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Einleitung:

y-Aminobuttersdure (GABA) ist der primére, inhibitori-
sche Neurotransmitter im zentralen Nervensystem der
Séugetiere. Da der GABA,-Rezeptor sich als Ziel vieler
neuroaktiver Medikamente (u.a. Benzodiazepine, Barbi-
turate und Steroide) darstellt, ist hier ein hervorragender
Angriffspunkt zur Entwicklung neuer diagnostischer
Verfahren. Insbesondere zeigte sich in den letzen Jahren,
dass der Einfluss der Untereinheiten des Rezeptors in di-
versen Krankheitsbildern eine groBe Rolle spielt und
deshalb immer mehr die einzelnen Untereinheiten in den
Mittelpunkt der aktuellen Forschung geraten. Besonders
die as-Untereinheit des GABA ,-Rezeptors ist interessant
hinsichtlich neurodegenerativer Prozesse, in denen be-
sonders die Gedéichtnisfunktion und das Lernvermdgen
beeintrichtigt werden'.

Auf Basis der bereits synthetisierten Referenzverbindun-
gen TCO7-TC12 und deren ermittelter Affinitdten soll
zunichst der Ligand TCO7 "*F-markiert werden. Als syn-
thetisch einfach zu erreichende Abgangsgruppen wurden
die Chlor- und die Bromabgangsgruppe gewébhlt.
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5-y1]-7,8,9,10-tetra-hydro-(7,10-ethano)-1,2,4-
triazolo[3,4-a]phthalazin erhalten (Abbildung 1)

Der Brom-Markierungsvorldufer wurde auf identi-
schem Syntheseweg wie der Chlor-Markierungs-
vorldufer, ausgehend von 2-Brom-6-methylpyridin, er-
halten (Abbildung 2).

Im Weiteren sollen beide Markierungsvorldufer hin-
sichtlich einer '"®F-Markierung mit ["*F]Fluorid unter-
sucht und optimiert werden. Dabei sollen neben ver-
schiedenen Reaktionsbedingungen insbesondere Unter-
schiede zwischen einer rein thermischen Reaktionsfiih-
rung und einer Reaktionsfithrung mittels Mikrowelle
untersucht werden.
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Abbildung 1: Synthese des Chlor-Markierungsvorldufers des Liganden TCO7
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Abbildung 2: Synthese des Brom-Markierungsvorléufers des Liganden TCO7

Experimentell:

Durch Reaktion von 2-Chlor-6-methylpyridin mit m-
Chlorperbenzoesdure und anschlieBender Umsetzung
des entstandenen N-Oxids mit Essigsdureanhydrid
konnte das 2-Chlorpyridin-6-methanol erhalten wer-
den.

Der Chlormarkierungsvorldufer wurde durch Kopplung
des 2-Chlorpyridin-6-methanol mit dem bereits im Zu-
ge der Synthese der inaktiven Referenzverbindung dar-
gestellten 6-Chlor-3-[3-(pyridin-4-yl)-1,2,4-oxa-diazol-
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