
3. Heterobifunkciós reagensek

Szempont: szelektivitás vs. specificitás

különbség     és     között→ két lépés

3.1. amino- és tiol-csoportok

3.2. karboxil- és tiol/amino-csoportok
3.3. karbonil- és tiol-csoportok
3.4. fotoérzékeny reagensek
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3.1. Amino- és tiol-csoportok kapcsolása

Yoshitake, S. et al. 101 395 (1979)
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3.2. Karboxil- és tiol/amino-csoportok kapcsolása
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3.3. Karbonil- és tiol-csoportok kapcsolása
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Fotonaktív csoportok
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A. Aril azid csoport aktiválása és átalakulása
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B. Diazo vegyület aktiválása és átalakulása
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C. Benzofenon tartalmú csoportok aktiválása
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Radioaktív izotóp konjugátumok

Bioszintetikus
módszer

15C, 3H, 14C, 32P, 35S

Kémiai szintézis

Közvetlen Közvetett

pl. Tyr, His
módosításával

a) Kovalens kötés
b) Komplex kötés



Radioaktív izotópok közvetlen beépítése

Példa: 125I, 131I (17 jód-, 13 bróm-, 6 klór-, 2 fluorizotóp t½ > 3 perc)

� In vitro
� Hosszú félélettartam
� Alacsony energiájú foton kibocsátás (nincs részecske)
� ár

� In vivo „IMAGING”
� X-ray vagy γ-sugárzó
� „Single photon emission tomography” (SPECT)

„positron emission tomography” (PET)

� γ-kamera

� In vivo TERÁPIA
� Nem optimális (nagy energia: veszélyforrás)

125I

125I, 131I (β-), 123I (γ – 159 keV)
18F (97% β+)

131I (82Br)



A fontosabb radioaktív izotópok jellemző adatai
Érzékenység: 131I > 125I > 14C, 32P, 35S, 3H
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99MTc keletkezése és bomlása

A 99MTc keletkezésében és bomlásában részt vevő magok bomlási sémája.
A rendszám jobbra nő, míg az energia függőlegesen változik.

(Dillman, LT; Von der Lage, FC: Radionuclide decay schemes and nuclear
parameters for use in radiation dose estimates (MIRD Pamphlet No. 10), Society

of Nuclear Medicine, 1975)
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� α-bomlás [biológiai közegben: mm
A

ZY A-4
Z-2X + 42He

� β-bomlás
� e- emisszió

3
1H2

3
2He + e- + νe

neutron proton + elektron + antineutrínó

� e- befogás
40

19K 40
18Ar

elektron + proton neutron

� e+ emisszió
11

6C5
11

5B6 + e+ + νe

proton pozitron + neutrinó

� γ-bomlás
AY* AY + γ



1. Klóramin-T módszer

Greewood, FC et al. Biochem J 89 114 (1963)
Wilbur, DS Bioconjugate Chem 3 433 (1992)
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2. Immobilizált klóramin-T (IODO-BEADS)
U.S. Patent 4448764 és 4436718
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3 mm
polisztirol mátrix • 2 – 5 perc

• jó protein visszanyerés
• enyhébb körülmények
• pH 7.2 – 8.4

3. IODO-GEN Fraker, PJ és Speck, JC BBRC 80 849 (1978)
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Enzim katalízis

Marcholonis JJ Biochem J 113 299 (1969)
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Enzim katalízis

b) In situ H2O2 előállítás: immobilizált enzimek O
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1416 óraAlacsonyJó99mTc

185
300

78 óraKözepesJó67Ga

173
247

67 óraKözepesJó111In

3648 napAlacsonyJó131I

15913 óraMagasKicsi123I

Legfontosabb 
gamma energia (keV)

Fizikai féléletÁrElérhetőségRadioaktív 
mag

A radioaktív mag kiválasztását befolyásoló tényezők



Radioaktív izotópok beépítése kelátorokkal

� Alkalmazás: 1. biodisztribúció (diagnosztika, terápia)

2. sejten belüli lokalizáció

� Elv: komplexképződés � nagy stabilitás

indirekt módszer



Lineáris kelátorok
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Lineáris kelátorok
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Lineáris kelátorok
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A növekvő mértékű jelölés hatása a fehérje immunológiai 
aktivitására

1 antiszérum

2 antiszérum

szubsztituált jód atomok száma fehérjemolekulánként
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Radioaktívan jelölt emberi növekedési hormon gél szűrése, 
a frakciók immunológiai aktivitása

összes beütés

beütések az antiszérummal
számolva
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