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Азолы ряда пиразола и изоксазола относятся к привилегированным скаффолдам 

медицинской химии, в связи с чем синтез новых представителей этих классов гетероциклов 

является востребованным. Нами получены 4-(гет)арилгидразинилиденпиразолоны 4 и  

4-толилгидразинилиденизоксазолоны 5 путем циклизации этил-2-(гет)арилгидразоно-3-

полифторалкил-3-оксопропионатов 1 с замещенными гидразинами 2 и гидроксиламином 3, 

соответственно. Для более эффективного синтеза 4-(гет)арилгидразинилиденпиразолонов 4 

предложено использовать альтернативный подход, основанный на азосочетании 3-

полифторалкилпиразол-3-онов 6 с хлоридами (гет)арилдиазония 7. Следует отметить, что второй 

способ является более продуктивным, поскольку пиразолоны 4, полученные данным методом, не 

требуют сложной очистки. 

 

 
 

Полифторалкилсодержащие 4-арилидразинилиден-3-пиразолоны 4, в отличие от 

нефторированных аналогов, оказались способными ингибировать КЭ в концентрации 10-5–10-7 

моль. Однако метилзамещенные пиразолоны 4 показали значительное антирадикальное действие 

в ABTS-тесте (TEAC 0.8–0.86). При этом для N-фенилзамещенных пиразолонов 4 с длинными 

фторированными заместителями обнаружена анальгетическая активность, превышающая 

препараты сравнения практически в два раза. Также можно отметить, что данные 

арилгидразонопиразолоны обладают низкой острой токсичностью, поскольку в дозе до 300 мг/кг 

выживаемость мышей составляет 100%. Полифторалкилсодержащие 4-

толилгидразинилиденизоксазолоны 5 проявили высокую антимикробную активность в отношении 

штаммов T. rubrum, T. gypseum, T. tonsurans, M. canis (МИК до 1,56 мг/мл). 
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