!一般理化性质

用精密<L 试 纸 测 量##B0+$洛 美 沙 星 注 射

液的<L!目测其颜色和澄清度$

>?B!DD#3EM洛美沙星放化纯度及体外稳定性

放化纯 度 测 定 采 用 薄 层 层 析 法%BDM&!支

持物为C?$!H’硅 胶 纸!展 开 体 系 为F%生 理 盐

水&fF%丙 酮&Z%2Hf%$将 标 记 物 点 于 C?$
!H’硅胶纸上!放 入 展 开 体 系!%"+-3后 取 出 晾

干!薄 层 放 射 性 扫 描 仪 测 定##B0+$洛 美 沙 星)
##B0+E!)##B0+E’[ 的G8!计 算##B0+$洛 美 沙 星

放化纯度$将所得标记物加入"2"%+5.+D<L
Fg’的AQX溶液中!室温下放置%)!)))’)H)&J!
计算放化纯度$实验重复)次$

>?$!标记物脂水分配系数实验

将##B0+$洛美沙星溶于!+DF %正辛醇&f
F %双蒸馏水&Z%f%的溶液中!振摇!离心!分

别取同量的有机相和水相测定放射性计数!按有

机相放射 性 计 数+水 相 放 射 性 计 数 计 算 分 配 系

数$实验重复)次$

@!结果与讨论

@?=!DD#3EM洛美沙星标记条件的选择

@?=?=!X3M.!*!L!E用 量 对 标 记 率 的 影 响!
在标记过程 中!X3M.!*!L!E过 多 将 增 加 水 解

锡的量并还原##B0+ 形 成##B0+$X3胶 体$X3M.!
*!L!E过少又会使##B0+ 不能还原到所需的氧

化态!导致形成不需要的络合物$X3M.!*!L!E
对标记率的影响结果示于图%$由图%可见!开

始时!随着X3M.!*!L!E用量的增加!标记率也

迅速增大!在%H"$K处达到最大!此后增加其用

量标记 率 有 所 下 降!因 此 本 实 验 选 择X3M.!*

!L!E用量为%H"$K$

@2=2>!洛美沙星用量对标记率的影响!洛美沙

星用 量 对 标 记 率 的 影 响 结 果 示 于 图!$由 图!
可见!与X3M.!*!L!E对标记率的影响相似!开
始时增加洛美沙星用量!标记率呈上升趋势!但

增加到)+K后!标记率反而呈下降趋势$洛美

沙星用量为)+K时标记率最大!因此本实验选

择洛美沙星用量为)+K$
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@2=2@!<L 对标记率的影响!<L 对 标 记 率 的

影响结果示于 图)!由 图)可 见"<L 对 标 记 率

的影响很明显"强酸性条件不利于标记反应的进

行"<L 为 & 时 标 记 率 达 最 高"为 #&2’Y ^
"2FFY!因此本实验选择<L为&!

@2=2A!反应温度对标记率的影响!反应温度对

标记率的影响结果示于图’!由图’可见"反应

温度对标记率的影响也很显著"低温不利于标记

反应的进行"高温下标记率也不理想"&"‘下反

应"标记率最高达#&2’Y "̂2(#Y"因此本实验

选择反应温度为&"‘!

图=!1.8G>!>N>O用量对标记率的影响

图>!洛美沙星用量对标记率的影响

图@!)N对标记率的影响

@2=2B!反应时间对标记率的影响!反应时间对

标记率的影响结果示于图H!由图H可见"在反

应%H+-3时 标 记 率 已 达 到#H2’Y^"2H&Y!
此后延长反应时间"标记率有所下降"因此本实

验选择反应时间为%H+-3!
综上所述"最佳标记条件为#洛 美 沙 星 用 量

)+K"X3M.!$!L!E用 量%H"$K"<LZ&"反 应

温度为&"‘"反 应 时 间 为%"+-3"所 得 标 记 物

的标记率"#HY!

图A!反应温度对标记率的影响

图B!反应时间对标记率的影响

@?>!一般理化性质

##B0+$洛美沙星注射液为无色澄明溶液"其

<L为&2""F2"!

@?@!DD#3EM洛美沙星的放化纯度及稳定性

BDM扫描结 果 示 于 图&!BDM测 定##B0+$
洛 美 沙 星%##B0+E!%##B0+E’[ 的 G8 分 别 为

"g)H%"%%2""放 化 纯 度 为#&2#(Y!在"2"%
+5.&D<LF2’的AQX溶液中室温放置%%!%)%

’%H%&J"放 化 纯 度 分 别 为#&2H%Y^%2!%Y%

#&2)#Y %̂2"HY%#&2%’Y %̂2)!Y%#H2##Y^
%2%)Y%#H2(FY "̂2#FY%#H2&’Y "̂2(HY"均

"#HY!此 结 果 提 示"标 记 物 可 在"2"%+5.&D
<LF2’的AQX溶液中室温存放&J!
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图$!DD#3EM洛美沙星#08放射性扫描图谱

@?A!脂水分配系数

##B0+$洛 美 沙 星 脂 水 分 配 系 数 分 别 为

!!g’(!%#2F&!!%2"H"平均值为!%2%"^%2)&"提

示标记物为脂溶性化合物#

A!小!结

本实验探 索 了##B0+ 标 记 洛 美 沙 星 的 最 佳

条件"该方法具有制备简便!易于操作!标记率高

等优点"为进一步的放射性同位素标记喹诺酮类

抗菌素提供了一定的技术基础#今后将进一步

研究##B0+$洛美 沙 星 对 动 物 的 药 理 毒 理 方 面 的

影响#
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