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Конденсовані похідні піразоло[3,4-
d]піримідину привертають увагу як 
перспективні антибактеріальні препарати [1], 
інгібітори кінази [2], ксантин оксидази [3], а 
також володіють фунгіцидними[4] та 
цитотоксичними [5] властивостями. Структ-
урний фрагмент піразолопіримідинів широко 
використовується для розробки нових 
ефективних медичних препаратів. Перспек-
тивним напрямком в цьому відношенні є 
побудова конденсованих похідних 
піразолопіримідину методом електрофільної 
внутрішньомолекурної циклізації (ЕВЦ). 
Зокрема, в літературі зустрічаються відомості 
про використання алкенільних похідних 
піразоло[3,4-d]піримідину в реакціях 
електрофільної гетероциклізації галогенами 
[6-10], арилсульфенілхлоридами [11] та 
тетра-галогенідами селену [12]. В роботах 
[13-15] досліджено ЕВЦ N-алкенільних 
похідних тіоксопіразолопіримідинону під 
дією арилтелуртрихлоридів, що дозволяє 
отримувати біологічно перспективні 
телуровмісні аналоги пурину. Авторами [13-
15] доведено анелювання тіазолінового циклу 
до піразолопіримідинової системи із 
залученням алкенільного фрагменту та 
нуклефільного центру – екзоциклічного 
атома Сульфуру. 

В даній роботі досліджений напрямок 
електрофільної внутрішньомолекулярної 
циклізації 6-металілтіо-5-феніл-1,5-дигідро-
4H-піразоло[3,4-d]піримидин-4-ону п-меток-
сифенілтелуртрихлоридом із залученням 
нуклеофільного центру – ендоциклічного 
атома Нітрогену. Металільний тіоетер 
піразоло[3,4-d]піримідину 1 отримано за 
методикою [12]. 

Взаємодію п-метоксифенілтелуртри-
хлориду з 6-металілтіо-5-феніл-1,5-дигідро-
4H-піразоло[3,4-d]піримідин-4-ону 1 прово-
дили в середовищі льодяної оцтової кислоти 
при 8 годинному перемішуванні реакційної 
суміші та кімнатній температурі. Встанов-
лено, що незалежно від співвідношення 
реагентів відбувається анелювання 
тіазолінового циклу до піримідину з 
утворенням трициклічної конденсованої 
системи 2 ангулярної будови. Слід відмітити, 
що утворюється молекулярний комплекс п-
метоксифенілтелуртрихлориду з тіазоліно-
піразолопіримідином за участю атому 
Сульфуру. Про утворення комплексу 
свідчить наявність в спектрі ПМР різних 
сигналів протонів двох п-феніленових циклів, 
а також зміщення смуги поглинання 
карбонільної групи в ІЧ-спектрі на 35 см-1. 
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Використання еквімолярної кількості 
електрофільного реагенту дозволяє отримати 
комплекс 2 з 34 % виходом, натомість 
двократний надлишок п-метоксифеніл-
телуртрихлориду збільшує вихід цільового 
продукту циклізації 2 до 72% 

Отже, електрофільна внутрішньо-
молекулярна циклізація 6-металілтіо-5-феніл-
1,5-дигідро-4H-піразоло[3,4-d]піримидін-4-
ону п-метоксифенілтелуртрихлоридом прохо-
дить регіселективно із ангулярним 
анелюванням тіазолінового циклу. Знайдені 
оптимальні умови препаративного синтезу 
комплексу тіазолінопіразолопіримідиній 
хлориду з п-метоксифенілтелуртрихлоридом. 
 

Експериментальна частина 
 

Спектри ЯМР виміряно на 
спектрометрі Mercury-400 з робочою 
частотою для 1Н 400 МГц. Точки топлення 
вимірювали на приладі Stuart Melting Point 
30. Елементний аналіз проводили на приладі 
Elementar Vario MICRO. 
Методика синтезу молекулярного 
комплексу 8-мтеил-4-oксо-5-феніл-8-
{[дихлоро(4-метоксифеніл)-телуро]метил}-
4,5,7,8-тетрагідро-1H-піразоло[4,3-e][1,3]-
тіазоло[3,2-a]піримідин-9-іум хлориду з п-
метоксифенілтелуртрихлоридом. 

До 0.005 моль вихідного тіоетеру 1 у 
льодяній оцтовій кислоті додають 0.01 моль 
п-метоксифенілтелуртрихлориду в 20 мл 
льодяної оцтової кислоти. Реакційну суміш 
перемішували при кімнатній температурі 
протягом 8 годин. Осад, що випав 
відфільтровують та промивають оцтовою 
кислотою. 
Тпл 173-174 °С. Вихід 72%. 1H NMR (400 
MHz, DMSO-d6) δ 14,88 (s, 1H), 9,16 (s, 1H), 
8.33 (d, J=8.0 Hz, 2H), 8.00 (d, J=8.0 Hz, 2H), 
7.62-7.42 (м, 5H), 7.14 (d, J=8.0 Hz, 2H), 
7.04(d, J= 8.0 Hz, 2H), 4.27 (d, J= 12.6 Hz, 2H), 
4.23 (d, J= 12.6 Hz, 1H), 4.20 (d, J= 11.8 Hz, 
1H), 4.00 (s, 6H), 2.41 (s, 3H). Вирахувано для 
C29H28Cl6N4O3STe2: C, 35.49, H, 2.98, N. 5.71, 
S, 3.27. Знайдено: C, 35.36; H, 2.89; N, 5.63, S, 
3.13. 
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Condensed derivatives of pyrazolo[3,4-d]pyrimidine attract attention as promising antibacterial 

drugs, kinase inhibitors, xanthine oxidase, and also have fungicidal and cytotoxic properties. The 
structural fragment of pyrazolopyrimidine is widely used to develop new effective medicines. A 
promising direction in this regard is the construction of condensed derivatives of pyrazolopyrimidine 
by the method of electrophilic intramolecular cyclization. 

In this paper, the direction of the electrophilic intramolecular cyclization of 6-methylthio-5-
phenyl-1,5-dihydro-4H-pyrazolo[3,4-d]pyrimidine-4-one with p-methoxyphenyltellurium trichloride 
with the involvement of the nucleophilic center (the endocyclic nitrogen atom) is investigated. The 
interaction of p-methoxyphenyltellurium trichloride with 6-methanylthio-5-phenyl-1,5-dihydro-4H-
pyrazolo[3,4-d]pyrimidin-4-one was carried out in acetic aqueous acid at room temperature for 8 
hours. It has been established that irrespective of the ratio of reagents, the annulation of the thiazoline 
ring to the pyrimidine occurs with the formation of tricyclic condensed system of the angular structure. 
It should be noted that the molecular complex of p-methoxyphenyltellurium trichloride with 
thiazolinopyrazolopyrimidine with the participation of Sulfur atom is formed. The formation of the 
complex is evidenced by the presence in the spectrum of H-NMR of different signals of protons of two 
p-phenylene cycles. The use of a double excess of p-methoxyphenyltellurium trichloride increases the 
yield of the desired cyclization product 8-methyl-4-oxo-5-phenyl-8-{[dichloro(4-methoxyphenyl)-
telluro]methyl}-4,5,7,8-tetrahydro-1H-pyrazolo[4,3-e][1,3]-thiazolo[3,2-a]pyrimidine-9-yium 
chloride. 

Consequently, the electrophilic intramolecular cyclization of 6-methylthio-5-phenyl-1,5-
dihydro-4H-pyrazolo[3,4-d]pyrimidin-4-one with methoxyphenyltellurium trichloride passes 
selectively with the angular annulation of the thiazoline cycle. The optimal conditions for the 
preparative synthesis of the thiazolinopyrazolopyrimidine chloride molecular complex with p 
methoxyphenyltellurium trichloride are found. 

Keywords: еlectrophilic cyclization; p-methoxyphenyltellurium trichloride; 6-methylthio-5-
phenyl-1,5-dihydro-4H-pyrazolo[3,4-d]pyrimidin-4-one; molecular complex; thiazolino-
pyrazolopyrimidine. 
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