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Abstract

Three synthesis methods of phosphorus analogues of cycloleu-
cine based upon a modification of the Kabaénik-Medwed method
are described: Cyclopentanone ketazine reaction with dimethyl-
phosphite or methylphosphinate and condensation of benzyl-
urethane with phosphorus component R—PCl,.

Cycloleucin, 1-Aminocyclopentancarbonsiure, ist eine
synthetische Aminosaure mit starker Antitumorwirk-
samkeit [2-5]. Seit 1960 wurde diese Verbindung in
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verschiedenen Forschungsgruppen klinisch untersucht
und in einigen Fillen zur Geschwulstbehandlung ver-
wendet. Die Anwendbarkeit von Cycloleucin als Che-
motherapeuticum ist jedoch durch die hohe Toxizitit
dieser Verbindung begrenzt.

Die biologischen Eigenschaften der Aminophosphon-
und Aminophosphinsduren und gewisser ihrer Peptid-
Analogen wurden im Laufe der letzten Jahre erforscht;
dabei wurde ihre geringe Toxizitit gegeniiber hdheren
Organismen erkannt [6].

Wir versuchten deshalb, die bisher in der Literatur
unbekannte 1-Aminocyclopentanphosphonsidure 2a
und die 1-Aminocyclopentanmethylphosphinsiure 2b -
zwel Phosphoranaloge von Cycloleucin darzustellen.
Wir haben versucht, eine Synthese dieser Aminosduren
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