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Піримідинон входить до складу біо-

активних природних сполук, таких як урацил, 
тимін та цитозин. Похідні піримідинону 
проявляють протипухлинні [1, 2], антивірусні 
[3, 4] та психотропні властивості [5]. При 
гетероциклізації ненасичених похідних 
піримідинтіонів утворюються конденсовані 
азолопіримідини, які також проявляють 
широкий спектр біологічної активності [6-9]. 
Введення до складу таких систем атома 
Телуру може підвищити їх біоактивність, бо 
телурорганічні сполуки володіють проти-
пухлинною [10-11], антиоксидантною [12], 
антибактеріальною [13] властивостями, а 
також застосовуються для лікування  
нейропатії [14-19]. 

Одним з найзручніших та найпрості-
ших методів введення атома Телуру до 
складу таких систем є метод електрофільної 
внутрішньомолекулярної циклізації. В літера-
турі зустрічаються відомості по електро-
фільній циклізації алкенільних похідних 
піримідину під дією різних електрофільних 
реагентів: протонних кислот [20-23], 
галогенів [24-29] та арилсульфенілхлоридів 

[30]. В ряді робіт описано використання 
п-алкоксифенілтелуртригалогенідів в реак-
ціях циклізації алкенільних похідних 
конденсованих піримідинтіонів [31-38], 
тіосечовин [39], триазолів [40] та в реакціях 
комплексоутворення [41]. 

Враховуючи значну біоактивність 
похідних 2-тіоксопіримідин-4-ону та наяв-
ність у них тіоуреїдного фрагменту, дослід-
ження процесу електрофільної гетеро-
циклізації N(S)-алкенільних похідних 
тіоурацилу під дією п-метоксифенілтелуртри-
хлориду є важливим для підтвердження 
виявлених закономірностей регіохімії арил-
телурохлорування ненасичених сполук, що 
містять тіоуреїдний фрагмент [31-40]. Тому 
метою роботи є визначення регіохімії 
процесу електрофільної внутрішньо-
молекулярної циклізації N- та S(Se)-алкеніль-
них похідних 2-тіоксопіримідин-4-ону під 
дією п-метоксифенілтелуртрихлориду. 

Синтез N-металільного тіопіримідино-
ну 1 проводили конденсацією ацетооцтового 
естеру з N-металілтіосечовиною в середо-
вищі ДМФА. 

 

 
 

У роботі [21] описано методику синте-
зу N-алільних похідних тіоурацилу, але за 
даною методикою утворюються два ізомери. 
Зміна розчинника з диметилсульфоксиду на 
диметилформамід дозволяє з високим 
виходом отримати тільки один ізомер, будову 

якого доведено спектром ПМР та елементним 
аналізом. 

3-Металіл-2-тіоксопіримідин-4-он 1 
має декілька нуклеофільних центрів для дії 
телуровмісного електрофільного реагенту – 
алкенільний замісник, атоми Сульфуру та 
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Оксигену. Встановлено, що при взаємодії 
тіону 1 з п-метоксифенілтелуртрихлоридом в 
середовищі оцтової кислоти утворюється 
продукт циклізації гідрохлорид 2 з 

анельованим тіазоліновим циклом, що 
підтверджує знайдений напрямок реакції за 
участю алкенільного замісника та атома 
Сульфуру [35-44]. 

 

 

 
Склад тіазолопіримідину 2 підтверд-

жено елементним аналізом, а будову комп-
лексом спектральних досліджень. В спектрі 
ПМР слід відмітити появу сигналів протонів 
метокси-групи при 3,80 м.ч., двох дублетів п-
феніленового кільця при 8,06 м.ч. та 7,12 м.ч. 
та чотирьох дублетів протонів екзо- та ендо-
циклічних метиленових груп. В ІЧ-спектрі 
отриманого тіазолопіримідину смуга погли-
нання С=О групи складає 1705 см-1. 

Для дослідження регіоселективності 
процесу електрофільної циклізації арилтелур-
трихлоридом як модельні об’єкти викорис-
тано S-алкенільні похідні 6-метилпіримідин-
4-ону, синтезованих за відомою методикою 
[42]. Тіоетер 4 ізомерний тіону 1. 

Встановлено, що реакція між 
п-метоксифенілтелуртрихлоридом та тіо-
етерами 3, 4 в середовищі льодяної оцтової 
кислоти приводить до утворення продуктів 

циклізації 5, 6. Нами підтверджено, що 
напрямок процесу електрофільної внутріш-
ньомолекулярної циклізації відбувається із 
залученням атома Нітрогену в третьому 
положенні піримідину. Спектральні дані 
ЯМР спектроскопії аналогічні лінійним 
тіазолінотієнопіримідинам [38]. Смуга погли-
нання карбонільної групи в ІЧ-спектрі гідро 
хлоридів 5, 6 відповідає лінійним тіазоліно-
тієнопіримідинам та тіазолопіримідину 2 і 
складає 1710 см-1. Слід відмітити, що, 
незалежно від співвідношення реагентів, в 
процесі реакції утворюється комплекс 
додаткової молекули електрофільного 
реагенту з ендоциклічним атомом Сульфуру 
тіазолінопіримідину, що не спостерігалося 
при утворенні ізомерного тіазолінопіримі-
дину 2. Утворення таких адуктів спостері-
галось в роботах [36, 37]. 

 

 
 

Для вивчення впливу халькогену на 
регіоселективність процесу електрофільної 
циклізації в реакції з п-метоксифеніл-
телуртрихлоридом використано селеноетер 7. 
Умови проведення реакції аналогічні тим, які 
використовували в реакціях з тіоетерами 3, 4. 

Нами встановлено, що регіохімія про-
цесу циклізації селеноетеру 7 п-метокси-

фенілтелуртрихлоридом не змінюється. Слід 
відмітити, що смуга поглинання карбонільної 
групи в ІЧ-спектрі сполуки 8 спостерігається 
при 1703 см-1, що добре корелює з смугами 
поглинання карбонільної групи в тіазоліно-
піримідинонах 2, 5, 6 та тіазолінотієно-
піримідинонах [38]. 
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Висновки 
 

Отже, електрофільна внутрішньо-
молекулярна циклізація N-металіл 2-тіоксо-
піримідин-4-ону п-метоксифенілтелуртрихло-
ридами проходить регіоселективно за участю 
атома Сульфуру з анелюванням тіазолінового 
циклу до піримідинової системи. Вста-
новлено, що 2-S(Se)-алільні(металільні) N-
1,3-незаміщені похідні піримідинону 
циклізуються арилтелуртрихлоридом з 
утворенням тіазоліно(селеназоліно)піриміди-
нових систем. Природа халькогену в поло-
женні 2 піримідину не впливає на регіохімію 
процесу та виходи продуктів циклізації. 
Використання селеноетерів в реакції телуро-
циклізації дозволяє отримувати потенційно 
біоактивні гетероцикли з ендоциклічним 
атомом Селену та екзоциклічним атомом 
Телуру. 
 

Експериментальна частина 
 

Спектри ЯМР виміряно на спектро-
метрі Mercury-400 з робочою частотою для 
1
Н 400 МГц. Точки топлення вимірювали на 
приладі Stuart Melting Point 30. Елементний 
аналіз проводили на приладі Elementar Vario 
MICRO. 
6-Метил-3-(2-метилпроп-2-eн-1-іл)-2-
тіоксо-2,3-дигідропіримідин-4(1H)-oн 1. До 
0.5 моль N-металілтіосечовини добавляють 
0.5 моль ацетооцтового естеру і 0.5 моль 
KOH в 10 мл ДМФА. Суміш нагрівають 
протягом 16 годин. Осад, що утворився 
розчиняють у воді і підкислюють водним 
розчином оцтової кислоти. Продукт 
кристалізують з етилового спирту. Вихід 
68%, Тпл. 183°С. 1H ЯМР (DMSO-d6): δ 1.70 
(с, 3H), 2.11 (с, 3H), 4.41 (с, 1H), 4.72 (с, 1H), 
4.77 (с, 2H), 5.83 (с, 1H), 12.51 (с, 1H). 
2,7-Диметил-2-{[дихлоро(4-метоксіфеніл)-
телуро]метил}-2,3-дигідро-5H-[1,3]тіазоло 
[3,2-a]піримідин-5-он гідрохлорид 2. До 
0.0017 моль 3-металіл-2-тіоксопіримідинону 

1, розчиненого у 20 мл оцтової кислоти, при 
постійному перемішуванні по краплях дода-
ють розчин 0.0017 моль п-метоксифеніл-
телуртрихлориду. Суміш перемішують 
протягом 8 годин. Осад, що утворився 
фільтрують і промивають оцтовою кислотою. 
Вихід 68%; Тпл. 135-136°С. 1H ЯМР (DMSO-
d6): δ 1.90 (с, 3H), 2.15 (с, 3H), 3.80 (с, 3H), 
4.22 (д, J= 11.9 Гц, 1H), 4.31 (д, J= 11.9 Гц, 
1H), 4.41 (д, J= 5.9 Гц, 1H), 4.85 (д, J= 5.9 Гц, 
1H), 6,04 (с, 1Н), 7.12 (д, J= 8.0Гц, 2H), 8.06 
(д, J= 8.0 Гц, 2H). 

 

Загальна методика одержання тіотерів 
3,4,7 

 

До 0.005 моль тіону(селенону), розчи-
неного в 20 мл етанолу, додають 0.005 моль 
КОН, розчиненого у мінімальній кількості 
води (3 мл). Суміш нагрівають до повного 
розчинення, після чого додають еквімолярну 
кількість аліл(металіл)галогеніду. Реакційну 
суміш нагрівають протягом 2 годин. Осад 
фільтрують, перекристалізовують із етанолу. 
6-Метил-2-тіо(проп-2-eн-1-іл)піримідин-
4(3H)-oн 3. Вихід 59%; Тпл 133°С [42]. 
6-Метил-2-тіо(2-метилпроп-2-eн-1-іл)піри-
мідин-4(3H)-oн 4. Вихід 59%; Тпл. 146-147°С 
[42]. 
6-Метил-2-селено(2-метилпроп-2-eн-1-іл)-
піримідин-4(3H)-oн 7. Вихід 32%; Тпл. 141-
142°С. 1H ЯМР (DMSO-d6): δ 1.72 (с, 3H), 
2.11 (с, 3H), 3.76 (с, 2H), 4.91 (с, 1H), 4,88 (с, 
1H), 5.90 (с, 1H), 12.39 (с, 1H). 

 

Загальна методика одержання 3-
{[дихлоро(4-метоксифеніл)-телуро]метил}-
2,3-дигідро-5H-[1,3]тіазоло(селеназоло)[3,2-

a]піримідин-5-онів 5,6,8. 
До 0.0017 моль відповідних тіо(селе-

но)етерів розчинених у 20 мл оцтової 
кислоти, при постійному перемішуванні по 
краплях додають двократний надлишок п-ме-
токсифенілтелуртрихлориду. Суміш перемі-
шують протягом 8 годин. Осад, що утворився 
фільтрують і промивають оцтовою кислотою. 
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7-Метил-3-{[дихлоро(4-метоксифеніл)-те-
луро]метил}-2,3-дигідро-5H-[1,3]-тіазоло-
[3,2-a]піримідин-5-он 5. Вихід 63%; Тпл. 121-
122°С. 1H ЯМР (DMSO-d6): δ 2.38 (с, 3H), 
3.80 (с, 6H), 3.91 (д, J= 11.6 Гц, 2H), 5.7 (м, 
1Н), 6.10 (с, 1Н), 7.04 (д, J= 8.0 Гц, 2H), 7.13 
(д, J= 8.0 Гц, 2H), 8.06 (д, J= 8.0 Гц, 2H), 8.33 
(д, J= 8.0 Гц, 2H). 13C ЯМР (DMSO-d6): δ 
172.4, 168.1, 161.8, 160.8, 153.5, 144.3, 135.9, 
124.8, 115.4, 113.8, 108.3, 61.6, 56.0, 45.1, 
34.2, 23.5, 21.5, 19.3. 
3,7-Диметил-3-{[дихлоро(4-метоксифеніл)-
телуро]метил}-2,3-дигідро-5H-[1,3]тіазоло-
[3,2-a]піримідин-5-он 6. Вихід 65%; Тпл. 127-
128°С. 1H ЯМР (DMSO-d6): δ 1.91 (с, 3H), 
2.14 (с, 3H), 3.81 (с, 6H), 4.22(д, J= 11.9 Гц, 
1H), 4.31 (д, J= 11.9 Гц, 1H), 4.41 (д, J= 5.9 
Гц, 1H), 4.85 (д, J= 5.9 Гц, 1H), 6,21 (с, 1Н), 
7.12 (д, J= 8.0 Гц, 2H), 7.16 (д, J= 8.0 Гц, 2H), 
8.04 (д, J= 8.0 Гц, 2H), 8.35 (д, J= 8.0 Гц, 2H). 
3,7-Диметил-3-{[дихлоро(4-метоксифеніл)-
телуро]метил}-2,3-дигідро-5H-[1,3]селена-
золо[3,2-a]піримідин-5-он 8. Вихід 64%; Тпл. 
131-133°С. 1H ЯМР (DMSO-d6): δ 1.90 (с, 
3H), 2.10 (с, 3H), 3.80 (с, 6H), 4.19 (д, J= 11.9 
Гц, 1H), 4.28 (д, J= 11.9 Гц, 1H), 4.35 (д, J= 
5.9 Гц, 1H), 4.81 (д, J= 5.9 Гц, 1H), 6,17 (с, 
1Н), 7.07 (д, J= 8.0 Гц, 2H), 7.11 (д, J= 8.0 Гц, 
2H), 7.11 (д, J= 8.0 Гц, 2H), 8.01 (д, J= 8.0 Гц, 
2H), 8.32 (д, J= 8.0 Гц, 2H). 
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Pyrimidinone is a component of bioactive natural compounds such as uracil, thymine 

and cytosine. Pyrimidinone derivatives exhibit antitumor, antiviral and psychotropic 
properties. The heterocyclization of unsaturated pyrimidinetione derivatives produces 
condensed azolopyrimidines, which also exhibit a wide range of biological activity. The 
introduction а tellurium atom into such systems can increase their bioactivity. One of the most 
convenient and straightforward methods for introducing a tellurium atom is the electrophilic 
intramolecular cyclization method.  

The interaction between synthesized for the first time 3-methyl-2-thioxopyrimidin-4-
one and p-methoxyphenyltellurium trichloride was carried out in glacial acetic acid at room 
temperature. It has been established that the electrophilic intramolecular cyclization of N-
methallyl 2-thioxopyrimidine-4-one p-methoxyphenyltellurium trichloride takes place with 
the participation of a sulfur atom with the anelation of the thiazoline cycle to the pyrimidine 
system. As a result of reaction  received 2,7-Dimethyl-2-{[dichloro(4-methoxyphenyl)-
telluro]methyl}-2,3-dihydro-5H-[1,3]thiazolo[3,2-a]pyrimidine-5-one hydrochloride.  

The regioselectivity of the process of electrophilic cyclization with 
aryltelluriumtrichlotide was investigated on 2-S-alkenyl derivatives of 6-methylpyrimidin-4-
one. It is shown that the reaction between aryltellurium trichloride and 2-thioalkenyl 
derivatives of 6-methylpyrimidin-4-one results in the formation of cyclization products with 
the involvement of a nitrogen atom at the third position of the pyrimidine. It is revealed that 
tellurofunctionalized thiazolinopyrimidines are formed in the form of complexes with 
aryltellurium trichloride. To study the effect of chalcogen on the regioselectivity of the 
process of electrophilic cyclization in reaction with p-methoxyphenyltellurium trichloride, a 
metalyl selenoether of 6-methylpyrimidin-4-one was used. It has been proved that 2-Se-
methallyl N-1,3-unsubstituted pyrimidinone is cyclized by aryltellur trichloride to form a 
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selenazolinopyrimidine system, which in turn allows to obtain potentially biologically active 
heterocycles with an endocyclic Selenium atom and an exocyclic Tellurium atom. The nature 
of chalcogen does not affect the direction of electrophilic intramolecular cyclization. The 
structure of obtained compounds were proved by NMR spectroscopy, IR spectroscopy and 
elemental analysis. 

Keywords: electrophilic cyclization; p-methoxyphenyltellurium trichloride; 6-methyl-2-
seleno(2-methylprop-2-en-1-yl)pyrimidin-4(3H)-one; anelination; 3-{[dichloro(4-methoxyphenyl)-
telluro]methyl}-2,3-dihydro-5H-[1,3]thiazolo(selenazolo)[3,2-a]pyrimidin-5-one. 
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