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Einleitung: Das serotonerge System spielt nicht
nur bei Depressionen, sondern auch bei anderen
psychiatrischen Stérungen wie zum Beispiel bei der
Schizophrenie eine wichtige Rolle. Ebenso regulie-
ren die serotonergen Rezeptoren einige Verhal-
tensweisen wie Stimmung, Appetit, sexuelles Ver-
halten, Erinnerung oder auch Lernvermdégen.
[*®F]Altanserin und [“*CJMDL 100907 kénnen da-
bei als selektive Antagonisten des Serotoninrezep-
tors 5-HT,a eingesetzt werden, um via PET physio-
logische und biochemische Vorgange gezielt im se-
rotonergen System zu untersuchen.

Ziel dieser Arbeit ist es, mit [**F]Altanserin einen
bekannten [*°*F]Antagonisten des 5HT,a-Subtyps zu
synthetisieren, um neben Liganden des dopamin-
ergen, GABAergen und NMDA-Systems, die in
Mainz zugénglich sind, auch einen fur das wichtige
serotonerge System verfligbar zu machen. Auch ei-
ne Vergleichsstudie zwischen dieser etablierten
Verbindung und einem neu synthetisierten 5-HTa
Anatgonisten [**F]JFE1-MDL100907 soll dadurch
ermdglicht werden.

Experimentelles: Der Markierungsvorldaufer Nitro-
altanserin fiir eine ‘®F-Direktfluorierung (Abb. 1)
wurde kommerziell von ABX erworben.
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Abb.1:
Radiochemische Herstellung des [**F]Altanserin

Um eine hohe radiochemische Ausbeute zu ge-
waéhrleisten, wurde eine Untersuchung der L6-
sungsmittel-, Temperatur- und Reaktionszeit-
Abhangigkeit der '*F-Direktfluorierung durchge-
fuhrt. Dabei wurden Reaktionskinetiken aufge-
nommen, um die Zeit-, Temperatur- und L&sungs-
mittelabh&ngigkeit der Markierungsreaktion zu
bestimmen (Abb. 2).

Zur Untersuchung der Losungsmittelabhangigkeit
wurden drei Lésungsmittelsysteme getestet. 5 mg
Markierungsvorlaufer I6ste man in 0,7 mL LoO-
sungsmittel. AnschlieBend wurde das Gemisch auf
80°C fir MeCN und 150°C fur DMF und DMSO
temperiert und dann 300 pL der getrockneten “8F -

Losung zu der Stammldsung gegeben. Schlieflich
wurden Reaktionskinetiken aufgenommen.
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Abb.2:
Markierungskinetik fir [**F]Altanserin in DMSO

Die Temperaturabhéngigkeit der radiochemischen
Ausbeute wurde danach in DMSO untersucht. Dazu
wurden obige Reaktionsbedingungen konstant
gehalten und nur die Reaktionstemperatur zwischen
170° C und 180° C variiert.

Ergebnisse und Diskussion: [*®F]Altanserin konn-
te thermisch nur in DMSO in niedrigen Ausbeute
von ~ 20% bei 180°C dargestellt werden. Die Re-
aktion stellte sich jedoch als auBerordentlich emp-
findlich dar. Selbst diese Ergebnisse stellten sich
jedoch aber als sehr schwer reproduzierbar dar.
Auch zeigten die Reaktionskinetiken, dass selbst
nach 30 min nicht die maximale Ausbeute erreicht
wurde, so dass eine Mikrowellenreaktion aufgrund
der héheren Heizleistung wohl die vernunftigste
Alternative darstellen sollte.
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