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99m－Tc（V｝－DMS　：　BAS工C　STUDIES　AS　FOR　CLINICAL
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H．Sa’i，　H．Ohta，　1く．Endo，　K．Torizuka．
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　　　Apolynuclear　complex　of　99m－Tc（V）Dimer一
瀦ミu＝t：．1：ラ（￥と；IMI］。吉㍑蹄，P鴛：a－

presented　hiqh　accumulation　in　tumor　cells．
Its　qreat　potential　for　clinical　use　as　an
agent　for　tumor　diagnosis，　called　for　the
formulation　of　an　easy　to　label　kit　form．　A
ki七　form　was　desiqned　as　follows　3　DMS　dis－
solved　in　NaHCO3　solution　was　deaireted　and
the　apPropria七e　amount　of　SnC12　prepared　in
O．1N　HCI　added，　and　the　mixture　with　re－
quired　additives　was　lyophilyzed．　This　new
kit　demonstrated　marked　stability　with　shelf
life　up　to　6　months　at　4°C．　The　aqent　prepa－
red　by　this　kit，　showed　similar　in　vitro　and
in　vivo　behavior　as　that　Tc（V）－DMS，　previous－
ly　reported　（1）．　On　the　other　hand，　this
aqent　showed　slow　blood　clearance，　a　pheno－
menon　to　hinder　a　wide　clinical　use．　Thusワ
in　order　to　achieve　a　tumor／tissue　ratio
within　a　proper　tenure　for　clinical　appli－
cation，　the　use　of　various　chelatinq　agents
was　screened．　Arnong
stration　of　citrate
ability　to　decrease
vity　level．　Usefulness
by　this　formulation
七ion　of　citrate　is　now　beinq
cal　studies．

them，　the　post　admini－
indicated　the　hiqhest
rapidly　the　blood　acti－
　　　of　Tc（V）－DMS　prepared

and　the　post　administra－
　　　　　　　　　tested　in　clini一

（1）　J．Nuc1．Med．　24‡　p126，1983．
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Tc－99m　LABELED　PROTEIN　USING　BIFUNCTIONAL
CHELATING　AGENT　（VI）：　LABELING　CONDITIONS
FOR　A　STABLE　Tc－99m－HSA．　Y．　Arano，　Y．　Ma　a－
ta，　A．　Yoko　arna　，　H．　Sa’i　an　　K．　Torizu　a．

Facu　ty　o　　P　armaceutlca　　Sciences　an
School　of　Medicine　r　Iくyoto　University，　Kyoto．

　　　In　Tc－99m　labeling　reaction　of　HSA　using
bifunctional　chelating　agent　（BCA），　the　re－
action　is　hindered　by　a　great　portion　of　re－
duced　Tc－99m　seized　by　the　aminoacid　residue
present　on　the　protein　surface，　followed　by
a　slow　transfer　toward　the　chelatinq　rnoiety
of　the　BCA　attached　to　the　protein．　While
another　portion　of　the　reduced　technetiurn
hydrolyzes　and　breaks　down　to　TcO4　0r　TcO2・
　　　In　a　search　for　a　workable　solution．　in
　a　　di－thiosemicarbazone　containing　BCA，
elongation　of　the　chain　between　the　chelat－
inq　site　and　the　protein　coupling　site　has
shown　some　irnprovernent．　In　the　present　paper
optimization　of　the　labeling　parameters　are
pursued．　Using　the　stannous　chloride　method，
a　study　of　the　labeling　reaction　at　pH　3．4
with　the　reducing　agent　prepared　in　various
different　solvents，　in　the　presence　or　abs－
ence　of　antioxidants　were　conducted．
　　　The　labeling　of　HSA　coupled　to　七his　BCA
was　achieved　with　hiqh　efficiency　as　a　well
deairated　solution　of　stannous　chloride　（
10－4　M）　in　the　presence　　of　ascorbic　acid　（
10－2M）wa・u・ed．　A　very・electiv・binding
to　the　chelatinq　moeity，　as　well　as，　a　low－
er　lost　of　reduced　technetium　trapped　by
the　aminoacid　residue　were　procured．　This
formulation　showed　an　improved　in－vivo　be－
havior　and　better　feature　than　the　well
known　I－131－HSA．
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SEARCH　FOR　BRA工N　PERMEABLE　CHEMICAL　FORM　OF
GLUCOSONE　1，2－bis（「rHIOSEM工CARBAZONE）（GBT）‡
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reflected　on　the　partition　coefficient　and
rnice　brain　uptake．　Biodistribution，　scinti－
graphic　and　PCT　images　of　Tc－99m－GBT，　Cu－62－
GBT　with　different　charqe，　stability，　1ipo－
philicity　are　presented　and　their　implica－
tion　discussed．　Basis　for　understanding　the
plausible　Tc　chemical　fom　involved　is　ex－
Plored．

　　　Amonq　the　various　bifunctional　chelatinq
aqents　desiqned　in　our　laboratory，　GBT　has
been　synthesized　and　labeled　with　Tc－99m　un－
der　very　restricted　condition．　Since　favour－
able　brain　uptake　has　been　limited，　for　char－
acterization　of　target　specific　Tc－complex，
exploration　of　GBrr　complexes　with　copper，　a
metal　with　more　defined　chemical　character－
istic　is　attempted．
　　　Generator　produced　99m－TcOξ　and　62－CuC12’
were　used　for　the　labeling　of　GBT．　Chemical
character　was　analyzed　by　HPLC，　TLC　and　elec－
trophoresis　and　the　biological　implications
tested　in　mice　and　rabbit．
　　　Analytical　studies　revealed　the　labelinq
　　　a　stable　Cu－62－GBT　at　pH　4．6　to　5．5．　An
　　　　　　　　　of　neutral　complex　formation　was
　　　　　　　　　as　七he　pH　was　raised．　　A　phenornenon

　　　We　designed　and　evaluated　a　new　method
for　estima七ion　of　brain　MAO　activity　in　vivo
based　on　a　metabolic－trapping　radiotracer．
We　selected　N－rnethyl　labeled（C－14）N－methy1－
phenylethylarnine（MPEA）　as　a　prototype　of
this　radiotracerrbecause　MPEA　was　expected
to　pass　through　the　blood－brain　barrier，and
the　labeled　metabolite－C－14　methylamine
should　be　trapped　in　the　brain　because　of
its　cationic　charge．工n　fact，　C－14MPEA　rapi－
dly　entered　into　the　brain　and　was　metabo1－
ized　to　C－14　rnethylarnine　by　both　forms　of
MAO　in　the　brain．Whereas，u㎜etabolized　C－14
MPEA　itself　was　fomd　to　be　eliminated　fast
frorn　the　brain．When　mice　were　pretreated
with　a　vrious　dosage　of　MAO　inhibitors（Clo－
rygyline　and　1－depreny1），the　whole　brain
radioactivity　at　2　hr　after　i．v．　of　C－14
MPEA　significantly　decreased　in　a　dosage
（】WAOI）－dependent　way．The　production　rate
of　labeled　methylamine　in　the　brain　see：ned
to　be　almost　proportional　to　MAO　activity
remaining．These　results　indicated　C－11MPEA
has　a　high　potency　for　in　vivo　estimation
of　brain　MAO　activity．We　synthesized　C－11
1abeled　MPEA　wi七h　a　high　radiochemical　yie－
ld　within　a　short　period．
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