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З літературних даних відомо, що 

тіазолопіримідини з екзоциклічним 
арилтелуровим фрагментом проявляють 
протималярійну активність до най-
смертоноснішого штаму Plasmodium 
falciparum [1, 2]. Синтез таких сполук 
проводять методом електрофільної 
внутрішньомолекулярної циклізації (ЕВЦ) 
арилтелуртрихлоридами алкенільних 
тіосечовин та ненасичених похідних 
піримідину [3]. Розширення набору 
потенційно біологічно активних сполук, 
зокрема таких, які проявлятимуть 
протималярійну активність в поєднанні з 

екзоциклічним арилтелуровим фрагментом є 
актуальним завданням. 

В даній роботі для синтезу 
функціоналізованих телуровмісних сполук 
використано реакцію арилтелурохлорування 
2-алілтіохінолін-3-карбальдегіду п-метокси-
фенілтелуртрихлоридом. Вибір такого 
синтону мотивується тим, що похідні 
хіноліну використовуються як лікарські 
засоби при лікуванні малярії, а саме: 
мефлохін, примахін та піперахін [4]. Синтез 
вихідного тіоетеру 3 проводили за наступною 
схемою: 

 

 
 

Спектральні дані та фізико-хімічні 
константи 2-алілтіохінолін-3-карбальдегіду 3 
корелюють з літературними даними [5]. 

Вихідний тіоетер 3 містить декілька 
нуклеофільних центрів для проходження 
телуроіндукованої циклізації, а саме кратний 
зв’язок алільного фрагменту та 
ендоциклічний атом нітрогену хіноліну, що 
може приводити до утворення як продуктів 
приєднання [6, 7] так і циклізації [8-22]. 
Взаємодію тіоетеру 3 з п-метоксифеніл-
телуртрихлоридом проводили в льодяній 
оцтовій кислоті та 8-годинному 
перемішуванні реагентів при кімнатній 
температурі. Встановлено, що телуро-
індукована циклізація 2-алілтіохінолін-3-
карбальдегіду 3 арилтелуртрихлоридом 4 
приводить до ангулярного тіазолохіноліну 5 з 

екзоциклічним арилтелуровим фрагментом. 
Так, в спектрі ПМР сполуки 5 слід відмітити 
слабопольне зміщення сигналу мультиплету 
метинової групи з 6.08 до 6.73 м.ч. та 
наявність двох метиленових груп протонів у 
вигляді дублет дублетного сигналу при 4.04 
м.ч., триплетного при 3.92 м.ч. та двох 
дублетних сигналів протонів при 3.98 та 
3.51 м.ч. 

На основі спектральних даних 
телурофункціоналізованого тіазолохіноліну 4 
виявилось, що в результаті реакції 
утворюється комплекс тіазолохіноліну з 
п-метоксифенілтелуртрихлоридом. Про 
утворення комплексу свідчать дані ПМР 
спектру сполуки 5, в якому наявні характерні 
сигнали протонів двох п-феніленових ядер у 
вигляді пар дублетів при 7.98 та 7.02 м.ч., 
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8.31 та 7.11 м.ч., а також два синглетні 
сигнали протонів метоксигруп при 3.79 та 
3.78 м.ч. Слід зазначити, що даний комплекс 
утворюється навіть при співвідношенні 
тіоетер-арилтелуртрихлорид 1:1. При 
використанні двократного надлишку електро-

фільного реагента вихід тіазолохіноліну 
збільшується з 23% до 56%. Аналогічні 
закономірності проходження телуро-
індукованої електрофільної циклізації на 
інших гетероциклічних системах 
спостерігалось в роботах [23]. 

 

 
 

На основі отриманих експерименталь-
них даних можна запропонувати наступний 
механізм реакції, який наведено на схемі. На 
першій стадії реакції відбувається атака 
арилтелуртрихлориду на атом нітрогену 
хінолінового циклу та подвійний зв’язок 
алільного фрагмента з утворенням π-
комплексу, який перетворюється на 

телуронієвий катіон. Неподілена пара атома 
нітрогену хіноліну атакує карбон С(2) 
телуронієвого катіона із замиканням 
тіазолінового циклу. Друга молекула 
арилтелуртрихлориду утворює комплекс з 
ендоциклічним атомом Сульфуру 
тіазолінового кільця. 

 
 

Для оцінки потенційної біологічної 
активності телурофункціоналізованого 
тіазолохіноліну проведено його теоретичний 
скринінг за допомогою онлайн-ресурсу 
Way2Drug [24]. Аналіз біоактивності сполуки 
5 показав, що дана сполука може проявляти 
антиоксидантну активність та бути 

інгібітором фосфатази і гліцерофосфор-
трансферази. При оцінці антибактеріальної 
активності виявилося що сполука 5 
потенційно має інгібуючий вплив на бактерії 
чумної палички з роду Yersinia pestis. 
Цікавим виявилось те, що отриманий 
телурофункціоналізований тіазолохінолін 5 
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може бути інгібітором вірусу Денге другого 
типу, переносниками якого є комари. Цей 
факт робить сполуку 5 перспективною для її 
дослідження на протималярійну активність. 

 
Висновки 

 
Таким чином, в результаті телур-

індукованої циклізації п-метоксифеніл-
телуртрихлоридом 2-алілтіохінолін-3-
карбальдегіду регіоселективно одержано 
ангулярний хлорид 1-((дихлоро(4-
метоксифеніл)-теланіл)метил)-4-форміл-1,2-
дигідротіазоло[3,2-a]хінолін-10-ію у вигляді 
комплексу з п-метоксифенілтелур-
трихлоридом. Проведено його теоретичний 
біоскринінг та показано, що отриманий 
телурофункціоналізований тіазолохінолін 
може проявляти антиоксидантну, 
антибактеріальну та противірусну активність. 

 
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. 
2-Хлорохінолін-3-карбальдегід 1 [25]. 
2-Тіохінолін-3-карбальдегід 2 [26]. 
2-Алілтіохінолін-3-карбальдегід 3 [5]. 
п-Метоксифенілтелуртрихлорид 4 [27]. 

Методика одержання комплексу 
хлориду 1-((дихлоро(4-метоксифеніл)-
теланіл)метил)-4-форміл-1,2-дигідро-
тіазоло[3,2-a]хінолін-10-ію з п-метокси-
фенілтелуртрихлоридом 5. 

Метод А. До розчину алільного 
тіоетеру 3 (0.005 моль) в 15 мл льодяної 
оцтової кислоти прикапували розчин 
п-метоксифенілтелуртрихлориду 4 (0.005 
моль) в 10 мл льодяної оцтової кислоти. 
Реакційну суміш перемішували 8 годин при 
кімнатній температурі. Осад, що випав, 
відфільтровували та промивали льодяною 
оцтовою кислотою. 

Метод Б. До розчину алільного 
тіоетеру 3 (0.005 моль) в 15 мл льодяної 
оцтової кислоти прикапували розчин 
п-метоксифенілтелуртрихлориду 4 (0.01 
моль) в 15 мл льодяної оцтової кислоти. 
Реакційну суміш перемішували 8 годин при 
кімнатній температурі. Осад, що випав, 

відфільтровували та промивали льодяною 
оцтовою кислотою. 

Вихід (метод А 23%) та (метод Б 56%), 
Тпл 129-130°С. 1H ЯМР (ДМСО-d6): δ 10.26 (с, 
1H), 9.71 (с, 1H), 8.54 (д, J= 8.0 Гц, 1H), 8.31 
(д, J= 8.0 Гц, 2H), 8.27 (м, 2H), 7.98 (д, J= 8.0 
Гц, 2H), 7.11 (д, J= 8.0 Гц, 2H), 7.02 (д, J= 8.0 
Гц, 2H), 6.73 (м, 1H), 4.06 (дд, J= 6.8 Гц, 2H 
1H), 3.98 (д, J= 10.0 Гц, 1H), 3.92 (т, J= 9.6 Гц, 
1H), 3.79 (с, 3Н), 3.78 (с, 3Н), 3.51 (д, J= 9.6 
Гц, 1H). 

Вирахувано, % для C27H25Cl6NO3STe2: 
C, 35.58; H, 2.76; N, 1.54; S, 3.52. Знайдено, 
%: C, 35.49; H, 2.68; N, 1.47; S, 3.43. 
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It is known that thiazolopyrimidines with an exocyclic aryl tellurium moiety exhibit antimalarial 
activity against the deadliest strain of Plasmodium falciparum. For expanding the number of 
potentially biologically active compounds with an exocyclic aryl tellurium moiety, a study of 
tellurium-induced heterocyclization of 2-allylthioquinoline-3-carbaldehyde with p-
methoxyphenylteltur trichloride was performed. The selection of this synton is motivated by the fact 
that quinoline derivatives are used as drugs in the treatment of malaria. 

The starting compound 2-allylthioquinoline-3-carbaldehyde contains several nucleophilic 
centers for passing tellurium-induced cyclization, namely the multiple bond of the allyl moiety and the 
endocyclic nitrogen atom of quinoline. Thus cyclization reaction can lead to the formation of both 
addition and cyclization products. The reaction of the allyl thioether with p-
methoxyphenyltelluriumtrichloride was performed in glacial acetic acid and under stirring the reagents 
at room temperature for 8 hours. It was found that the tellurium-induced cyclization of 2-
allylthioquinoline-3-carbaldehyde with p-methoxyphenyltellurium trichloride leads to the formation of 
angular thiazoloquinoline with an exocyclic aryltellurium fragment ― 1-(dichloro(4-methoxyphenyl)-
tellanyl)methyl)-4-formyl-1,2-dihydrothiazolo[3,2-a]quinolin-10-ium chloride. Based on the spectral 
data, it is proved that the reaction produces a complex of 1-(dichloro(4-methoxyphenyl)-
tellanyl)methyl)-4-formyl-1,2-dihydrothiazolo[3,2-a]quinolin-10-ium chloride with p-
methoxyphenyltellturium trichloride with composition 1: 1. It should be noted that the formation and 
composition of this complex does not depend on the ratio of starting reagents. 

In order to evaluate the biological activity of 1-(dichloro(4-methoxyphenyl)-tellanyl)methyl)-4-
formyl-1,2-dihydrothiazolo[3,2-a]quinolin-10-ium chloride, the theoretical bioscreening was 
performed using online resource Way2Drug. Analysis of the obtained bioactivity data showed the 
potential antioxidant, antibacterial and antiviral activity of exotellurofunctionalized thiazolo[3,2-
a]quinoline-10-ium. 

Keywords: 2-allylthioquinoline-3-carbaldehyde; p-methoxyphenyltellurium trichloride; 
electrophilic heterocyclization; annulation, thiazolo[3,2-a]quinolinium chloride. 
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