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Die 2-["®F]JFDG ist der am breitesten eingesetzte PET-
Tumor-Tracer. Da sie als Glykolyse-Marker fiir Tumor-
wie auch fiir Normalzellen relevant ist, reichert sich 2-
['"®F]JFDG nicht nur in Tumoren, sondern auch in entziindli-
chem Gewebe an. Die Diagnostik malignen Gewebes wird
dadurch erschwert. Zum anderen ist die Diagnostik von
Hirntumoren nicht trivial, da das Gehirn seinen Energiebe-
darf ausschlieBlich durch Glukose bestreitet und damit ei-
nen hohen Aktivititsuntergrund liefert. Alternativ dazu
bieten sich Proliferationsmarker wie Aminosduren zur
PET-Tumor-Diagnostik an. Es wurde Asparagin zur Mar-
kierung mit ['*F]Fluor ausgewihlt, da bekannt ist, das eini-
ge Tumorarten Asparagin nicht selbst synthetisisieren kon-
nen, was gesunde Zellen ausgehend von der -
Oxobuttersdure konnen. Der verbreiteste Typ dieser Tu-
morart ist die Leukemie [1]. Als Zieltracer wurde C'-
["*F]Fluorethylamino-Asparagin (1) [Abb. 1] gewihlt.

NH

2

H
N\/\18F

O 1
07 “NH, 1

Abb. 1: C'-["®F]Fluorethylamino - Asparagin

Die Synthese erfolgte nach folgendem Schema [Abb. 2]:
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Abb. 2:

Syntheseschema von Cl—[18F]Fluorethylamino-Asparagin

N-Boc-2-['"*F]Fluoretylamin (3) wird aus N-Boc-2-O-
Tosyl-Aminoethanol (2) in 10 min bei 140 °C in DMSO
mittels ["*F]Fluorid, K,CO; und Kryptofix® erhalten. Die
RCA betragt 50 %. (3) wird mittels Triflouressigsdure
quantitativ innerhalb von 8 min zu 2-['*F]Fluoretylamin (4)
umgesetzt. Der so hergestellte sekundédre Markierungvor-
laufer (4) [2] wird mit N'-Boc-C'-p-Nitrophenol-Asparagin
(5) zu N'-Boc-C'-["*F]Fluorethylamino-Asparagin mit ei-
ner RCA > 90 % innerhalb von 6 min umgesetz. Das Pro-
dukt (1) erhélt man nach 8 min Behandelung mit TFA. Die

Aufreinigung wird wie folgt durchgefiihrt: Man verdiinnt
mit Wasser, gibt die Losung erst iiber eine SCX-Kartusche.
Anschliefend wird das Produkt auf eine EN-Kartusche fi-
xiert und mit Ethanol eluiert. Dieses Produktgemisch wird
eingedampft und mittels HPLC aufgereinigt (Eluens: Was-
ser: Ethanol: 70:30). Nach der HPLC wird das Produkt
nochmals eingeengt, damit kein Ethanol mehr in der Lo-
sung die Zellversuche stort.

Mit dem Cl-[1SF]Fluorethylamino-Asparagin wurden Zell-
versuche durchgefiihrt, wobei unterschiedliche Tumorzell-
typen (3 Plattenepitele (PCI13; A549; RPMI 2650) und 2
Hautkrebszellstimme (Mel398; Mz7Mel) unterschiedlich
lang mit dem C'-["*F]Fluorethylamino-Asparagin inkubiert
wurden (Abb. 3).
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Abb. 3: Inkubation von C'-["*F]Fluorethylamino-Asparagin
mit verschiedenen Zelltypen
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Der Vergleich mit den analogen Werten fiir 2-['*F]FDG und
O-(2-["*F]Fluorethyl)-L-Tyrosin (['*F]FET) ist in Abb. 4
dargestellt. Demnach zeigt das C'-["*F]Fluorethylamino-
Asparagin (["*F]FEAA) einen 3-10-fach hoheren Uptake in
die Tumorzellen als die anderen ['*F]markierten Tumortra-
cer.
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Abb. 4: Uptake-Vergleich einiger ["*F]Tumortracer
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