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(54) Zpusob ptipravy 1-(4-jodfenyl)-2-isopropylaminopropanu znaéeného
radioaktivnimi izotopy jodu

zpisob p¥ipravy 1-/4-jodfenyl/-
-2-izopropylaminopropanu zna&eného radio-
aktivnimi izotopy jodu vzorce II spoliva
v tom,s%e se na l-i4~/2-(2-propylamino)-
propyl/benzenazo}piperidin vzorce I piso-
bi ve sm&si acetonu s trifluoroctovou
kyselinou radioaktivné znafenym jodidem
alkalického kovu. Litka II se pouZivé
k scintigrafickému zobrazovdni mozku
a diagnostice mozkovych onemocnéni.
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Vyndlez se tyké zplisobu regiospecifické pii{pravy 1-/4-jodfenyl/-2- -isopropylaminopropanu
vzorce II znafeného radioaktivnimi izotopy jodu /123 125 a 131I/. Tyto amfetaminové
derivéty se pouffvajf k scintigrafickému zobrazovdn{ mozku a tudf¥ v diagnostice mozkovych

chorob.

Létka vzorce II byla zatim p¥ipravena rdznymi vicestupfiovymi pochody a radioaktivni
izotop jodu byl do molekuly zavad&n riznymi zplsoby izotopové vym&ny /Knust E. J. et al.:
Nuklearmedizin 23, 31 /1984/; Baldwin R. M. et al.: Eur. Pat. Appl. 11 858, 32 pp /1980/;
Carlsen L. et al.: Eur. J. Nucl. Med. 7 280 /1982/; Mertens J. J. R. et al.: J. Labelled.
Compd. Radiopharm. 22, 89 /1985/; Duterte D. et al.: J. Labelled. Compd. Radiopharm. 20,

149 /1983/ a Mangner T. J. et al.: j. Org. Chem. 47, 1 484 /1982//. Vesm&s se jednd o zdlou~
havé a technicky ndro&né procesy s omezengm pouZitim krdtkodobych izotopld /zejména 1231/

Jako vychozi latky jsou v nich poulity 4-jodfenyloctové kyseliny, benzylmethylketon, p¥ipadn&
4-jodamfetamin.

Uvedené nevyhody ¥e3f zpisob p¥ipravy 1-/4- jodfenyl/-2-isopropylaminopropanu vzorce II
podle tohoto vynédlezu, jeho¥ podstata spodfvd v dvacetiminutovém mfch&nf roztoku 1-{4 /2~ (2~
-propylamino) propyl (- benzenazq}plperldlnu vzorce I ve sm&si acetonu a trifluoroctové kyseliny
s radioaktivné& zna&enym jodidem alkalického kovu p¥i teplot& mistnosti. Latka vzorce II
se isoluje z reak®ni smési chromatograficky.

Létka vzorce II byla ji¥ v literatufe popséna /nap¥fklad Carlsen L. et al.: Eur. J. Nucl.
Med. 7, 280 /1982//. Identita p¥ipravené l4tky II byla zaji¥t&na obvyklymi analytickymi
a spektrdlnimi metodami. Obj. t.v. 0,05 90 a% 91 0C; hydrochlorid t.t. 155 a? 157,5 ¢
(ethanol - voda); ‘u MMrR (c2 HCly): 1,0 4 (6 H, 2 CHy); 1,055 (3 H, CH;); 2,2 a% 3,2 m
(4 H, 2 CH, CH ), 7,12 a 7,38 (AABS, 4 H, g * Ja8 = 8,6 Hz). Hmotnostni spektrum, m/z (%):
303 (M , 5), 288 (11), 245 (19), 217 (82), 128 (35) u7 (30), 91 (37), 90 (51), 86 (100),
70 (55).

Zplisob podle vyndlezu umofuje pfipravu v jednoduchém vybaveni klinickych a biologickych
laboratof{i a pfipravu t&sn& p¥ed vlastni aplikaci.

Dédle je -uveden p¥iklad p¥ipravy latky II z latky I v neaktivni a aktivni form&. Tyto
p¥fklady jsou pouhou ilustraci mo¥nosti vyndlezu, av3ak neni jejich ﬁéelem popisovat viechny
moZnosti vyndlezu vy&erpévajicim zptisobem.

PELklad 1

K ochlazené sm&si jodidu sodného /1,83 mg, 12,1 amol/ a Na1251 /0,57 MBg, bez noside,
Amersham/ v 60 ul vody byla p¥idéna kyselina trifluoroctova /5 ul/ a triazen I /5 mg, 11,6
smol/ v acetonu /100 pl/ za mich&nf. Po 20min mfch&n{ za teploty mistnosti byl p¥id&n roztok
thiosfranu sodného /1 M, 10 nl/ a sm&s byla odpafena do sucha. Odparek byl extrahovidn acetonem
/200 nl/, extrakt chromatografovin na tenké vrstvd /8ilufol/ v soustavé ethylacet&t:methanol:
tkonc. hydroxid amonny - 17:2:1. Jodderivét II byl z chromatogramu eluovén methanolem,
ziskdno 0,37 MBq /66 % radiochemického vyt&iku/.

PREDMET VYNALEGZU

Zplisob p¥ipravy l-/4-jodfenyl/—Z-isopropylaminopfopanu znadeného radioaktivnimi izotopy
jodu vzorce II vyznadujfc{ se tim, ¥e na 1—{4-/2—(2—propylamino)propyl/benzenazd}pipefidin
vzorce I plsobf ve smdsi acetonu s trifluoroctovou kyselinou radioaktivné znadenym jodidem
alkalického kovu.
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