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一
、

前 言

中草药用于临床已有几千年的历史
�

最古的著作首推
《
神农本草经

》 ，
大约著于后汉时代 ‘公元一世纪�

，

其

中贡献最大的要算李时珍的
‘
本草纲目

》 ，

载药����种
、

植物图纸����幅
。

它不仅在我国
、

而且对欧美各国的医药

发展都有重要的影响
�

为了应用近代的科学知识和方法来研究中医中药
，
以便创造出我国的新医学新药学 � 近

几年来由中草药提取了大量的有效成份
，
进行药理研究

，

有的已用于临床
�

在 ����年全国药理学术交流会上
，

大会发言的有��篇论文
，
其中就有 �篇是中草药的文章

�

日本
、

南朝鲜
、

美国和西德等国对从各种植物中提取

有效成份也是很感兴趣的
，
����年美国研究高等植物���种

、
�����个提取物

，
低等植物” 科

、

�����个提取物
，

但可供临床应用的不多
。

日本和南朝鲜首先从人参中提取人参皂普
，

并做了同位素标记和示踪�� ’ 。

近二十年来
，

我

国对中草药的抗癌成份研究比较多
，

全国共筛选了三千多种中草药
，

提取的有效成份有 ��� 多种进行了药理研

究和临床验证
，
投产的有 �� 种

，
其中大部分进行了同位素标记

。

特别是 ��肠 年以后
，
广泛开展中草药有效成

份的提取和应用
，
估计每年至少有几十种中草药的有效成份要求标记

�

为了适应这方面的要求
，
核技术工作者

广泛地研究了各种不同的标记方法和作用机制
。

到目前为止
，
用于标记中草药有效成份的放射性同位素主要是

��
、 ‘��

、 �，�
� ’� 使用的数量和次数最多

、 ’ �
� 比较少

�

二
、

标记方法

组成中草药有效成份的主要元素是碳
、
氢和氧

�

为了不改变有效成份的化学性质
，
人们往在用它们的放射

性同位素
�� 和

’ 今� 进行标记
�

而佩的同位素丰度较高
、

价格较低
、

标记步骤简短
，

故国内外用
舀
� 标记中草药

有效成份更广泛
。

标记中草药有效成份的方法很多
�

不同结构的化合物可以采用不同核素
、

不同标记方法
，
概括起来

，

可分

四种类型
�

�
�

同位紊交换法

在氖标记中
，
同位素交换是指氢���

一

氖���同位素之间进行交换反应
，
此反应是可逆的

�，】 。

���������全�
�

�����

由于使用氖化试剂不同
，
又可分为两种标记方法

。

��� 众气
一
曝好法 �，� 佩气

一
曝射法是由 �������� 在 ����年首次建立的

，

也称为 �������� 氖气
一

嗓射

祛
�

所谓 ��������氖气
一

曝射法
，
就是将被标记物与佩气在曝射瓶内接触数天或数周

，

即可达到标记目的
�

这

个方法仅仅借助于佩衰变的能量诱导氢
一

氖同位素交换
，

其标记物的比度很低
�

为了提高标记物的比度
，
国内外

作了一系列的改进
，

大致可分为三种情况
�

①充分扩大佩气与被标记物的接触面积 �

将被标记物均匀涂在曝射

瓶的内壁上
，
或者均匀分散在玻璃棉

、

活性炭上
，
以扩大接触面积

，
提高标记效率

。

使用这种操作技术
，
标记

了秋水仙碱
、

喜树碱
、

斑鳌素等中草药有效成份
�‘ �，

其比度和放化纯度均能满足动物实验的要求
，

①活化佩气�

采用高频放电
、

微波放电
、

紫外线
、
�一射线和 �

一

射线辐照等方法
，

把氖分子��
�
�解离为佩原子���

，

或者电离

为佩正离子����
，

提高标记效率 ������� 倍
�

国内使用高频放电法比较多
，

如青篙素���
、

青篙素衍生物一青篙

醚
〔 ‘ ，、

三尖杉醋碱
〔刊和高三尖杉醋碱���等都是采用高频放电法标记的

�

它们的比度和放化纯度均能满足动物实

验的要求
。

�用铂
、

把作催化荆
，

降低氢
一
氖同位素交换反应的活化能

，

可提高标记效串 �� 倍左右
�

这个方法

对含有芳香环的化合物催化效率高
，

对脂肪族化合物就差一些
，

对那些只含有孤立双键和叁键的化合物不宜使

用
�

近年来
，

我们还研究了佩气循环放电曝射法���和氖气熔融曝射法����， 这些方法均能提高标记效率
�
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��� 在溶液中催化交换法 以氖气
、

氖水等为氖化试剂
，
把

、
铂等为催化剂

，

在溶液中进行氢
一
氛同位素交

换反应是另一种常用的方法
。

如以氖气做氛化试剂时
，
则称做非均相催化交换

�
氖水等液态氖化物做氖化试荆

时
，

称做均相催化交换
�

无论均相还是非均相标记中草药有效成份所得放射性比度和放化纯度都比 ��������

氖气
一
曝射法高

。
国外广泛使用这一方法

�川
，
国内近几年来也在逐步推广

，
如辛酸胺伯喳以 ，〕 、

小粟肢���
〕
是

采用非均相催化交换反应标记的
，

抗痛灵��’ 〕
是采用均相催化交换反应标记的

�

产品的比度一般可达每毫摩尔数

百毫居里
。

�
�

化学合成法

定位标记中草药有效成份
，
一般采用化学合成法

。

如
�℃标记的汉防己甲素就是由汉防己乙素与重氮甲烷

反应而获得的
，
其合成路线如下

�

�，���� ‘ �� �，�一双 ��，

，‘��御
�

图 � 合成路线

定位标记的氛化物大致可采取三种方法
�

��
�

还原不饱和有机化合物 选择或制取适当的不饱和有机化合物为前休
，

氖气为氖化试剂
，

经催化加成反

应
，
即可达到定位标记目的

〔 ‘ ，〕 。

��
�

催化自
一
氮交换法 选择适当条件和步骤

，

先卤化被标记化合物
，
然后再选择合适的溶剂

、

催化剂和氖

气压力进行催化卤
一
氖交换反应

，
获得高比度的标记物���气

月�
，

��
，�

一

塔徽
�

】
�

臀丁
、 ��，‘ 一 月

夕吸圣巧
� � �月

图 �

����

�

弓毛
���

一�
�

����

�
�一�

�
�一�

����

�
�一毛一�

��
�

用众化金属氮化物还原含筱基化合物 常常

使用硼氖化钠
、

硼氖化锉和锉铝氖等还原酸
、
醋

、

醛

和酮等有机化合物而达到定位标记目的
。

如氖标记的

还原青篙素��月 是用硼氟化钠还原青篙素而获得的
。

�
�

生物合成法

利用酶的专一性
，

标记具有生物活性的大分子和

氨基酸
。

如 �一�
·

�一
吕

�一
门冬酞胺���」

是利用 ��卜 。 �

固

定化细胞的专一性而制得的
。

�����
�

����二

� �

�一已
�丽而， 去止于履爵

，玉玉畴一址一
�

� � �

�一毛一� � �一�一�
�

一一一止竺竺�一 �
�

，
�一�一� 玩�一�一�
� �

���� ���� ���� ��心�� ���� �����

�
�

反冲法

利用 几��称
，

��
�
� 或

�

���玲
，
��’� 反应

，

通过反冲氛原子标记有机化合物
。

该法标记的化合物比度太低
，

没

有实用意义
，
此法虽然提出较早�����幼

， 叫

但迄今未有董大进展
。

比较以上四种标记方法
，

各有其优缺点
�

��� 同位素交换法是制备标记化合物最常用的方法
�

溶液中催化交换法制备氖标记化合物
，

具有操作简便
、

快速
、

比度高和杂质少等优点
。

但是标记位置很难确定
。

用氛气做氖化试荆
，

容易发生加成反应和还原反应
，

破坏被标记物的本来结构
，

氖水其毒性比氖气至少大 ���� 倍
，
因而必须注意防护

。

用氖气
一曝射法也具有操作

简便的优点
，
但是它的缺点比较突出

，

如曝射时间长
、

比度低
、

辐射杂质多等
。

改良的氖 气
一

曝 射法 ����标记

中草药有效成份的标记位置问题已引起国内外����广泛注意
，
我们也作了初步探讨���

，。

���化学合成法也是制备标记化合物最常用的方法
，
它具有定位标记的特点

， ‘℃标记和氛化金属氢化物还
原含然基化合物就是很典型的例子

�

���生物合成法对标记生化物质最为合适
，
它能够保持被标记物的生物活性和它的构型

。
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至于某一中草药的有效成份用什么方法标记为宜
，
要看这个化合物的具体结构和它的性质

。

如有不少中草

药有效成份的结构往往都是很复杂的
，
至今还没有合成方法

，
用化学合成法或生物合成法进行定位标记是无法

实现的
，
于是改良的氖气

一
曝射法对中草药有效成份进行氖标记的作用就显得更加突出了

�

又如青篙素是一种具

有过氧基团的新型倍半菇内醋
，

对酸
、

碱
、

催化剂敏感
，
为了确保其结构不变

，

采用高频放电氖气
一
曝射法进行

标记为好
。

总之
，

标记中草药有效成份的原则是
� ①必须确保被标记物的本来结构和组成不发生任何改变� ①

操作步骤越简短
，

用氖量越少
。

标记速度越快
，

标记物比度越高越好
�

为了保证标记物分子结构不变
，

有时一

步反应是不够的
，
例如

�

氖标记氧化苦参碱
〔，” 就是先用高频放电法氖标记苦参碱

，

再用双氧水氧化而得
�

三
、

发展趋向

图 �

�
�

核技术用于中医中药的研究
，

解决了很多难以解决的问题
，
是行之有

效的方法
�

为发展祖国的医学事业
，

应在中医中药研究中
，

大力推广使用核

技术
�

�
�

开展新的标记方法研究
，

寻找具有操作步骤简短
、

标记物的比度高
、

杂质少
、

费用低
、

快速等特点的标记方法
。

近几年国内外研究的快速标记方

叭单
�

法有
�

循环放电
、

微波
、

激光和熔融法等
�

�
�

开展稳定同位素的标记工作
，
如 �

�、 ’ �
风 等

，

作为放射性同位素标记的补充
。

�
�

标记的药物
，

特别是氖标记物由于放射性比度高
，
其辐射分解更加严重

，

今后应开展辐射分解的研究工

作
，

寻找合适的贮存条件
�

�
�

近几年中草药研究的深入
，

把药理从器官和细胞水平引入到分子水平
，

也就是分子药理学
，

这就要求提

高标记药物的放射性比度
，
一般要从 �����������提高到 �����， ��� 以上

。

感谢肖伦研究员
、

刘伯里教授
、

夏祖平副研究员和金显泰副教授的帮助和指导
。
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