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(54) АНТАГОНИСТЫ ПРОГЕСТЕРОНА

(57) Формула изобретения
1. Соединение, имеющее структуру формулы (I)

в котором
R1 представляет собой атом водорода, С1-С5алкильную группу с прямой цепью,

разветвленную С1-С5алкильную группу, С3-С5циклоалкильную группу или атом
галогена;

R2 представляет собой атом водорода, С1-С5алкильную группу с прямой цепью,
разветвленную С1-С5алкильную группу, С3-С5циклоалкильную группу или атом
галогена; или

R1 и R2 вместе представляют собой метиленовую группу,
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R3 представляет собой атом водорода, С1-С5алкильную группу с прямой цепью,
разветвленную С1-С5алкильную группу, С3-С5циклоалкильную группу или атом
галогена;

R4 представляет собой атом водорода, С1-С5алкильную группу с прямой цепью,
разветвленную С1-С5алкильную группу, С3-С5циклоалкильную группу или атом
галогена; или

R3 и R4 вместе представляют собой дополнительную связь или метиленовую группу,
R5 представляет собой радикал Y или арильный радикал, который необязательно

замещен Y,
Y представляет собой атом водорода, атом галогена, -OR8, -NO2, -N3, -CN, -NR

8aR8b,

-NHSO2R
8, -CO2R

8, C1-С10алкил, замещенный C1-С10алкил, C1-С10циклоалкил, С1-С10
алкенил, С1-С10алкинил, C1-С10алкокси, C1-С10циклоалкокси, С1-С10алканоилокси,
бензоилокси, арилацил, С1-С10алкилацил, C1-С10циклоалкилацил, С1-С10гидроксиалкил,
арил, арилалкил, гетероарил с двумя или тремя гетероатомами, или гетероарилацил,
содержащий до трех гетероатомов;

R6 представляет собой -ОН, -OR8, -OC(O)R8, -C≡C-R10, -C(O)CH2R
8, алкил, -H, -

(CH2)mCH2R
9 или -CH=CH-(CH2)m-R

9;

R7 представляет собой -ОН, -OR8, -OC(O)R8, -C≡C-R10, -C(O)CH2R
8, алкил, -H, -

(CH2)mCH2R
9, -CH=CH-(CH2)m-R

9; радикал формулы CnFmHo, где n равно 2, 3, 4, 5 или
6 при m≥1 и m+о<2n+1, или -CF2-CH2-CH3; или

R6 и R7 вместе образуют ;

R8 представляет собой Н, алкил, алкилокси или арил;
R9 представляет собой Н, циано, гидроксил, алкокси, ацилокси; и
R10 представляет собой Н, хлор, фтор, алкил, гидроксиалкил;
где волнистые линии представляют собой заместитель либо в α-, либо в β-положении.
2. Соединение по п. 1, где
R5 представляет собой радикал Y или арильный радикал, который необязательно

замещен Y, при этом Y представляет собой атом водорода, атом галогена, -OR8, -NO2

, -N3, -CN, -NR
8aR8b, -NHSO2R

8, -CO2R
8, C1-С10алкил, замещенный С1-С10алкил, С1-С10

циклоалкил, С1-С10алкенил, C1-С10алкинил, C1-С10алкокси, С1-С10циклоалкокси, C1
-С10алканоилокси, бензоилокси, арилацил, C1-С10алкилацил, C1-С10циклоалкилацил,
C1-С10гидроксиалкил, арил или арилалкил, пяти- илишестичленный гетероциклический
радикал, содержащий до трех гетероатомов,

R6 представляет собой -ОН, -OR8 или -OC(O)R8; и
R7 обозначает радикал формулы CnFmHo, при этом n равно 2, 3, 4, 5 или 6 при m≥1

и m+o<2n+1,
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или R6=ОН и R7=-CF2-CH2-CH3.
3. Соединение по п. 2, где
R7 представляет собой -C≡C-CF3, -C=CH-CF3, -CH2-CF=CF2, -CH2-CF2-CH=CH2,

-CF2-CH2-CH3 или -C2F5.
4. Соединение по п. 1, где
R5 представляет собой циклоалкилацил, или арилацил, или гетероарил с двумя или

тремя гетероатомами, или гетероарилацил, содержащий до трех гетероатомов; и
R6 и R7 представляют собой
-OR8 и -≡-R10, соответственно;
-≡-R10 и -OR8, соответственно;
-OR8 и -COCH2R

8, соответственно;

-COCH2R
8 и -OR8, соответственно;

-СН3 и -COCH2R
8, соответственно;

-COCH2R
8 и -СН3, соответственно

-Н и -COCH2R
8, соответственно;

-COCH2R
8 и -Н, соответственно;

-OR8 и -(CH2)mCH2-R
9, соответственно;

-OR8 и -CH=CH-(CH2)m-R
9, соответственно; или

R6 и R7 в комбинации образуют ;

R7 обозначает радикал формулы CnFmHo, при этом n равно 2, 3, 4, 5 или 6 при m=0,
1, 2, 3 и m+o≤2n+1.

5. Соединение по п. 3, где
R7 представляет собой -С≡С-СН3, -СН2-СН2-СН2-ОН или -СН=СН-СН2-ОН.
6. Соединение по п. 1, где данное соединение имеет структуру

где R7 представляет собой -C≡C-CF3, (E)-CH=CH-CF3, -CH2-CF=CF2, -CF2-CH=CH2
или -CF2-CH2-CH3.

7. Соединение по п. 1, где данное соединение имеет структуру
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где R6 представляет собой -ОН, и R7 представляет собой C2F5, -С≡С-СН3,
-СН2-СН2-СН2-ОН или (Z)-CH=CH-CH2-OH; или

R6 и R7 вместе образуют .

8. Соединение по п. 1, где данное соединение имеет структуру

где R7 представляет собой (E)-CH=CH-CF3 или -CF2-CH=CH2.
9. Соединение по п. 1, где данное соединение имеет структуру

10. Способ лечения рака у субъекта, включающий введение субъекту лекарственного
препарат, содержащего эффективное количество соединения но любому из пп. 1-9.

11. Соединение, имеющее структуру формулы (I)

в котором
R1 представляет собой атом водорода, алкильную группу с прямой цепью,

разветвленную алкильную группу, циклоалкильную группу или атом галогена;
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R2 представляет собой атом водорода, алкильную группу с прямой цепью,
разветвленную алкильную группу, циклоалкильную группу или атом галогена; или

R1 и R2 вместе представляют собой метиленовую группу,
R3 представляет собой атом водорода, алкильную группу с прямой цепью,

разветвленную алкильную группу, циклоалкильную группу или атом галогена;
R4 представляет собой атом водорода, алкильную группу с прямой цепью,

разветвленную алкильную группу, циклоалкильную группу или атом галогена; или
R3 и R4 вместе представляют собой дополнительную связь или метиленовую группу,
R5 представляет собой радикал Y или арильный радикал, который необязательно

замещен Y,
Y представляет собой атом водорода, атом галогена, -OR8, -NO2, -N3, -CN, -NR

8aR8b,

-NHSO2R
8, -CO2R

8, алкил, замещенный алкил, циклоалкил, алкенил, алкинил, алкокси,
циклоалкокси, алканоилокси, бензоилокси, арилацил, алкилацил, циклоалкилацил.
гидроксиалкил, арил, арилалкил. гегероарил с двумя или тремя гетероатомами или
гетероарилацил, содержащий до трех гетероатомов;

R6 представляет собой -ОН, -OR8, -OC(O)R8, -C≡C-R10, -C(O)CH2R
8, алкил, -H, -

(CH2)mCH2R
9 или -CH=CH-(CH2)m-R

9;

R7 представляет собой -ОН, -OR8, -OC(O)R8, -C≡C-R10, -C(O)CH2R
8, алкил, -H, -

(CH2)mCH2R
9, -CH=CH-(CH2)m-R

9; радикал формулы CnFmHo, где n равно 2, 3, 4, 5 или
6 при m≥1 и m+о<2n+1, или -CF2-СН2-СН3; или

R6 и R7 вместе образуют

R8 представляет собой Н, алкил, алкилокси или арил;
R9 представляет собой Н, циано, гидроксил, алкокси, ацилокси; и
R10 представляет собой Н, хлор, фтор, алкил, гидроксиалкил;
где волнистые линии представляют заместитель либо в α-, либо в β-положении.
12. Способ лечения рака у субъекта, включающий введение субъекту лекарственного

препарата, содержащего соединение по п. 11.
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