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Benzamide, insbesondere [18F]Fallypride ([18F]FP) und
[18F]Desmethoxyfallypride ([18F]DMFP) haben sich als D2-
selektive PET-Radioliganden zur Visualisierung von Do-
pamin-Rezeptoren bewährt. Um diese günstigen Eigen-
schaften auch für die SPECT nutzbar zu machen und somit
eine interessante Alternative zum [123I]IBZM zu besitzen,
sollten die entsprechenden Iodanaloga, [131I]IFP und
[131I]IDMFP, dieser Liganden synthetisiert werden. Hierzu
wurde der Fluoropropylrest durch Iod substituiert (Abb. 1).
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Abb. 1: Struktur von [18F]FP, [18F]DMFP, [123I]IFP, [123I]IDMFP
und [123I]IBZM.

In einer vorausgegangenen Arbeit wurden die entsprechen-
den iodierten Referenzverbindungen synthetisiert (Abb. 2,
[1 - 6]).
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Abb. 2: Kopplung der Benzoesäurederivate mit (S)-1-Allyl-2-
aminomethylpyrrolidin.

Die für die Markierung benötigten Stannyl-Markierungs-
vorläufer wurden aus den iodierten Referenzverbindungen
synthetisiert. Hexabutyldizinn wurde dabei unter Pd-Kata-
lyse in TEA mit den Iodverbindungen umgesetzt (Abb. 3,
[4]):
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Abb. 3: Synthese der Stannyl-Markierungsvorläufer.

Alternativ kann man für die Radioiodierung auch Brom-
Voräufer einsetzen. Anstelle eines iodierten Benzoesäure-
derivats wurde die entsprechende Bromverbindung, 5-
Brom-2-methoxybenzoesäure, mit (S)-1-Allyl-2-
aminomethylpyrrolidin gekoppelt (vgl. Abb. 2). Die Dar-
stellung von 5-Brom-2-methoxybenzoesäure erfolgte durch

Oxidation von 5-Brom-2-methoxybenzaldehyd mit Kali-
umpermanganat (Abb. 4, [7]).
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Abb. 4: Synthese von 5-Brom-2-methoxybenzoesäure.

Die radioaktive Markierung des Stannyl-Vorläufers (e-
lektrophile Radioiodierung) mit [131I]NaI wurde unter ver-
schiedenen Reaktionsbedingungen durchgeführt (Variation
des Oxidationsmittels, der Säurekonzentration, etc.). Aller-
dings konnte die gewünschte radioaktive Verbindung nicht
unter den radioaktiven Reaktionsprodukten identifiziert
werden[6].
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Abb. 5: Radioiodierung der Stannyl-Vorläufer.

Die Radioiodierung des Brom-Vorläufers (nukleophile Ra-
dioiodierung) wurde in DMSO mit [131I]NaI bei Tempera-
turen von 60 °C bis 140 °C durchgeführt und verlief in gu-
ten Ausbeuten (60 % - 85 %). Als optimale Bedingungen
wurden 140 °C und eine Reaktionszeit von 30 min. ermit-
telt [6].
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Abb. 6: Radioiodierung des Brom-Vorläufers.

Eine Abtrennung des radioiodierten Produktes [131I](S)-2-
Methoxy-N-[(1-allyl-2-pyrrolidinyl)methyl]-5-
iodbenzamid vom Brom-Vorläufer mittels HPLC, sowie
die Synthese und Markierung des (S)-2,3-Dimethoxy-N-
[(1-allyl-2-pyrrolidinyl)methyl]-5-brombenzamid und die
Optimierung der Markierungsbedingungen für die Stannyl-
Vorläufer stehen noch aus.
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