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Patentkrav

1. En automatisert fremgangsmåte for å oppnå en radiofarmasøytisk sammensetning 
av 18F-1-amino-3-fluor-cyklobutan-1-karboksylsyre (18F-FACBC) hvori sammensetningen;

(a) omfatter 50-100 mM sitratbuffer; og,
(b) har en pH på 4,0 - 5,0;
hvori fremgangsmåten omfatter:

(i) å reagere med en passende kilde til [18F]fluorid en forløperforbindelse med 
formel I:

hvori:
LG er en avgangsgruppe;
PG1 er en karboksybeskyttende gruppe; og,
PG2 er en aminbeskyttende gruppe;

for å oppnå en forbindelse med formel II:

hvori PG1 og PG2 er som definert for formel I;

(ii) omsetning av nevnte forbindelse med formel II med en 
PG1 avbeskyttelsesmiddel for å oppnå en forbindelse med formel III:

hvori PG2 er som definert for formel I;
(iii) omsetning av nevnte forbindelse med formel III med et PG2-
avbeskyttelsesmiddel for å oppnå et råprodukt som inneholder 18F-FACBC;
(iv) å utføre et rensetrinn som omfatter å føre nevnte råprodukt gjennom en 
hydrofil lipofil balansert (HLB) fast fase for å oppnå [18F]-FACBC, hvori nevnte 
råprodukt ikke føres gjennom en ioneretardasjonskolonne; og
(v) formulere nevnte [18F]-FACBC med sitratbuffer for å oppnå nevnte 
farmasøytiske sammensetning.

2. Fremgangsmåten som definert i krav 1, hvori nevnte [18F]-FACBC er trans-1-amino-3-
[18F]-fluorcyklobutankarboksylsyre (anti-[18F]-FACBC):
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nevnte forbindelse med formel I er en forbindelse med formel Ia:

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

og nevnte forbindelse med formel III er en forbindelse med formel IIIa:

hvori PG1 og PG2 er som definert i krav 1 for formel I.

3. Fremgangsmåten som definert i hvilket som helst av kravene 1-2, hvori den 
farmasøytiske sammensetningen omfatter 60-90 mM sitratbuffer.

4. Fremgangsmåten som definert i hvilket som helst av kravene 1-3, hvori den 
farmasøytiske sammensetningen har en pH på 4,1-4,5.

5. Fremgangsmåten som definert i hvilket som helst av kravene 1-4, hvori den 
farmasøytiske sammensetningen har en radioaktiv konsentrasjon (RAC) på minst 1000 
MBq/ml.

6. Fremgangsmåten som definert i hvilket som helst av kravene 1-5, hvori den 
farmasøytiske sammensetningen omfatter ikke mer enn 150 µg/ml 1-amino-3-hydroksyl-
cyklobutan-1-karboksylsyre (hydroksyl-ACBC).

7. Fremgangsmåten som definert i hvilket som helst av kravene 1-6, hvori den 
farmasøytiske sammensetningen ikke omfatter mer enn 0,15 µg/ml 1-amino-3-fluor-
cyklobutan-1-karboksylsyre (FACBC).

8. Fremgangsmåten som definert i hvilket som helst av kravene 1-7, hvori den 
farmasøytiske sammensetningen ikke omfatter mer enn 2,0 µg/ml 1-amino-3-klor-
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cyklobutan-1-karboksylsyre (klor-ACBC).

9. Fremgangsmåten som definert i hvilket som helst av kravene 1-8, hvori den 
farmasøytiske sammensetningen ikke omfatter en radiostabilisator.

10. Fremgangsmåten som definert i hvilket som helst av kravene 1-9, som utføres på et 
automatisert synteseapparat.

11. Fremgangsmåten som definert i hvilket som helst av kravene 1-10, hvori PG1-
avbeskyttelsesmiddelet er NaOH.

12. Fremgangsmåten som definert i hvilket som helst av kravene 1-11, hvori PG2-
avbeskyttelsesmiddelet er HCl.
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