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肿瘤是危害人类生命和健康的主要疾病之一， 为提高肿瘤患者的生存率，肿瘤的早期诊断尤为重

要。肿瘤的 &'( 代谢显像就是利用某些发射正电

子的放射性核素来标记机体的代谢底物或类似物

（糖、蛋白质、脂肪及核苷酸等），引入体内后参与

照射量少。

)*+9,- 抗体、酪氨酸激酶抑制剂和其他多种

方法阻断 )*+9, 作用途径可治疗多种肿瘤，如乳腺

癌、肺癌、结肠癌、颈部肿瘤、卵巢癌、胰腺癌、

黑色素瘤、前列腺癌、成纤维细胞瘤、横纹肌肉

瘤、骨肉瘤和多发性骨髓瘤等，许多药物已进入一

期和二期临床试验 ./，,01。本实验发现，,22

-39)*+9,4

经瘤内注射后可较长时间聚集在肿瘤部位，而在肿

瘤外器官放射性排泄较快，可以达到体内靶向治疗

的目的，并能通过显像观察药物在荷瘤鼠活体内的

分布，可望作为胰腺癌治疗的药物。
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肿瘤 &'( 代谢显像剂及其特点
向玲 张永学

,-./ 随着肿瘤 &'( 代谢显像技术的不断发展，其在肿瘤的诊断、治疗及评价等方面的应用

也越来越广泛，同时对各种代谢显像剂的研究也日趋深入。综述了各种 &'( 代谢显像剂的基本特

性和临床应用，并重点对反映糖代谢、氨基酸代谢和胆碱代谢的显像剂进行评价和比较。

【0123 肿瘤；体层摄影术，发射型计算机；代谢显像剂
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细胞代谢的过程，并以功能影像方式从分子水平直

观显示机体及病灶组织细胞的代谢，从而精确、动

态反映病变组织与机体正常组织细胞代谢的差异，

对肿瘤的早期诊断、治疗计划的制定、疗效及预后

评估等方面均具有重要作用。

目前研究和应用的 &'( 代谢显像剂主要包括

糖代谢显像剂、氨基酸代谢显像剂、胆碱代谢显像

剂、核酸代谢显像剂、乙酸代谢显像剂、脂肪酸代

谢显像剂和多巴胺局部代谢显像剂等。其中，脂肪

酸代谢显像剂主要用于心肌局部缺血和功能的评

价，多巴胺局部代谢显像剂主要用于研究和诊断多

巴胺功能失调的疾病，因此本文不作讨论。

! !"#$%&

葡萄糖代谢显像是目前在临床上应用最为成熟

的 &'( 检查方式。葡萄糖是人体最主要的能量来

源，也为肿瘤组织生长所必需。肿瘤组织生长、代

谢旺盛，需要消耗大量的营养物质，对葡萄糖的利

用也明显高于正常组织。 )*

+9氟脱氧葡萄糖（)*

+9

,-./0/12/3%4-.5/627

)*

+9+89）是葡萄糖的类似物，通

过血液到达组织后同样可以在细胞膜上葡萄糖转运

体的帮助下进入细胞内，在己糖激酶的作用下磷酸

化为 :9磷酸9

)*

+9+89，由于后者与天然葡萄糖在结

构上的差异，使其不能进一步参与代谢生成 ;(&，

而是较长时间滞留于细胞内，而且在细胞内积聚

:9磷酸9

)*

+9+89 的量反映了组织细胞的葡萄糖代谢

水平，因而为 &'( 显示细胞的代谢活性提供了基

本条件 <)=。根据肿瘤摄取 )*

+9+89 的活性可对肿瘤

进行分级、分期；根据肿瘤摄取 )*

+9+89 的基本影

像特征，并结合半定量分析、病灶形态和位置以及

放射性的时相变化，可以对恶性肿瘤进行诊断与鉴

别诊断，寻找转移瘤的原发灶，鉴别诊断手术或放

疗后组织坏死与残余肿瘤灶的复发，监控治疗的疗

效及预后评估等 <)=。
)*

+9+89 是非特异性肿瘤显像剂，除肿瘤外，

正常组织可生理性摄取，一些良性病变也可摄取。

例如，正常肝脏组织内含有特异的葡萄糖9:9磷酸

酶，其去磷酸化过程增强，且少数分化好的肝细胞

癌组织内亦含有较高浓度的葡萄糖9:9磷酸酶，其

内 )*

+9+89 含量相对较低，因而 )*

+9+89 肝脏显像

易造成假阴性 <>=；炎性细胞被激活时葡萄糖转运体

表达也增加，一些炎性病变和肉芽肿病变也会有不

同程度的 )*

+9+89 摄取，特别是活动性结核病灶中

含有大量代谢旺盛的类上皮细胞、郎罕巨细胞和淋

巴细胞，其摄取 )*

+9+89 的量与肿瘤组织有较大重

叠；而一些分化较好的恶性肿瘤组织由于摄取 )*

+9

+89 的量相对较少而造成假阴性 <"=。

?.@$0 等 < A= 对 AA 例乳腺癌患者行双时相显

像，共发现 !B 处病灶，经病理证实的 "C 处恶性病

灶中，延迟相 "" 处标准化摄取值（6D$E1$01FG21

.HD$I2 J$-.27 KLM）增加，: 处无增加；)* 处炎性病

灶中，" 处延迟相 KLM 增加，)! 处无增加，以延

迟相 KLM 增加 "NB!O以上来判断炎性病变与恶性

病变，可改善其敏感性和特异性。张永学等 <!= 的

研究亦表明，延迟显像可明显提高 )*

+9+89 对恶性

肿瘤诊断的敏感性和对良、恶性病变的鉴别能力；

极少数恶性肿瘤早期摄取可无增高，而延迟显像时

则明显增加；多数良性病灶（尤其是炎性病灶）在

延迟显像时摄取降低或无变化，仅少数摄取进一步

增高。因此，早期显像呈阳性、延迟显像 KLM 明

显减低或阴性者，基本上可排除恶性病变；而早期

阳性、延迟显像进一步增高者多见于恶性病变，亦

见于良性病变 < :=。

" '()"#$%&

氨基酸是人体必需的营养物质，其在体内主要

代谢途径为合成蛋白质。疾病或生理、生化改变可

出现蛋白质合成的异常，核素标记氨基酸类显像剂

可以显示其异常变化。肿瘤细胞增殖的基础是氨基

酸代谢，其氨基酸需求量的增加，促使氨基酸转运

加快，因此肿瘤组织摄取氨基酸的水平与恶性程度

相关并明显高于正常组织。目前，用于人体 &'(

的核素标记氨基酸主要有甲硫氨酸、亮氨酸、酪氨

酸、苯丙氨酸等。
))

P 标记的甲硫氨酸是目前肿瘤 &'( 应用最广

泛的氨基酸类显像剂之一，它可参与肿瘤的蛋白质

代谢，提供局部组织中的氨基酸利用情况，其摄取

速度反映了肿瘤细胞增殖速度，在鉴别肿瘤的良恶

性、肿瘤的浸润范围、早期评价治疗效果等方面有

其特定的临床价值 <B7 *=。但 ))

P9甲硫氨酸除参与蛋白

质的合成外，还发生 ))

P9甲基的转移、!9腺苷甲硫

氨酸的生成等代谢过程，故不能精确地描述蛋白质

的合成速率。

从 ))

P9甲硫氨酸的生物学分布看，))

P9甲硫氨

)"A
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酸在血液中的清除较慢，需注射后 "& '() 显像。

研究表明，注射 **

+9甲硫氨酸 * , 内显像效果较为

理想 -./。动物实验证实，00

+9甲硫氨酸在肿瘤内有

较长的滞留时间，特别是 1& '() 后，脑组织和血

液每克组织的百分注射剂量出现一个平台期，而此

时其他器官的值却因生理代谢等原因明显减少，因

此注射后 "& '() 显像完全能满足临床显像的需要。
00

+9酪氨酸的代谢产物二氧化碳能很快被排除体

外，其代谢产物对合成蛋白质的放射性影响较少，

可用于测定蛋白质的合成速率，已用于多种肿瘤

234 研究，并表现出特异地鉴别肿瘤和炎症的优

越性 -0&/。

由于蛋白质的合成需要较长时间，用半衰期较

长的 05

6 标记的氨基酸更有利于反映蛋白质的合

成，!979

05

69氟酪氨酸和 05

69!9苯丙氨酸可参与蛋白

质的合成而不发生明显的代谢，其 234 可反映蛋

白质的合成。但在脑肿瘤显像中，肿瘤中的摄取主

要反映氨基酸的转运速率而不是蛋白质的合成速

率，因此其主要用于脑肿瘤的检出而不是对其恶性

程度的评价。"9

05

69氟乙基9!9甲硫氨酸是甲硫氨酸

类似物，初步动物实验和临床试验表明，"9

05

69氟

乙基9!9甲硫氨酸能够区分肿瘤和炎症，是一种有

前景的特异性肿瘤氨基酸代谢显像剂 -00/。

炎性细胞的蛋白质代谢低于葡萄糖代谢，用
05

69689 作对照的体外实验也表明，氨基酸在炎性

组织中的摄取较低。正是由于氨基酸在炎性组织中

的摄取干扰比 05

69689 少，使得其对肿瘤诊断更为

特异。但是，放射性标记氨基酸在一些非肿瘤组织

中的摄取也增加，如局部脑缺血、脑梗死、瘢痕组

织、脓肿、类肉瘤、放疗区域、血管瘤和其他许多

非瘤组织等。另外，炎性细胞活动也需要氨基酸，

感染的增强也可以引起氨基酸摄取增加。因此，尽

管放射性标记氨基酸对肿瘤的特异性比 05

69689

好，但并不是绝对的。

! !"#$%&'

胆碱是正常血液的组成部分，并能穿透细胞

膜。胆碱在哺乳动物体内有三种主要代谢途径，即

磷酸化途径、氧化途径和乙酰化途径，其中以胆碱

磷酸化途径与肿瘤关系最密切。肿瘤组织内的细胞

膜生物合成非常活跃，细胞膜的合成需要大量胆碱

作为原料合成磷脂酰胆碱，因此恶变细胞内用于催

化胆碱磷酸化为磷酸胆碱的胆碱激酶活性明显增

高；另外，胆碱激酶活性的增高导致了其底物胆碱

的需求增加，这两个因素的共同作用造成了肿瘤细

胞对胆碱的利用率增高。此外，胆碱一旦被磷酸化

就停留在细胞中，即“化学滞留” -07/，是胆碱可以

用于肿瘤显像的原因。

目前，最常用于胆碱代谢的 234 显像剂是 00

+9

胆碱，其在正常人体内主要分布在肝脏、肾脏及胰

腺内，其他组织器官如脑、肺、心肌、纵隔、肠道

和骨盆等则分布较低。正常人血液中 00

+9胆碱放射

性清除快，静脉给药 ! '() 时，血液中放射性达到

很低水平，其他组织器官放射性摄取也较低，主要

经肝胆系统排泄，尿和膀胱中几乎无放射性排泄和

摄取。

在禁食条件下，注射 00

+9胆碱后 ! '() 可得到

高的肿瘤与非肿瘤组织摄取比，因此，静脉给药后

! '() 即可开始显像，使检查时间大大缩短。00

+9胆

碱已用于脑瘤、肺癌、食管癌、结肠癌、前列腺癌

及膀胱癌等肿瘤的鉴别诊断 -0"/。与 05

69689 相比

较，其主要优点是：肿瘤显像影像清晰，周围正常

组织的放射性低，肿瘤边界清楚；可以观察到骨盆

中肿瘤及其转移灶。但 00

+ 半衰期 （#

0:7

;7& '()） 较

短，显像时间有限，限制其广泛应用。
05

6 的核性质优于 00

+，用 05

6 标记胆碱成为一

项新的研究课题。目前已使用 05

6 标记的胆碱有
05

69氟胆碱、 05

69氟乙基胆碱、 05

69氟丙基胆碱等，

其中 05

69氟乙基胆碱 和 05

69氟丙基胆碱磷酸化速率

较低，而 05

69氟胆碱的磷酸化速率与 00

+9胆碱相近，

具有与 00

+9胆碱相似的体内特性，其 <=> 也与 00

+9

胆碱相近，是一种性能优良的磷脂代谢显像剂。

" ()#$%&'

细胞的繁殖离不开核酸的参与，核酸的合成和

代谢可反映细胞的分裂增殖状况，而肿瘤的关键特

性是细胞的大量增殖，故正电子放射性核素标记的

核酸可用于肿瘤的显像。理想的核酸代谢显像剂应

具有与胸苷相近的细胞转运，被胸苷激酶的磷酸化

和掺入 8?@ 的过程，而且不被代谢为放射性的代

谢产物。

目前，研究较多的核酸代谢显像剂主要有 00

+9

胸苷、05

69氟尿苷、05

69氟胸苷等。人脑肿瘤显像表

明，00

+9胸苷在血中清除速度很快，给药后 7A '()

0"!
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能够获得清晰的图像。与 &'

(9()* 相比，&&

+9胸苷

在肿瘤组织中虽然放射性浓聚较少，但肿瘤显像却

更清楚 ,&-.。&'

(9氟尿苷是早期应用的核酸代谢显像

剂，它可被增殖细胞摄取，但它既可以掺入 )/0

中，又可以掺入 1/0 中。&'

(9氟胸苷是目前性能最

好的核酸代谢显像剂，它可以被细胞摄取并由胸苷

激酶 & 磷酸化而滞留在细胞内，参与 )/0 合成，

其通过反映胸苷激酶 & 的活性而间接反映肿瘤细胞

的增殖状况，这是 &'

(9氟胸苷作为肿瘤代谢 234 显

像剂的基础 ,&!.。

! !"#$%&'

乙酸盐不仅是氧化代谢的底物，而且可以作为

脂肪酸、氨基酸和类固醇的前体。心肌中 &&

+9乙酸

盐首先被转化成乙酰化基团，最后被线粒体氧化成

二氧化碳排出，因此可用于心肌代谢显像。梗死心

肌中氧耗下降，因此 &&

+9乙酸盐的摄取降低。乙酸

盐同时也是氨基酸合成的基础，故也可用于肿瘤的

诊断，&&

+ 标记的乙酸盐可以进入肿瘤组织的脂质

池中进行低氧代谢以及脂质高合成。目前，&&

+9乙

酸盐的肿瘤显像主要用于原发性肝细胞癌以及肾脏

恶性肿瘤的诊断，对于原发性肝癌及肾癌，&&

+9乙

酸盐 234 的敏感性显著高于 &'

(9()*，而 &'

(9()*

对于肝脏转移癌的敏感性较高 ,&56&'.。
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