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Відомо, що арилтелуртригалогеніди 

знайшли використання в якості 
електрофільних циклізуючих реагентів 
алкенільних та алкінільних субстратів з 
додатковим О-нуклеофільним центром [1-9], 
продукти циклізації яких, проявляють високу 
біологічну активність [10, 11]. Натомість 
відомості про телуроіндуковану циклізацію 
N,S-ненасичених похідних піримідинонів 
обмежені тільки використанням алкеніл-
функціоналізованих гетероциклів [12-20]. 
Тому метою даної роботи є дослідження 
регіо- та стереоселективності телуро-
циклізації S-алкінільного піримідину. 

Як об’єкт дослідження було вибрано 6-
метил-2-пропаргілтіопіримідин-4(3H)-oн 1, 
отриманий за відомою методикою [21]. В 
якості телуровмісних електрофільних 
реагентів використано синтетично доступні 
п-метокси- та п-етоксифенілтелуртри-
хлориди. Враховуючи те, що пропаргільний 
піримідинон 1 має декілька нуклеофільних 
центрів для атаки електрофільних реагентів – 
потрійний карбон-карбоновий зв'язок 
алкінільного замісника, ендоциклічні атоми 
нітрогену в першому та третьому 
положеннях піримідинового циклу, робить 
його зручним об’єктом для дослідження 
регіо- та стереоселективності арилтелуро-
хлорування. В роботах [7, 8, 22] вказано, що 
телурогетероциклізація алкенільних похідних 
гетероциклів відбувається через стадію 
утворення телуронієвого катіону з наступною 
внутрішньомолекулярною нуклеофільною 
атакою додаткового нуклеофільного центру 
(N, S, чи О). Тому для пропаргільного 
піримідинону 1 можливе проходження 
двох конкуруючих напрямків циклізації 
A або В із залученням N(1)- чи N(3)-

атомів піримідину і утворенням 
ізомерних тіазолопіримідинів (Схема 1). 

Реакцію 6-метил-2-пропаргілтіо-
піримідин-4-oну 1 з п-алкоксифенілтелур-
трихлоридами 2a,b проводили в оцтовій 
кислоті за кімнатної температури. Після 8-
годинного перемішування реагентів виділено 
та спектрально ідентифіковано комплекси 
3a,b, що утворюються незалежно від 
співвідношення реагентів, тобто реалізується 
шлях В (Схема 1). Утворення комплексів 
тіазолопіримідинонів з п-алкоксифенілтелур-
трихлоридами було вказано і при телуро-
циклізації S-алкенільних похідних 
піримідинонів [17-20]. Анелювання тіазоль-
ного циклу із залученням N(3)-атома 
доказано ЯМР- та ІЧ-спектрами. Так, в ІЧ-
спектрі сполуки 3а валентні коливання 
карбонільної групи спостерігаються при  
1716 см

-1, а в спектрі ЯМР 13
С сигнал атома 

карбону С=О групи зафіксовано при 167 м.ч., 
що свідчить про циклізацію на нітроген 
положення 3 піримідину і добре корелює із 
спектральними характеристиками близьких 
за будовою тіазолопіримідинів [19, 20, 23-
27]. Про утворення комплексу 3a свідчить 
наявність в спектрі ЯМР 1

Н характерних 
сигналів протонів двох п-феніленових ядер у 
вигляді пар дублетів при 8.05 м.ч. і 7.04 м.ч, 
8.33 м.ч. і 7.12 м.ч., а також два синглетні 
сигнали протонів метокси-груп при 3.81 м.ч. і 
3.80 м.ч. Пара дублетів при 7.12 м.ч. та 
8.33 м.ч відповідає протонам п-метокси-
фенілтелуртрихлориду, який координується 
атомом телуру на атом сульфуру 
тіазолопіримідину (рис. 1). 
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 Схема 1 

 
Слід зазначити, що комплекс 3a утво-

рюється у вигляді одного конфігураційного 
ізомеру. Величина хімічного зсуву протону 
телурометінової групи в спектрі ЯМР 1

Н при 
7.20 м.ч. свідчить про утворення Z-ізомеру, 
що добре корелює з літературними даними 
по утворенню Z-ізомеру при електрофільній 
галогенциклізації пропаргільних тіоетерів 
піримідинонів [28]. Очевидно, вигідність 
утворення Z-ізомеру 3a пояснюється можли-
вістю внутрішньомолекулярної координації 
карбонільного атома оксигену на атом телуру 
екзоциклічної телурометиліденової групи як 
це показано на рис. 1. 
 

 
 

Рис.1. Будова комплексу 3аb. 
 

Спектральні характеристики комплексу 3b 
аналогічні 3a. 

Висновки 
 

Отже, телуроіндукована циклізація 6-
метил-2-пропаргілтіопіримідин-4(3H)-oну 
відбувається регіоселективно з утворенням 
комплексу гідрохлориду 7-метил-3-
{[ дихлоро(4-алкоксифеніл)-телуро]метилі-
ден}-2,3-дигідро-5H-[1,3]тіазоло[3,2-a]піри-
мідин-5-ону з п-алкоксифенілтелуртрихло-
ридом. Показано, що арилтелурохлорування 
проходить стереоселективно з утворенням 
одного Z-конфігураційного ізомеру. 
 

Експериментальна частина 
 

Спектри ЯМР виміряно на спектро-
метрі Mercury-400 з робочою частотою для 
1
Н та 13

С 400 МГц. Точки топлення вимі-
рювали на приладі Stuart Melting Point 30. 
п-Алкоксифенілтелуртрихлориди синтезо-
вано за методикою [29]. 
6-Метил-2-пропаргілтіопіримідин-4(3H)-oн 
1. Вихід 70%; Тпл 160–16 °С. Літ. Тпл 160–
162°С [21]. 
Загальна методика синтезу комплексів п-
алкоксофенілтелуртрихлоридів з гідро-
хлоридами 7-метил-3-{[дихлоро(4-алкокси-
феніл)-телуро]метиліден}-2,3-дигідро-5H-
[1,3]тіазоло[3,2-a]піримідин-5-онів 3a,b. 
Метод А. До 0.003 моль 6-метил-2-пропаргіл-
тіопіримідин-4(3H)-oну 1, розчиненого в  
10 мл оцтової кислоти, прикапують 0.003 
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моль розчину 
п-алкоксифенілтелуртрихлориду в оцтовій 
кислоті. Після 8 годинного перемішування 
реакційної суміші, осад фільтрують. 
Метод Б. До 0.003 моль 6-метил-2-пропаргіл-
тіопіримідин-4(3H)-oну 1, розчиненого в  
10 мл оцтової кислоти, прикапують 0.06 моль 
розчину п-алкоксифенілтелуртрихлориду в 
оцтовій кислоті. Після 8 годинного 
перемішування реакційної суміші, осад 
фільтрують. 
Комплекс п-метоксифенілтелуртри-
хлориду з гідрохлоридом 7-метил-3-
{[дихлоро(4-метоксифеніл)-телуро]-
метиліден}-2,3-дигідро-5H-[1,3]-тіазоло[3,2-
a]піримідин-5-ону 3a. Вихід 65%; Тпл 127–
128°С. 1H ЯМР (DMSO-d6): δ 2.42 (s, 3H), 
3.81 (s, 6H), 4.46 (s, 2H), 5.91(s, 1Н), 7.04 (d, 
J= 8.0 Hz, 2H), 7.12 (d, J= 8.0 Hz, 2H), 7.20 (s, 
1Н), 8.05 (d, J= 8.0 Hz, 2H), 8.33 (d, J= 8.0 Hz, 
2H). 13C ЯМР (DMSO-d6): δ 20.3, 33.5, 59.9, 
110.1, 113.8, 115.3, 117.6, 127.6, 135.7, 136.4, 
144.3, 149.5, 160.8, 161.7, 167.3. 
Комплекс п-етоксифенілтелуртрихлориду 
з гідрохлоридом 7-метил-3-{[дихлоро(4-
етоксифеніл)-телуро]метиліден}-2,3-
дигідро-5H-[1,3]-тіазоло[3,2-a]піримідин-5-
ону 3b. Вихід 61%; Тпл 127–128°С. 1H ЯМР 
(DMSO-d6): δ 1.34 (t, J= 9.6 Hz, 6Н), 2.42 (s, 
3H), 3.81 (m, 4H), 4.42 (s, 2H), 5.93(s, 1Н), 
7.02 (d, J= 8.0 Hz, 2H), 7.10 (d, J= 8.0 Hz, 2H), 
7.21 (s, 1Н), 8.04 (d, J= 8.0 Hz, 2H), 8.31 (d,  
J= 8.0 Hz, 2H). 
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Aryltellurium trihalides are used as reagents for electrophilic cyclization of alkenyl and alkynyl 
substances with an additional O-nucleophilic center, the products of cyclization exhibit high biological 
activity. On the other hand, the information on the tellur-inducted cyclization of N, S-unsaturated 
pyrimidinone derivatives is limited only by the usege of alkenylfunctionalized heterocycles. 
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Therefore, the purpose of this work is to investigate the regio- and stereoselectivity of the 
tellurocyclization of S-alkynyl pyrimidine. 

The 6-methyl-2-propargylthiopyrimidin-4(3H)-one was obtained by alkylation of 6-methyl-2-
thioxopyrimidin-4-one and it was selected as the object of study. Synthetically available p-methoxy- 
and p-ethoxyphenyltellurium trichlorides were used as tellurium-containing electrophilic reagents. 
Propargyl pyrimidinone has several nucleophilic centers for the attack of electrophilic reagents - the 
triple carbon-carbon bond of the alkynyl substituent, the endocyclic nitrogen atoms in the first and 
third positions of the pyrimidine cycle. This makes it a convenient system for the study of the regio- 
and stereoselectivity of aryltellurochlorination. The telluroheterocyclization of alkenyl derivatives of 
heterocycles occurs through the stage of formation of a telluronium cation followed by an 
intramolecular nucleophilic attack of an additional nucleophilic center (N, S, or O). Therefore, for the 
propargyl pyrimidinone, two competing cyclization directions with the involvement of N (1) - or N (3) 
-pyrimidine atoms are possible. 

The reaction of 6-methyl-2-propargylthiopyrimidin-4-one with p-alkoxyphenyltellurium 
trichlorides was carried out in acetic acid at room temperature. After 8 hours of stirring the reagents, 
thiazolinopyrimidine complexes with p-alkoxyphenyltellurium trichlorides formed and irrespective of 
the ratio of the reagents were isolated and spectrally identified. NMR and IR spectra proved the 
annulation of the thiazole cycle with the involvement of the N(3)-atom and the formation of the 
complex. It should be noted that aryltelluromethylidenthiazolinopyrimidine is formed as one 
configuration isomer with the Z-configuration. The advantage of the formation of the Z-isomer is 
explained by the possibility of intramolecular coordination of the carbonyl oxygen atom to the 
tellurium atom of the exocyclic telluromethylidene group. 

Therefore, the tellurium-induced cyclization of 6-methyl-2-propargylthiopyrimidin-4(3H)-one 
occurs regioselectively with the formation of complex of hydrochloride 7-methyl-3-{[dichloro (4-
alkoxyphenyl)-telluro]methylidene}-2,3-dihydro-5H-[1,3]thiazolo[3,2-a]pyrimidin-5-one with p-
alkoxyphenyltellurium trichlorides. Aryltellurochlorination proceeds stereoselectively with the 
formation of the single Z-configuration isomer. 

Keywords: electrophilic cyclization; p-alkoxyphenyltellurium trichloride; 6-methyl-2-
propargylthiopyrimidin-4(3H)-one; anelination; 7-methyl-3-{[dichloro(4-alkoxyphenyl)-
telluro]methylidene}-2,3-dihydro-5H-[1,3]thiazolo[3,2-a]pyrimidin-5-one. 
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