Синтез 3-метокси-13-гидрокси-D-секо-эстра-1,3,5(10)-триен-14β-пропан-N-арилгидразинкарботиоамидов.
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Секостероиды представляют значительный интерес из-за широкого спектра биологического действия [1]. Раскрытие кольца D в эстроне приводит к снижению гормонального эффекта, при этом увеличивается антипролиферативная активность [2,3]. Введение в молекулу стероида фрагментов, содержащих гетероатомы, позволяет получать новые соединения с улучшенными биологическими свойствами. Нами разработан эффективный метод получения 13α- и 13β-D-секоэстронов содержащих 14β-пропан-N-арилгидразинкарботиоамидный фрагмент. Взаимодействие ранее полученного нами 3-метокси-17α-окса-D-гомо-эстра-1,3,5(10)-триен-17-она [4] 1 с гидразин гидратом приводит к 13α-/13β-изомерам 3-метокси-13-гидрокси-D-секо-эстра-1,3,5(10)-триен-14β-пропангидразида 2. При кипячении 2 с изотиоцианатами в безводном этаноле образуются 3-метокси-13-гидрокси-D-секо-эстра-1,3,5(10)-триен-14β-пропан-N-арилгидразинкарботиоамиды 3 с выходом 95-98%. Реакции 13β-изомера 2 с изотиоцианатами протекают в течение 0.5-3 ч часов, а взаимодействие 13α-изомера 2 происходит за 15 часов. 
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