Systematische Uber pr iifung ver schiedener Reaktionspar ameter
bei der Markierung einer einfachen M odellverbindung mit [**F]FETos/Lil

A.Bauman, M. Piel, S. Hohnemann, M. Kolzer, F. Rosch
Ingtitut fir Kernchemie, Johannes Gutenberg - Universitét Fritz Stral3mann Weg 2, 55128 Mainz

Durch geringen Zusatz an Alkalimetalliodiden zu einer L6-
sung, die den Markierungsvorléaufer enthélt und Starten der
Reaktion durch Zugabe des sekundéren Markierungsvor-
|aufers ['®F]BFE l&sst sich auf einfache und effiziente Wei-
se die Markierungsausbeute drastisch steigern: In einem
Finkelstein-Austausch entsteht in situ ['®F]IFE, das starker
alkylierende Eigenschaften besitzt [1]. Insbesondere die
Wahl des Lésungsmittels und des Alkalimetalliodides ha
ben grof3en Einflul auf die radiochemische Ausbeute. In
weiteren Experimenten an Verbindungen mit nuklearmedi-
zinischer Relevanz konnte auRerdem gezeigt werden, dass
durch Zugabe von [*®F]FETos in analoger Weise [**F]IFE
gebildet wird und so die Markierungsausbeute teilweise um
den Faktor 2 gesteigert wird [2]. In einer aktuellen Verof-
fentlichung von Zhang et a. [3] wurde berichtet, dass der
Zusatz von Nal zum sekunddren Markierungsvorléufer
['®F]BFE einen deutlichen Effekt auf die radiochemische
Ausbeute hat, dieser aber unabhéngig von der Konzentrati-
on desNal ist.

Im Rahmen dieser Arbeit sollte daher Uberpriift werden,
inwiefern sich die Reaktionsparameter Temperatur, |od-
salz- und Markierungsvorlaufer-Konzentration auf die ra-
diochemische Ausbeute auswirken. Zum Zweck einer sys-
tematischen Untersuchung wurde fir die Reaktionen als
lodsalz Lil ausgewahlt. Die Reaktionen wurden ohne Ver-
wendung einer Base, bei 100 °C im Losungsmittel DM SO
hinsichtlich ihrer Kinetik mit 4-Phenyl piperazin untersucht.

Bei der Verwendung unterschiedlicher Ausgangskonzentra-
tionen von Lil zeigte sich eine deutliche Abhangigkeit der
radiochemischen Ausbeute von der eingesetzten Menge des
Salzes. Bei Verwendung der Konzentrationen 0, 15, 49, 75
und 150 pmol konnte eine deutliche Erhdhung der radio-
chemischen Ausbeute erreicht werden (Abb. 1).
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Abbildung 1: Abhéngigkeit der radiochemischen Ausbeute bei der Markie-
rung von 4-Phenylpiperazin im System [**F]FETos/Lil/DMS0/100°C bei
verschiedenen lodkonzentrationen

Zur Abschétzung der Temperaturabhéngigkeit wurde Lil in
einer Konzentration von 150 pmol in DMSO mit dem Sub-
strat bei 80°C, 100°C und 120°C umgesetzt.

Erwartungsgemal? wurde die radiochemische Ausbeute sehr
stark durch die Wahl der Temperatur bestimmt. So wurden

nahezu quantitative Ausbeuten bei 120°C erreicht, wahrend
bei 80°C lediglich 38% Ausbeute erzielt wurden (Abb. 2).
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Abbildung 2: Abhéangigkeit der radiochemischen Ausbeute bei der Mar-
kierung von 4-Phenylpiperazin im System [*®*F]FETos/Lil (143 pmol) bei
verschiedenen Temperaturen

Die Verwendung verschiedener Konzentration an Markie-
rungsvorlaufer fiihrte zu einer signifikanten Anderung der
Ausbeuten. Eine Variation von 2 mg tUber 3,5 mg auf 8 mg
bewirkte eine sukzessive Steigerung der Ausbeute bis zu
97% (Abb. 3).
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Abbildung 3: Resultate der radiochemischen Markierungen von 4-
Phenylpiperazin im System [“*F]FETos/Lil/DMSO/100°C bei unter-
schiedlicher Markierungsvorlauferkonzentration

Zusammenfassend l&sst sich damit feststellen, dass die ra-
diochemische Ausbeute nicht nur von den Parametern Lo-
sungsmittel, Temperatur und lodsalz abhéngt, sondern auch
in nicht vernachlassigbarer Weise von der Konzentration
des verwendeten lodsal zes und Markierungsvorlaufers.
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