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Одним из перспективных направлений в терапии злокачественных новообразований является разработка методов адресной доставки радионуклидов в места локализации раковых клеток. В настоящее время для этой цели используются меченые радионуклидом моноклональные антитела или модульные рекомбинантные транспортеры. Для обеспечения стабильности  in vivo радионуклид вводят  в органический линкер, который  затем пришивается к белку- транспортеру. В настоящее время наиболее предпочтительными методами введения радиоактивного галогена в органическую молекулу считаются методы, основанные на реакции электрофильного замещения элементоорганической уходящей группы в ароматическом кольце. 

Целью работы стала оптимизация условий реакции йододестанилирования и подбор условий выделения целевого продукта.

В работе в качестве прекурсора и окислителя были  выбраны, соответственно,  STB и N-хлоросукцинимид  (NCS).
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Схема синтеза N-оксисукцинимидного эфира 3-йодбензойной кислоты (SIB)

Следует отметить, что при хранении STB в нем образуются продукты деградации, которые существенно снижают выход радиоиодирования, поэтому перед каждым экспериментом раствор STB очищался от продуктов деградации  методом HPLC-UV. Для проверки полноты протекания реакции, выхода продукта и выделения его из реакционной смеси использован метод  HPLC-UV. Изменяя элюент и условия градиента  был проведен подбор условий хроматографирования- для быстрого и селективного отделения продукта реакции.

Показано, что для полного протекания реакции достаточно 25 минут перемешивания при использовании в качестве среды ацетонитрила, и 40 минут для метанола. Подобранные условия градиента позволяют методом HPLC с использованием коллектора фракций отделить SIB  от STB и NCS. Изменение содержания воды в реакционной смеси  в пределах 3-10% оказывает существенное влияние на выход реакции йододестанилирования.
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