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1 I N T R O D U C T I O N

I t 15 a h o t s u b j e
e t i n t h e n u e l e a r m e d i e i n e t h at r a d i o i o d i n at e d l ig a n d s w i t h h ig h

s e l e e t i v i t y t o r e e e p t o r s i n v ivo ar e
us

e d as
r e e e P t o r 一 s i t -e id r e e t e d im ag i n g ag e nt s , s u e h

as d o p a m lne
r e e e p t o r l ig a n d s w h i e h we

r e u s e d as im鳍i n g s o f t h e b r ia n
.

I n t h e p as t

d e e ad e , a n u m b e r o f r a d i o io d i n at e d a n a l o g s o f t he 尽ad
r e n o e e P t o r a n t a g o n is t s h vae b ee n

p r e p a r e
d a n d e

va lu a t e d as 哪
o e a r d ial im鳍i n g a g e n t s fo r v i s u an

z i n g t h e h e ar t i n v ivo l l l
,

b u t t h e i r r e e e P t o r a iff n i t i e s

we
r e t o o low t o b e u s e

ful
r e e e P t o r im a g i n g ag

e
nt s

.

T h e r -e

fo
r e , e n h a n e e m e n t o f r e e e p t o r a iff n i t y w h i l e r e t a i n i n g e ar d i o s e l e e t i v i t y h as b e e n a m aj

o r

P r o b l em i n t h e d e v e lo p m e nt o f r e e e P t o r 一 s i t e
一

d i r e e t e d In y o e a r d i a l im ag i n g ag
e nt s

.

A e e o r d i n g t o K i z u 孤 [1 ]
, o n e m e t h o d t o s o lve t h e p r o b l e m 15 t o e m p l叮 b i喇

e
nt

l ig a n d b as
e d o n t h e s t r u e t u r e o f P r

ac t o l o l
.

T h e s e b l v a l e nt l ig a n d s e o
sn i s t e d o f t w o P h a r -

m ac o p h o r e s o f p r a e t o lo l (p ) a n d o n e s p a n n e r 盯 o u p (
x
)

.

T h e b ival
e饥 l ig a n d (卜 x

一

p )

wo
u ld e n h an e e r e e e p t o r

iaff
n i t y r e l a t i v e t o t h e m o n

voa
l e n t l ig an d (p ) w h e n t h e s p a n n e r

gr o u P w as l o n g e n o u g h t o P e r沮i t s im u l t a n e o u s b i n d i n g o f t h e P h ar m a e o P h o r e t o two
o r

m o r e r e e e P t o r s
.

R e e e nt ly
,

w e p r e p a r e d 。 b iva l e nt li g a n d o f p r a e t o l o l (B A P ) [2 ]
,

as 。

哪
o e
ar d iaJ im鳍

-

i gn ag
e nt

.

I n t h i s p a p e r ,

i t s r

ad i o i o d i n at i o n a n d p h ar m ac o k i n e t i e s a r e r e p o r t e d fo r t h e

if r s t t im e
.
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2
.

2 R a d i o i o d i n a t i o n o f B A P

B A P w as r a d i o i o d i n a t e d a e e o r d i n g t o t h e s o l id p has e i s o t o p i e e x e h a n g e m e t h o d

o f M a n g e : 。 t 。
水3 ]

.

T h e : e a e t i o n m i x t l , r e C o n s i s t i n g 。 f 1 m g B A P (0
.

9 6 拼g
,

i n a e e t o n e )
,

4 m g a m m o n i u m s u l fa t e (7
.

6 拜m o l
,

i n d i s t i l l e d w a t e r

) a n d e a r r i e r 一 fr e e N a 12 5 I (7 4 M B q )

i n a v i a l w as d r i e d u n d e r n i t r o g e n a t 9 0 ~ 1 0 0
o

C
, a n d t h e d r y r e

ac t i o n m i x t u r e w as

m a i n t a i n e d at 12 0~ 1 30
o

C fo
r 15 m i n

.

A ft e r b e i n g r e m voe d n i t r o g e n , t h e m i x t u r e w as

h e a t e d a t 1 5 0 ~ 16 0
0

C fo
r 1 h

.

B e i n g e o o l e d t o r o o m t e m p e r a t u r e ,

t h e 1 2 5 1
一

B A P w as
e x t r a e t e d w i t h C H C 13 a ft e r a dd i n g 0

.

5 m l o f 0
.

1 m o l / L N a O H
.

T h e C H C 13 l a y e r w as

w as h e d w i t h 1 m o l /L
s o d i u m o l e t a b i s u l if t e s o l u t i o n a n d d i s t i l l e d w a t e r a n d p u r iif e d b y

m e d i u m P r e s s u r e l iq u id e h r o m a t o g r a P hy u s i n g a L o B a r p r e P a e k e d s i l i e a g e l e o l u m n
.

2
.

3 P h a r m a e o k i n e t i e s o f B A P
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一

B A p w as e

va l u a t e d i n 18 0士 2 0 9 S p r a g u e 一 D aw l e y r a t s
.

A l iq u o t s o f 0
.

2 m l o f 1 2 5 1
一

B A p (0
.

3 M B q ) w
e r e inj

e e t e d t o r a t s v i a t h e t a i l v e i n
·

O f g r o u p s

o f fo u r r a t s e a e h
,
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,

5
,

1 5
,

3 0
,

6 0
,
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,
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,
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,

7 20
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I t 15 u i l s u i t a b l e t o u s e r o u t i n e l a b e l l i n g m e t h o d s s u e h as t h e e h l o r a m i n e 一 T t o l a b e l

t h i s e o m P o u n d b e e a u s e o f i t s m o le e u l a r s t r u e t u r e
.

T h e r e fo r e , t h e s o l id P h as e i s o t o P i e

e x e h a n g e m e t h o d 15 s e l e e t e d t o l a b e l B A P
.

S o li d p h as e e x e h a n g e b e t we
e n e a r r i e r 一 fr e e

r a d i o i o d i d e a n d u n a e t iva t e d a r y l i o d id e i n t h e P r e s e n e e o f a m m o n i u m s u l fa t e 15 a m i ld
,

s im P l e t e e h n iq u e
fo

r t h e P r o d u e t i o n o f r a d i o l a b e le d i o d于a r o m at i e e o m P o u n d s o f h ig h

s p e e i且e a e t i v i t犷 B y t h e m e t h o d
.

1 2 5 x
一

B A p e a n b e o b t a i n e d w i t h t h e s p e e i if e a e t i v i t y o f

2 5 M B q /m g (2 6 M B q /拜m
o l )

a n d t h e r a d i
o e h e m i c a l p u r i t y o f 93%

.

I t e a n b e s t a b l e fo r

2 0 d w i t h o u t o b v i o u s d e i o d i n a t i o n s t o r e d a t 一 1 8
o
C

.
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2 s h o

we d t h e e u r
ve o f r

ad i o a e -

t i v i t y o f 1 2 51
一

B A P v s t im e
.

B A P e -x

h ib i t e d
e n il an

e e d r e e e p t o r a iff in t y t o 口
-

ad
r e n o e e p t o r s i n r a t h e a r t ( u n p u b l i s hde

d at a ) b e e a l i s e i t h ad t w o fl l n e t i o n al 罗 o u p s

t o b i n d t o r e e e P t o r s
.

T h i s r e s u l t e d i n

t h e s low w as h ign
一
o u t r at e fr o m t h e

he ar t

e o m P
aer d w i t h t h a t of m o n

vao l e nt 11-9

a n d s
.

A l t h o u g h b l o o d e l e ar an
e e o f B A P

aws
s o m e w h a t S low ( t i /2口 = 3 0 9

·

6 6 而
n ,

p o ss ib ly d u e t o h ig h e r s e r u m p r o t e in b in小

i n g )
,
i t s h e ar t

一

t o b l o o d r a t i o s t e ad i ly i n
-

e r e
as

e d d u r i n g t h e 2 4 0 m i n aft
e r i nj e e t i o n

.
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T h e s m al l v a lu e o f K i Z d e m o n s t r a t e d t h a t t h e r a t e o f B A P fr o m t h e e e llt r al

e o m p ar t m e nt (
e o n s i s t e d o f b l o o d a n d o r g an

s w h i e h h vae p l e nt i fu l vo l u m e o f b fo o d fl ow
s u e h as h e

ar t ) t o t h e p e r ip h e r
al

e o m p ar t m e nt (t h
e o t he

r t i s s u e s ) w as s low
,

b e e a u s e t h e r e

ar e l e s s
口

一

ad
r e n o e e P t o r s i n th e s e t i s s u e s t h an t h a t i n t h e h e ar t

.

T ih s w o r k s h

owe
d t h at B A P m ay b e a P o t e nt ial m y o e a r

d i al im a ig n g a ge n t
.

I f B A P

w as l a b e l e d w i t h 1 2 3 1
,
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u ld b e a n u s e fu l im a g i n g a罗nt i n e ll n i e al d i a g n o s i s

.
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