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CÁNCER DE PRÓSTATA 

•Mayor incidencia en Uruguay 
 en hombres 
 
•1 hombre cada 7 será diagnosticado  
  durante su vida. 
 
•6 de cada 10 casos son diagnosticados en       
hombres  de 65 años o mayores  
 
•Edad promedio de diagnóstico: 66 años 
 
•En EE.UU hay más de 2,9 millones de hombres 
que han sido diagnsoticados en algún punto de 
sus vidas y siguen vivos. 
 

 



ALGUNOS RADIOFÁRMACOS ESTUDIADOS 

[11C] Colina [18] Flurorometilcolina [18F] Etilcolina [11C] Metilcolina 

[11C] Etanolamina [18F] FDHT [18F] DCFBC [18F] MAU 

[68Ga] Bombesina [18F ] Bombesina [18F ] FACBC [11C ] Acetato 

[18F ] Acetato [18 ] FDG Antagonistas de PSMA 
Anticuerpos marcados 

anti-PSMA 



[11C] Colina 

Paciente 55 años con niveles PSA (1,43 ug/L) , 27 

meses post prostectomia (Gleason score: 8) 

Imágenes fuisionadas PET/CT: coronal (izq), axial 

(medio y sagital (der). 

Richter et al;.Mol Imaging Biol (2009) 

•T1/2= 20,3 min 
 
•Se incorpora en la célula tumoral por transporte activo 
 
•Se fosforila mediante la colina kinasa (upregulated en 
tumores ) 
 
•La 11C fosforilcolina se integra a los fosfolípidos de la 
membrana celular como parte de la fosfatidil colina 
 
•Como las células tumorales proliferan en una 
proporción incrementada, hay más captación de colina 
marcada. 
 
•Tiempo de semidesintedración de 11C, lo restringe a uso 
en centros con ciclotrón. 
 



 [11C] COLINA                       18FCH 

 

Yanagawa T et al. JCAT 2003 and Courtesy of Dr. Bernd J. Krause, 

University of Rostock, Germany  

 
Beheshti M. Mol Imaging Biol 2009 and Courtesy of Dr. Bernd J. 

Krause, University of Rostock, Germany  

T1/2 = 109,7 min 
Excreción urinaria 
Se aclara de sangre rápidamente, 
obtiene buen T/NT 
 
2001 DeGrado et al. reportó que el 
18FCH sirve para  cancer de 
próstata (glándula y metástasis).  

T1/2 = 20 min 
Aprobada FDA 2012 
Excreción hepática (ppal) 



[18F] FACBC 
•Aprobado el 27 de Mayo de 2016 
 
•18F-fluciclovine o FACBC                                         
(anti-1-amino-3-[18F]fluorocyclobutane-1- 
carboxylic acid)  
 
•T1/2= 109,7 min 
 
•Es un radiotrazador PET análogo de leucina    
 
•La molécula detecta la regulación al alza de 
transporte de aminoácidos que se produce en el 
cáncer de próstata. 
 

 

 



ANTAGONISTA DE PSMA 

•PSMA: Antígeno de membrana 
especifico prostático 
 
•Proteína transmembrana, 
sobreexpresada en cáncer de 
próstata . 
 
•Se expresa en tejidos noramles de 
riñón, intestino delgado, glándulas 
salivares. 
 
•Luego de la unión del sustrato al 
PSMA , estos son internalizados. 
 

•El HBED-CC fue seleccionado por su naturaleza 
lipofílica 
 
•Se encontró que el "sitio de unión activo" de PSMA 
se compone de dos motivos estructurales, uno que 
representa un bolsillo lipófilo y el otro que puede 
interactuar con inhibidores basados en la urea 
 

 

 



PSMA 

[177Lu]Lu-DOTA-PSMA-617 [68Ga]Ga-HBED-CC-PSMA 



ALGUNOS RADIOFÁRMACOS ESTUDIADOS 

[11C] Colina [18] Flurorometilcolina [18F] Etilcolina [11C] Metilcolina 

[11C] Etanolamina [18F] FDHT [18F] DCFBC [18F] MAU 

[68Ga]  Bombesina [18F ] Bombesina [18F ] FACBC [11C ] Acetato 

[18F ] Acetato [18 ] FDG Antagonistas de PSMA 
Anticuerpos marcados 

anti-PSMA 



NUEVOS TRAZADORES II 

123I-MIP-1072 
 
Se une específicamente y con alta 
especificidad a PSMA. Se depura 
rápidamente de tejido no target y 
es principalmente excretado en 
orina. 

 
 
 123I-MIP-1095  

 
Captación en glándulas salivares, paratiroides, glándulas 
lagrimales. 
La captación tumoral se puede observar en las primeras 24 
horas  post administración. 



TECNECIO  ? 



NUEVOS RADIOFÁRMACOS DE 99mTc 
99mTc o Re -Glu-urea-Lys-X 



RADIOFÁRMACOS I  

SAAC   II 



CONT. 

A-Captación tumoral del 99mTcMIP 1404 (4 hs) 

B- Captación tumoral del  99mTc-MIP-1405 (4 hs) 
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INTRODUCCIÓN 

Aproximadamente el 80-90% de 
los cánceres de próstata al 
momento del diagnóstico inicial 
son andrógeno dependientes.  

El receptor de andrógenos (AR) 
está presente en la mayoría de 
cánceres de próstata y se cree 
que tiene un papel crítico en su 
desarrollo. 

Hoy en día , el tratamiento de 
cáncer de próstata se realiza por 
la inhibición del receptor de 
andrógeno usando 
antiandrógenos.  



ANTIANDRÓGENOS 

Los antiandrógenos son 
medicamentos que inhiben 
la síntesis de testosterona o 
bloquean el receptor 
androgénico.  

Pueden clasificarse en 
esteroides (ciproterona, 
espironolactona) y no 
esteroides (flutamida) .  



Los antiandrógenos son 
medicamentos que inhiben 
la síntesis de testosterona o 
bloquean el receptor 
androgénico.  

Pueden clasificarse en 
esteroides (ciproterona, 
espironolactona) y no 
esteroides (flutamida) .  

Ciproterona 

Espironolactona 

ANTIANDRÓGENOS 



Los antiandrógenos son 
medicamentos que inhiben 
la síntesis de testosterona o 
bloquean el receptor 
androgénico.  

Pueden clasificarse en 
esteroides (ciproterona, 
espironolactona) y no 
esteroides (flutamida).  

Flutamida 

ANTIANDRÓGENOS 



Actualmente no hay técnicas 
de imagen no invasivas para 
detectar, orientar y supervisar 
el tratamiento específico de 
pacientes AR positivo. 

Están en desarrollo varios 
compuestos para imagen de 
receptores de andrógenos de 
derivados esteroideos y no 
esteroides, empleando 
radionucleidos emisores PET y 
SPECT. 

ANTIANDRÓGENOS 



ANTIANDRÓGENOS ESTEROIDEOS 

Applied radiation and Isotopes , 21/05/2015  

01/09/2006  



La flutamida es un antiandrógeno puro, 
sin actividad esteroidea intrínseca. Su 
mecanismo de acción es ser antagonista 
del receptor androgénico. 

DERIVADOS ANTIANDRÓGENOS 

Nuclear Medicine and Biology, 30/05/2006  



DERIVADOS ANTIANDRÓGENOS 

Nuclear Medicine and Biology, 28/05/2006  



DERIVADOS ANTIANDRÓGENOS 

Bioorganic & Medicinal and Chemistry, 17/06/2005  



DERIVADOS ANTIANDRÓGENOS 



Antiandrógeno 
Desarrollar potenciales 

radiofármacos para 

diagnóstico de cáncer de 

próstata a partir de fármacos 

antiandrogénicos, no 

esteroideos los cuales  

interaccionan con el 

receptor de andrógenos 

(AR), sobreexpresado en el 

cáncer de próstata. 

OBJETIVO 



Método “pendent approach”,  que consiste en añadir a la molécula 
biológica mediante síntesis orgánica una serie de grupos donores de 
electrones capaces de coordinar al metal, la llamada unidad quelante. 

99mTc 

DISEÑO DE LOS COMPLEJOS 



Se realizó la síntesis del derivado 1 
para luego poder derivatizarlo a fin 
de poder obtener los ligandos para 
poder realizar la marcación con 
99mTc en diferentes estados de 
oxidación.  

Derivado 1  

Flutamida 

SÍNTESIS DEL DERIVADO 1 



Ligando 1  Ligando 2  

SÍNTESIS DE LOS LIGANDOS  



Ligando 1  

Ligando 2 

Complejo 1 

Complejo 2 0
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Tiempo 

tr = 21,850 min 
PR = 100 % 

OPTIMIZACIÓN DE LA MARCACIÓN CON 99mTc 



• C1 y C2: 
Estables  por 6 
horas. 

• C1 y C2: 
Estables por al 
menos 4 horas. 

• C1: 55 % 

• C2: 51 % 

• C1:1,58±0,12 

• C2:0,99±0,06 

Lipofilicidad. 

Coeficiente de 
partición 

Octanol/buffer 
fosfato. 

Unión a 
proteínas 

plasmáticas: 
UPP 

Estabilidad en 
el tiempo 

Estabilidad en 
plasma 

ESTUDIOS FISICOQUÍMICOS 



Se están sintetizando nuevos 

ligandos derivados de 

antiandrógenos. 

Se realizarán estudios in vitro 
en células en cultivo a fin de 
conocer la afinidad del 
complejo obtenido por estas 
células. 

Se realizarán estudios en 
animales normales y en 
animales portadores de 
tumores de próstata 
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