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Einleitung: [11C]MDL 100907 kann als selektiver 
Antagonist des Serotoninrezeptors 5-HT2A 
eingesetzt werden, um via PET physiologische und 
biochemische Vorgänge gezielt im serotonergen 
System zu untersuchen. Hierbei sind vor allem 
Depressionen, Schizophrenie und andere 
psychiatrische Störungen zu nennen, welche vom 
5-HT2A Rezeptorsystem mitbeeinflußt. 
 
Motivation: Racemisches [18F]FE1-MDL 100907 
konnte in jüngster Zeit in unserem Arbeitskreis in 
hoher radiochemischer Ausbeute (~ 80%) 
synthetisiert werden. Erste autoradiographische 
Versuche zeigten viel versprechende Ergebnisse. 
Aus der Literatur ist jedoch bekannt, dass die 
Affinitäten der R-Derivate ungefähr um den Faktor 
100 besser sind als die der S-Enantiomere. Daher 
war es ein Ziel dieser Arbeit einen Nitro-
markierungsvorläufer des (R)-[18F]FE1-MDL 
1009078 sowie die dazugehörige Referenz-
verbindung  zu synthetisieren, um eine [18F]Fluor-
ethylierung zu ermöglichen.  
 
Experimentelles: Das benötigte Edukt p-
Fluorphenylethylbromid wurde nach Suter et al.1 
synthetisiert. Die eigentliche Synthesestrategie für 
den Vorläufer nach Ullrich et al.2 startet mittels der 
Überführung eines Esters in ein Keton. Dabei wird 
zunächst ein Weinrebamid gebildet, das mit dem 
aromatischen Anion des TBDPS-Guajacols das 
mittelst n-Butyllithum hergestellt wird, zum 
gewünschten Keton reagiert. Anschließend wird 
mit NaBH4 zum sekundären Alkohol reduziert, der 
in einer fraktionierenden Kristallisation in die 
gebildeten Enantiomere aufgespalten werden 
können. Durch eine Kondensationsreaktion wird  
(R)-MDL 105725 hergestellt. Die abschließende 
Fluorethylierung mit Bromfluorethan wird in DMF 
durchgeführt, um das Endprodukt R)-FE1-MDL 
1009078 zu erhalten (siehe Abb.1). 
 
Ergebnisse und Diskussionen: Die 
enantioselektive Synthese des (R)-MDL 105725 
verlief in einer Gesamtausbeute von > 13%. Das 
Endprodukt (R)-FE1-MDL 100907 konnte in einer 
Ausbeute von 27% dargestellt werden. Die 
Auftrennung der Enantiomere erfolgte über eine 
diastereomere Salzbildung mit (R)- bzw. (S)- 
Weinsäurederivaten. Dabei konnte einer guten 

optischen Reinheit hergestellt werden. Hingegen 
schlug die Synthese des S-Derivates fehl. 
 

N
H

CO2Et

N

CO 2Et

Boc
N
Boc

NO OM e

O

O

HN

O

TBDPS O

O

HN

OH

TBDPS

O

O

HN

OH

TBDPS

O

O

N

OH

TBDPS

F

OH

O

N

OH

F

O

O

N

O H

F

F

 
Abb.1:  Synthese des (R)-FE1-MDL 100907 und 
seines Vorläufers (R)-MDL 105725 
 
 
Ausblick: In naher Zukunft soll eine 
[18F]Fluorethylierung mit Hilfe von [18F]FETos 
durchgeführt werden.  
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