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2-["*F]Fluorethylamin wird zunehmend als nukleophiles
Fluoraminierungsreagenz zur Darstellung von '“F-
markierten Aminosduren eingesetzt [1]. In der Literatur
werden zwar einige Methoden zur Synthese des 2-
['®F]Fluorethylamins beschrieben [2-4], die allerdings
nur geringe radiochemische Ausbeuten liefern oder ap-
parativ aufwendig sind.

Ziel dieser Untersuchung war es, einen einfach zu syn-
thetisierenden Markierungsvorldufer zu finden, der sich
apparativ einfach und in hohen radiochemischen Aus-
beuten zu 2-['*F]Fluorethylamin umsetzen ldsst. Dazu
wurden verschiedene Markierungsvorldufer synthetisiert
und ihre Umsetzung mit ["*F]Fluorid systematisch unter-
sucht. Die giinstigen Eigenschaften wies dabei das N,N-
Dibenzyl-(2-bromethyl)-amin auf.

Experimentelles:

Die Darstellung des N,N-Dibenzyl-(2-bromethyl)-amins
erfolgte in einer 2 stufigen, leicht durchzufiihrenden
Synthese in einer Gesamtausbeute von 21 % (Abb. 1):
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Abb.1: Synthese des N,N-Dibenzyl-(2-bromethyl)-amins

Die entsprechende Referenzverbindung N,N-Dibenzyl-
(2-fluorethyl)-amin wurde durch Umsetzung von 2-
Bromfluorethan mit Dibenzylamin synthetisiert (Abb.
2):
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Abb.2: Synthese des N,N-Dibenzyl-(2-fluorethyl)-amins
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Mit Hilfe dieser Verbindungen wurden dann entspre-
chende Trennbedingungen fiir die Radio-DC bzw.
HPLC erarbeitet und die Umsetzung des Vorldufers mit
["®F]Fluorid systematisch untersucht. Die Reaktion wur-
de dabei hinsichtlich der Parameter Losungsmittel, Re-
aktionstemperatur, Markierungsvorlduferkonzentration
und

Reaktionsdauer optimiert, wobei sich die hochsten Aus-
beuten von ca. 80 % in Acetonitril, bei 80 °C und einer
MV-Konzentration von 18 mmol/L nach 5 Minuten er-
zielt wurden (Abb. 3 & 4).
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Abb.3: Abhingigkeit der RCA vom Losungsmittel (18
mmol/L Markierungsvorlduferkonzentration)
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Abb.4: Abhingigkeit der RCA von der Markierungs-
vorlauferkonzentration (MeCN; 80 °C)

Zur weiteren Darstellung des 2-['*F]Fluorethylamins
wurde das N,N-Dibenzyl-(2-["*F]fluorethyl)-amin dann
auf einer C-18 Kartusche fixiert, mit Ethanol eluiert und
die Benzylschutzgruppen reduktiv unter Pd/C-Katalyse
entfernt. Trotz einer nicht optimierten Reaktionsfolge
lieB sich dabei das 2-['*F]Fluorethylamin in einer radio-
chemischen Ausbeute von 40-50 % nach einer Reakti-
onsdauer von ca. 50 Minuten isolieren.

Literatur:

[1] B. Wolf, Diplomarbeit, Nukleophile '*F-Markierung von
Asparagin, Universitdt Mainz, (1999)

[2] C. Gillisen, G. Borman, T. de Groot, A. Verbruggen, J.
Labelled Compd. Radiopharm., 41, 491-502, (1998)

[3] Sz. Lehel, 1. Boros, P. Mikecz, T. Marian, A. J. Szent-
miklosi, L. Tron, J. Labelled Compd. Radiopharm., 43,
807-816, (2000)

[4] Kiesewetter et al., J. Fluorine Chem., 101, 297-304, (2000)



