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Scientific Background and Scope of Project

- Considerando el creciente interés en el campo de 1la
Medicina Nuclear, de obtener un agente cavaz de visualizar 1la
slédndula suprarenal y tumores asociados, utilizando i‘écnicas ra
dioisotbpicas, se ha preparado el radiofdrmaco 19-Iodocolesterol
por s{ntesis quimica, introduciendo el radioiodo (ljll) por me-

dio de intercambilo isotdpico,

Experimental Method :

El oprecursor inicial de la sintesis de 19-Iodocoles-
terol: 2B -acetoxi-1l9-p-tolueno sulfonato de colest=-5-eno (V),
andlogo del colesterol, fué obtenido de manera similar al descri

to por KALVODA y colaboradores (1) y AXHTAR y BARTON (2), Poste
1% 1%1

riormente, la sintesis de 19-Iodocolesterol I (VIII - 1),
propriamente dicha, ha sido fundamentado en los trabajos de
COUNSELIL y colaboradores (%) com modificaciones introduzidas
por COUCH y colaboradores <u5 (5>.

En la figura 1, puede ser aoreciado el esquema de la
s{ntesis vy marcacidén del 19-Iodocolesterol lle.

1) - Helv chim, Acta, 46 : 1361 - 9, 1963
2) - J.Am. chem, Soc., 36 : 1528 - 26, 196M

-

%) - Steroids , 16 : 317 - 28, 1970 .

4) - Steroids , 27 : 451 - 8, 1976
- i
5) - J. nucl.Med,, 18 (7) : 724 - 7,, 1977
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Figura 1 - Sintesis y marcacidn del 19-Iodoc~ esterol I
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Results Obtained

La identiticacidn del 19-Iodocolesterol ha sido
realizada en cada fase de preparacién, mediante estudios compara
tivos de andlisis de pureza qu{mica y analisis espectrosc5picas
como en el absorcidn infrarojo y resonancia nuclear magnrética.

El1 compuesto final marcado ha sido sometido a
andlisis radioqu{mico, usandose la téenica de cromatografia en
capa fina en placas de gel sflica GESM’ siendo el solvente clo-
roformo (Figura 2).

Con el propdsito de confirmar la capacidad de
concentracidén en 1la gléndula supra-renal de este radiofarmaco ra
sido realizada la distribuicidn biolégica en animales de lakora-

torio.

En la tabla 1., son apresentados los datos refe =
rentes a porcentage de dosis encontrados en diversos orzénos, en
tiempos diferentes, Los valores porcentuales de radioactividad
en ellos encontrados han sido expresados en porcentace de dosis
por gramo de cado orgadno, y éste relacionado con la dosis admi -

nistrada,

» . .
Los valores numericos obtenidos de esta forma
’ . ]
ha sido apresentadcs en el grafico de la figura 2,
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Figura 2 - Perfil cromatocrafico de 19-Iodocoles!ern! 1"11 en

capa fina

Placas de gel silica U - {20,0 x 20,0)cm,

Solvente : CHCI’

25l

< =z
7 de radioactividad en >'1 dado en cuertas oar minu
to por centimetro de placa. El rico en O(cero) corres
ponde al Iodo libre; el oico en 0,2 al 19-Iodncoles

terol marcado y el pilco en 0,7 a las imburezas.
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Tabla 1 - Porcentage de actividad de 19-Iodocolesterol ]’11

s ' 3 3
absorvida en organos de ratones en tiempos diferentes

Organos |Dia 21 Dia ? Dia % Dia 4 Dia 5 | Dia 6 | Dia 7
| |

renal

| |
| | | i
Gl. supra- o f
10,203 9,912 12,342 12,156 9,%%0 2,070 6,219 i
I
|

Tiroide 84,199 (88,500 78,014 |70,247 |74,29% 80,067 75,19

Rifiones | 0,875 | 0,774 0,690 0,01% | 0,225 | 0,156 | 0,125 '
1

|
|
Bazo 0,080 | 0,081 | 0,079 0,048 | 0,20 0,027 | 0,010 | l

H{gado 1,430 1,292 | 1,091 ! 1,091 | 0,977 | 0,71% | 0,62
M 1 l
1
Corazdn 0,062 | 0,050 | 0,026 | 0,026 | 0,021 | 0,018 | 0,009 |
! ‘ | !
] '

Pulmones 0,981 | 0,912 | 0,570 | 0,570 | 0,492 | 0,002 | 0,187

* Radioactividad en cuentas por minuto(cpm) vor «rcamo{s) de

Ve
organo,




Radioactividad en orrdnos (% doses/s)

Firura ? - Concentracidn de 19-~Iodocolesiern]
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Conclusions :

De lo expuesto se concluye que, por s{ntesis qu{mica
v posterior marcacidn vor reacidn de intercambio isotdpico  con
el radioiodo (1311), se obtuvo el 19-Iodocolesterol lle, y por
medio de analisis fisico-qu{micos, espectroscépicos e cromatogré
ficos han sido identificados los distintos compuestes, obtenidos
en etapas sucesivas. Teniendo en cuenta la concentracidn en 1la
gléndula supra=-renal en 3v y 19 dia posterior a la administra --
cidn, el radiofarmaco podrfa ser utilizado en Medicina kuclear
con fins diagnésticos de tumores o hipnerplasia de dicha sldndula,

.

Favers Published on Work Done under the Contract :

Trabajo a ser presentado por Elena Setuko Hamada a
la Facultad de Ciencias Farmacéuticas de la Universidad de San
Pablo, para la obtencidn del grado de "Master" en Tecnoloria
Qu{mico-Farmacéutica, siendo el orientador del mismo el Dr, José

Carlos Barbério.
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