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Patentkrav

1. Fremgangsmåte for å tilveiebringe en sammensetning omfattende 1-amino-3-[18F]-

fluorsyklobutankarboksylsyre ([18F]-FACBC) hvor nevnte sammensetning omfatter 

acetonitril (MeCN) i en konsentrasjon på ikke større enn 50 µg/ml og hvor nevnte 

sammensetning har en radioaktiv konsentrasjon (RAC) på mellom 500-5000 MBq/ml 5

hvor nevnte fremgangsmåte omfatter: 

(i) å reagere [18F]-fluor med en forløperforbindelse ifølge formel I i et

reaksjonskar: 

hvor: 10

LG er en forlatende gruppe;

PG1 er en karboksybeskyttende gruppe; og,

PG2 er en aminbeskyttende gruppe;

hvor nevnte reaksjonstrinn utføres i acetonitril;

for å tilveiebringe en reaksjonsblanding omfattende en forbindelse ifølge15

formel II: 

hvor:

PG1 og PG2 er som definert for formel I;

(ii) å overføre nevnte forbindelse ifølge formel II ut av nevnte reaksjonskar til 20

en fastfaseekstraksjonskolonne (SPE);

(iii) å utføre fjerning av PG1 på SPE-kolonnen for å derved tilveiebringe en 

forbindelse ifølge formel III mens samtidig tilførsel av varme til den tomme 

reaksjonsbeholderen: 

25

hvor PG2 er som definert for formel I; og,

(iv) å overføre nevnte forbindelse ifølge formel III tilbake til nevnte 

varmebehandlede reaksjonskar for å utføre fjerning av PG2 og derved 

tilveiebringe [18F]-FACBC.
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2. Fremgangsmåte som definert i krav 1, hvor nevnte konsentrasjon av MeCN i nevnte 

sammensetning ikke er større enn 20 µg/ml.

3. Fremgangsmåte som definert i krav 1 eller krav 2, hvor nevnte sammensetning har 

en RAC på mellom 1000-5000 MBq/ml.5

4. Fremgangsmåte som definert i et hvilket som helst av kravene 1-3, hvor nevnte 

sammensetning har en radiokjemisk renhet (RCP) på minst 99%.

5. Fremgangsmåte som definert i et hvilket som helst av kravene 1-4, hvor nevnte10

[18F]-FACBC er trans-1-amino-3-[18F]-fluorsyklobutankarboksylsyre (anti-[18F]-

FACBC): 

6. Fremgangsmåte som definert i et hvilket som helst av kravene 1-5, hvor LG er en 15

lineær eller forgrenet C1-10 haloalkylsulfonsyresubstituent, en lineær eller forgrenet C1-

10 alkylsulfonsyresubstituent, en fluorsulfonsyresubstituent, eller en aromatisk 

sulfonsyresubstituent.

7. Fremgangsmåte som definert i krav 6, hvor LG er metansulfonsyre, 20

toluensulfonsyre, nitrobenzensulfonsyre, benzensulfonsyre, trifluormetansulfonsyre, 

fluorsulfonsyre, og perfluoralkylsulfonsyre.

8. Fremgangsmåte som definert i krav 6 eller krav 7, hvor LG er 

trifluormetansulfonsyre.25

9. Fremgangsmåte som definert i et hvilket som helst av kravene 1-8, hvor PG1 er en 

lineær eller forgrenet C1-10 alkylkjede eller en arylsubstituent.

10. Fremgangsmåte som definert i krav 9, hvor PG1 er metyl, etyl, t-butyl og fenyl.30

11. Fremgangsmåte som definert i krav 10, hvor PG1 er metyl eller etyl.

12. Fremgangsmåte som definert i krav 11 hvor PG1 er etyl.
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13. Fremgangsmåte som definert i et hvilket som helst av kravene 1-12, hvor PG2 er 

en karbamatsubstituent, en amidsubstituent, en imidsubstituent eller en 

aminsubstituent.

14. Fremgangsmåte som definert i krav 13 hvor PG2 er t-butoksykarbonyl, 5

allyloksykarbonyl, ftalimid, eller N-benzylidenamin.

15. Fremgangsmåte som definert i krav 14, hvor PG2 er t-butoksykarbonyl.

16. Fremgangsmåte som definert i et hvilket som helst av kravene 1-15 hvor nevnte 10

[18F]-FACBC er trans-1-amino-3-[18F]-fluorsyklobutankarboksylsyre (anti-[18F]-

FACBC): 

nevnte forbindelse ifølge formel I er en forbindelse ifølge formel Ia: 

15

nevnte forbindelse ifølge formel II er en forbindelse ifølge formel IIa: 

nevnte forbindelse ifølge formel III er en forbindelse ifølge formel IIIa: 

hvor LG er som definert i et hvilket som helst av kravene 1 og 6-8, PG1 er som 20

definert i et hvilket som helst av kravene 1 og 10-13, og PG2 er som definert i et 

hvilket som helst av kravene 1 og 13-15.

17. Fremgangsmåte som definert i et hvilket som helst av kravene 1-16 som er 

automatisert.25
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