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Алкил-2-арилгидразоно-3-полифторалкил-3-оксобутаноаты 1 запатентованы в качестве высоко-
эффективных селективных ингибиторов карбоксилэстеразы (КЭ) [1], ключевого фермента гидроли-
тического метаболизма лекарственных препаратов, содержащих сложноэфирную или амидную группу.

С целью расширения ряда ингибиторов этого класса нами разработаны методы модификации
открыто-цепного остова полифторалкилсодержащих 2-арилгидразоно-3-оксоэфиров. Так, были полу-
чены 2-арилгидразоно-3-полифторалкил-3-оксобутановые кислоты 2 в результате деалкилирования
их алкиловых эфиров 1 под действием AlBr

3
.

Предложен способ получения трифторметилсодержащих 2-арилгидразоно-3-оксоэфиров 5, со-
держащих остаток высшего или природного спирта, через азосочетание солей арилдиазония с литие-
выми солями оксоэфиратов 2, уже имеющих фрагмент такого спирта. Для получения солей 2 эффек-
тивно использовать переэтерификацию этилового эфира трифторацетоуксусного эфира 1 под действи-
ем спирта с последующим выделением переэтерифицированных эфиров через литиевые соли 2.
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RF= HCF2, CF3, C2F5,C3F7,  C4F9; 
Alk = Me, Et; 
R = 2-Me, 4-Me, 4-OMe, 4-CO2Et. 4-NO2
Ar = C6H4Me-4, C6H4OMe-4,
 C6H4CO2Et-4, C6H4NO2-4.

Исследование эстеразного профиля синтезированных соединений 3 и 5 выявило их высокую
антикарбоксилэстеразную активность (ингибирование КЭ при 20 мM до 92,5 %). Введение природ-
ного остатка привело к увеличению селективности ингибирования карбоксилэстеразы по срав-
нению со структурно и функционально близкими ацетил- и бутирилхолинэстеразами. Кроме того,
установлена высокая антирадикальная активность кислот 2 (TEAC до 1,97).
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