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Несмотря на неоспоримый успех химиотерапии в борьбе с онкологическими заболеваниями, актуальные препараты зачастую оказываются малоэффективными против резистивных форм рака, доля которых неуклонно возрастает [1]. Это создаёт запрос на поиск новых молекул, обладающих противоопухолевой активностью. Одним из перспективных путей разработки последних, является направленная модификация каркасов нативных гормонов гетероциклическими фрагментами [2].
Нами впервые с использованием методологии реакции Вильгеродта-Киндлера [3,4] была получена и охарактеризована серия аннелированых по кольцу А оксазольных производных стероидов эстранового ряда. Показано, что 2-аминоэстрон вступает в реакцию с 2-хлорацетамидами и их Р-аналогами в основных условиях в присутствии молекулярной серы с образованием целевых соединений, модифицированных по 2-му положению различными функциональными заместителями (Схема 1). Синтезирована представительная серия оксазольных производных, оценка антипролиферативной активности которых, позволила выявить соединения лидеры обладающие активностью на микромолярном уровне в отношении клеток гормонально-зависимых форм рака молочной железы.
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Схема 1. Синтез эстранов аннелированных оксазольным кольцом
Исследование выполнено при финансовой поддержке РНФ в рамках научного 
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