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　　　　Anew　bifunctional　chelating　agent，3－
oxobutyral－bis（N－methylthiosemicarbazone）－
carboxylic　acid，　（KTS－COOH）（Fig．　1），　is　syn－
　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　thesized．　Label－
　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　・　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　．H°°C－CH2－C＝N－N†NHCH3
　　　　　　　　　　　　　雷

　　　　　　　　　　　　　　t
　　　　　　　HC＝N－N＝C－NHCH
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　　（Fig．　1，　1くTS－COOH）

ed　anhydride　method，　and
Tc・－99rn．　（b）　KTS－COOH　is　labeled　with　Tc－99m

and　then　conjugated　with　HSA　in　the　presen－
ce　of　carbodiirnide．　In　both　cases，　Tc－99m
is　efficiently　labeled　by　using　tin　adsorb－
ed　resin，　Tc－99m　labeled　HSA－conjugate　is
purified　throuqh　Sephadex　column　chromato－
graphy　（G－25）．　工n　vitro　stability，　on　stand－
ing　（24hr），　is　very　high，　and　no　free　Tc－
99m　is　detec七ed．　In　vivo　studies　show　a
significantly　good　blood　level，　almost　com－
parable　to　the　data　reported　with　I－131－
HSA，　and　better七han　the　available　commer－
cial　kit　of　Tc－99m－HSA．　Further　studies　on
this　agent　are　now　under　way．

　1ng　of　HSA　wエth
　Tc－99m　using　this
　agent　is　carried
　out　by　the　follow－
　ing　method：　（a）

　KTS－COOH　is　first
　prepared　by　a　mix一
七hen　labeled　with

agnostlc　kits　of　our　product
co1］．oid，　DMSA，　EHDP　and　P工．

Mo（1pg／m1）　in　Tc－99m　DMSA
crease　of　liver　uptake　while
the　objective　organ，　the
The　liver　uptake　of
decreased　with　the　same
presence　of　H202（5μ9／ml）　Or
for　5　min　：　15　cc／min）　as
（Sn）cOlloid　shOwed　a　gradual
lung　uptake　with　time　after
free

　　　Metals　and　Oxidants　in　Tc－99m　per・techne－
tate　have　been　repor・ted　tO　have　a　detrimen－
taユ　effect　on　biOdistribution　and　labeling
efficiency　of　various　Tc－99m　labeled　com－
pounds．　　The　mechanism　of　the　effect，　howev－
er，　is　not　clear　yet．　　The　purpose　of　the
present　study　is　tO　investigate　the　effect
of　metals（Al，Mo）　and　oxidants（H202，NaOCI，02）
in　Tc－99m　pertechnetate　solution　on　the　bio－
distribution　in　rats　and　labeling　efficien－
cy　for　Tc－99m　labeled　compounds．　The　la－
beled　compounds　were　prepared　with　four・di－
　　　　　　・　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　●

resulted

　　　　　kidneys，

Tc－99m（Sn）colloid
　　　　concentratlon
　　　　　　　O2（air

　　　　　OXIdants

　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　labeling，

Tc－99m　per’technetate　was

line，　1．e．　Sn－

The　presence　of
　　　　　　．　　　　　　　　　　　　　　　　　．

　　　　　　ln　a　　ln－

the　uptake　Of
　　　　　decreased．
　　　　　　　　alSO
　　　　　’　．　The

　　　　　　bubbling
　　　　　　in　Tc－99m

increase　of
　　　　　　　　but

　not　detected．

72
工N　VIVO　LABEL工NG　OF　RED　BLOOD　CELLS　WITH　Tc－
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RBC　labellng　was　obtaユned　wlth
chelate，　and　the　results　were

　　　The　procedure　Of　in　vivo　labeling　of　red
blood　cells　（RBCs）　with　Tc－99m　has　been　at－
tracting　much　interest　because　of　the　sim－
plicity　of　the　procedure，　the　high　labeling
efficiency　and　its　superior・　in　vivo　stabili－
ty．　　We　have　currently　evaluated　several
　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　．　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　stannous　pyridoxylideneamlnates　as　the　stan－
nous　ion　sources　for　in　vivo　RBC　labeling
with　Tc－99m，　while　the　i．v．inゴection　of
stannous　pyrophosphate　followed　by　pertech－
netate　is　a　widely　accepted　procedure．
　　　工n　spite　of　a　considerable　var・iety　of
stannous　preparatiOns，　r・apid　and　efficient
　　　　　　　　　．　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　●　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　・

　　　　　　　　　　　　evaluated

oxylideneisoleucエne
vivo　RBC　labeling　was
travenous　injectlon　of　　　　　　　　　　　　　body
weight　of　Sn（II）　　　　　　　　　　　　waltlng　for　l5
－ 30　min　to　ensure　　　　　　　　　　　　RBCs　with
Sn（1工）　and　3）　an　　　　　　　　　　　　　xn〕ectlon　of

the　apPropriate　actlvlty　Of　Tc－99m　as　per・一

perior　to　that
phates．　　These
of　the　ligands
divalent　state
cedures　were
　　　　・　　　　　　　　　　　　　　　　　・

　　　　　　　　　　　　　　　each　stannOus
　　　　　　　　　　　　　　equa：L　or　su－

obtained　with　stannous　phos－
results　suggest　that　the　role
is　merely　to　stabilize　the
of　the　tin．　The　optimal　pro－
　　　　　　　using　stannous　pyrid－
　’　　　（Sn－PI）．　The　maximum　in
　　　　　　obtained　with；　1）　in一

technetate．　These　procedures　were　effective
in　rats　and　r・abbits，　and　the　blood　pOol　vis－
ualization　was　stable　for　more　than　l　hr
after　the　TcO耳　injection．　　Fur・ther　studies
will　be　performed　in　higher　arユimal　species．
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　　　　Tc　coordinated　in　mono，

ar　state　with　penicillamine
different　pharmacodynamic　distribution
99m－Pyridoxilideneglutamate
Sn－resin　kit　and　Tc－99m－pyridoxi1エdenelso－
leucine　（P工）　of　I（ato．s　are　comparatively
tested　by　IN　VITRO　（thin　layer　and　sephadex
c。lumn　chr。mat。graphy（G－15），exchange　re－
action　with　PEN，　octanol　extraction）　and　IN
V工VO　studies　（mice　biodistribution，　metabo1－
ic　studies，　protein　binding，　rat　bile　excre－
tion）．　PG　similar　to　Baker’s　complex　is　of
high　molecular　weight　and　low　lipophilicity
（octanol　extraction　42亀，　cumulative　bile
excretion　　41t，　lhr）　but　of　great　stability．
No　ligand　exchange，　no　metabolic　change　of
the　inゴected　compound　and　40亀　excreted　in
faeces　（24hr）．　PI，　on　the　other　hand　f　is　a
highly　lipophilic　（octanol　extraction　93宅’
cumulative　bile　excretion　76．7宅，　lhr）　of
lower　molecular　weight　and　stability　which
undergoes　exchange　reaction，　forming　a　mono－
nuclear　complex　of　PEN．　So，　a　mononuclear
complex　with　Tc（IV）　bis　coordinated　wi七h
ligand　is　postulated．　PG　reaches　its　stabil－
ity　through　Tc　in　dinuclear　state　bis　co－
ordinated　with　the　ligand．　Larger　amount　of
PI　bound　to　protein　（52亀　versus　339）　but
metabolic　changes　are　detected　in　bile，　uri－－
ne　and　27．4亀　are　excreted　in　faeces　（24hr）．

di　or　polynucle－
（PEN）　showed
　　　　　　　　　　．　Tc・一

（PG）　prepared　by
　　　　　●　　　　　　　　　　　　　　　．
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