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Нуклеофильное замещение галогена в 4-галогенпроизводных глутаминовой кислоты – один из 

методов синтеза С(4)-замещенных глутаминовых и пироглутаминовых кислот, обладающих 

разнообразной биологической активностью. 

Нами исследовано взаимодействие диметилового эфира (2S,4RS)-4-бром-N-

фталоилглутаминовой кислоты (1) с различными аминами.  

Установлено, что реакция бромпроизводного 1 с 4-нитроанилином и слабоосновными 

первичными гетероциклическими аминами не протекает.  

Взаимодействие бромпроизводного 1 с первичными ариламинами и вторичными 

алкилариламинами протекает хемо- и диастереоселективно, приводя преимущественно к (2S,4S)-

диастереомерным продуктам нуклеофильного замещения. 

 
Взаимодействие бромпроизводного 1 с первичными и вторичными алифатическими аминами 

(пиперидин, бензиламин, н-гептиламин) приводит к сложным смесям продуктов нуклеофильного 

замещения брома, 1,3-отщепления HBr и взаимодействия амина с защитной фталоильной группой. 

В случае пиперидина и бензиламина нам удалось подобрать условия преимущественного 

образования продуктов нуклеофильного замещения. 
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