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Resumen

Objetivo: Lamayoria de los compuestos marcados con carbono-11 (11C) se sintetizan mediante la reaccion
de un agente nucledfilo con [11C]CHS3I. A pesar de su gran utilidad, esta reaccion estalimitadaala 11C-
metilacion de acoholes, aminas o tioles, y no permite la formacién de enlaces 11C-C. En este trabajo se
presenta un método sencillo, efectivo y general paralageneracion de enlaces 11C-C, mediante la formacion
in situ de laespecie [11C]CH3Znl y su posterior reaccion con halurogtriflatos de arilo via reacciones de
acoplamiento tipo Negishi.

Material y métodos: El [11C]CH3I (producido mediante la yodacion de [11C]CH4 a alta temperatura) se
destil 6 directamente a través de un cartucho relleno de zinc, €l haluro de arilo correspondiente y Tetrakis
(trifenilfosfina)-paladio(0) como catalizador. Tras lareaccion (t = 5 minutos, T = 65°C) el crudo se eluy6 con
tetrahidrofurano y € eluido se analizé mediante cromatografia liquida de alta resolucién con deteccién
radiactiva. Parala sintesis de [11C]timidina, se incluy6 una etapa de purificacion mediante HPLC semi-
preparativa.

Resultado: Con la configuracion establecida, € atrapamiento de [11C]CH3I en el cartucho fue préacticamente
cuantitativa. Lareaccion de metilacion mediante acoplamiento tipo Negishi resulto eficiente para una gran
variedad de haluros de arilo, con conversiones cercanas a 80% en algunos casos. Paralaformacion de
[11C]timidina, se consiguid una conversion superior a 50%, que resultd en un rendimiento radioquimico a
final de sintesis del 6%, no corregido por decaimiento.

Conclusiones: La especie activa[11C]CH3Znl puede formarse de manera eficiente mediante reaccion de
[11C]CH3I con zinc en presencia de un catalizador de paladio. Dicha especie reacciona eficientemente con
halurosy triflatos de arilo para generar |os correspondientes compuestos 11C-metilados. La metodologia
descrita ha permitido abordar la radiosintesis de [11C]timidina, posible marcador de proliferacion celular.

© 2018 Elsevier Espaiia, S.L.U. y SEMNIM. Todos |os derechos reservados.



