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碱促进下碳二亚胺参与构建二氢喹唑啉及其衍生物 
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(a南通大学分析测试中心  南通 226019) 

(b江苏省有机合成重点实验室  苏州大学材料与化学化工学部  苏州 215123) 

摘要  发展了一种由含碳二亚胺结构的α,β-不饱和酮/酯和醇类化合物合成一系列具有潜在生理和药理活性的2-乙氧基

-3-苯基-3,4-二氢喹唑啉杂环化合物的方法. 反应条件温和、耗时短, 且为无金属催化反应, 反应收率最高可以达到

99%. 这为进一步构建喹唑啉这类含氮杂环化合物提供了一种有益策略.  
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Base Promoted Annulation of Carbodiimides to Access of 
Quinazoline and Their Derivatives 
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Abstract  An efficient methodology to access of quinazoline derivatives by the reaction of carbodiimides and alcohol under 
basic conditions has been developed. This paper provides an attractive strategy for construction of the quinazoline compounds 
and other heterocyclic compounds in a high reaction yield by using simple starting materials in mild reaction conditions and 
short reaction time. 
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二氢喹唑啉及其衍生物是许多精细化工产品的重

要中间体, 而且还具有多种生理功能和用途[1], 在医药

和工农业生产中有着广泛的应用. 如首个被分离得到的

含喹唑啉结构的化合物色胺酮 I, 抗菌效用明显. 随后

更多具有药用活性的含喹唑啉结构单元的化合物和类

似物相继被发现. 如利尿药甲酸喹唑酮 II、抗疟药常山

碱等 III. 此外, 喹唑啉类衍生物也被应用于农药开发方

面, 如杀螨剂喹螨醚 IV. 在工业领域, 喹唑啉类衍生物

可应用于有机发光材料[2]; 在润滑剂、金属萃取炼等行

业也有广泛应用[3]. 以上可知, 喹唑啉衍生物在现代医

药和工农业生产中有着广泛的应用. 

而传统合成含有喹唑啉骨架化合物的主要方法如

下(Scheme 1): 以邻氨基苄胺为底物[4]、邻氨基/卤芳香

酮为底物[5]的环化方法来合成是喹唑啉化合物. 以邻

 

图 1  具有生物活性的喹唑啉类化合物和其类似物 
Figure 1  Select biologically active quinazoline and their derivatives 
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图式１  传统合成喹唑啉衍生物 
Scheme 1  Traditional methods for the construction of quinazo-
line derivatives 

氨基苯甲酰胺为底物[6]、邻氨基苯甲酸为底物[7], 以及利

用氮杂 Wittig 反应来合成喹唑啉酮及其衍生物[8]. 而行

之有效地合成二氢喹唑啉的报道相对就比较少, 并且受

限于以下缺点: (1)反应条件较为苛刻; (2)原子经济性不

高、反应的步骤繁琐; (3)强碱和金属试剂的不同程度等. 

近年来, 碳二亚胺化合物参与构建喹唑啉、喹唑啉

酮及其衍生物的研究获得了一系列报道. 有利用邻碘苯

胺、碳二亚胺和 CO 在钯盐催化合成[9,10], 二-邻碘苯基

碳二亚胺与有机胺化合物在钯盐催化合成[10], 以及 Wu

课题组[11]利用碳二亚胺、烷基异氰和烷基胺/亚磷酸二

乙酯在钯盐催化合成(Scheme 2). 总结这些报道, 我们

可以看到反应均需要金属催化, 有的反应甚至需要用到

易爆物质, 并且合成的都是喹唑啉酮类化合物, 更为重

要的二氢喹唑啉类化合物研究得较少.  

2015 年我们课题组[12]利用苯胺与异睛反应能以较

高收率得到相应的碳二亚胺化合物, 联系前人关于碳二

亚胺化合物参与构建二氢喹唑啉及其衍生物的报    

道[9～11], 以及我们课题组前面关于吲哚的工作[13], 如果

对碳二亚胺化合物进行适当官能团修饰后, 能否在碱作

用下与强亲核试剂吲哚反应并关环来构建一种含有喹

唑啉及吲哚官能团结构的化合物? 

1  结果与讨论 

基于以上设想, 首先我们选取了 1-苯基-3-(2-(((苯

基亚氨基)亚甲基)氨基)苯基)丙-2-烯-1-酮(1a)、N-甲基

吲哚(2a), 在以无水乙醇为溶剂, 2 equiv.碱作用下反应

以期生成含有吲哚取代基团的喹唑啉目标化合物 3a' 

(Scheme 3), 但从 LC-MS 以及核磁谱图结果来看并未生
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图式 2  碳二亚胺化合物参与构建喹唑啉衍生物 
Scheme 2  Construction of quinazoline derivatives via carbodiimide 
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图式 3  喹唑啉衍生物合成 
Scheme 3  Construction of quinazoline derivatives 

 
成预想的目标化合物. 为进一步验证产物结构, 以乙酸

乙酯为溶剂培养了化合物单晶确证了化合物 3a 的结构

(图 2), CCDC 号为 1510457.  

 

图 2  化合物 3a 的单晶结构 
Figure 2  X-ray structure of 3a 

对该反应的条件优化结果见表 1. 首先我们发现在

不加碱情况下反应不能发生(Table 1, Entry 1), 然后对

各种不同的无机碱进行了筛选, 发现当使用无机弱碱, 

如 Cs2CO3、K2CO3、Na2CO3、NaHCO3、KHCO3时, 液

质收率均在 60%～70%之间(Table 1, Entries 2～6). 接着

改用 KOH、NaOH、t-BuOK 进行反应时, 反应液质收率

提升至 70%以上, 其中以使用 NaOH 为碱时液质收率最

高(77%) (Table 1, Entries 7～9). 之后对几种有机碱进行

了筛选, 发现反应效果均不如 NaOH 好(Table 1, Entries 

10～13). 筛完碱后, 我们对反应时间进行了优化, 反应

时间为 1.5 h 时液质收率最高(Table 1, Entries 14～19). 

接着对反应温度进行了筛选, 发现 40 ℃时反应效果最

好(Table 1, Entries 20～23). 对反应所用碱 NaOH 的用

量进行了筛选, 得出 1 equiv. NaOH 用量为最佳用量, 3a

分离收率高达 84%(Table 1, Entries 24～28). 综合分析

以上数据, 我们得出 1a (0.5 mmol)在 1 equiv. NaOH 碱

存在下在 2 mL EtOH 中于 40 ℃下反应 1.5 h 为最优反

应条件. 

表 1  条件筛选 
Table 1  Optimization of reaction conditions 

 

Entry Base (equiv.) T b/℃ Time/h Yield c/% 

1 — 40 1.5 NR 
2 Cs2CO3 (2) 40 1.5 67 
3 K2CO3 (2) 40 1.5 69 
4 Na2CO3 (2) 40 1.5 63 
5 NaHCO3 (2) 40 1.5 64 
6 KHCO3 (2) 40 1.5 69 
7 KOH (2) 40 1.5 74 
8 NaOH (2) 40 1.5 77 
9 t-BuOK (2) 40 1.5 71 

10 Pyridine (2) 40 1.5 55 
11 Piperidine (2) 40 1.5 NR 
12 Et3N (2) 40 1.5 59 
13 DBU (2) 40 1.5 NR 
14 NaOH (2) 40 0.25 45 
15 NaOH (2) 40 0.5 58 
16 NaOH (2) 40 1 61 
17 NaOH (2) 40 1.5 77 
18 NaOH (2) 40 2 61 
19 NaOH (2) 40 4 59 
20 NaOH (2) 20 1.5 52 
21 NaOH (2) 40 1.5 75 
22 NaOH (2) 60 1.5 77 
23 NaOH (2) Reflux 1.5 73 
26 NaOH (0.5) 40 1.5 70 
27 NaOH (1) 40 1.5 90 (84)d 
28 NaOH (1.5) 40 1.5 87 

a Reaction conditions: 1a (0.5 mmol) reacted in 2.0 mL of EtOH. b The tem-
perature of the reaction in solvent. c Yields were determined by LC analysis 
with biphenyl as the internal standard. d Isolated yield. 
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表 2  喹唑啉衍生物 3 的合成 
Table 2  Synthesis of 2-ethoxy-3,4-dihydroquinazolines 3 

 

a Reaction conditions: 1a (0.5 mmol) reacted in alcohol at 40 ℃ for 1.5 h. b 
Iso- lated yield. 

在该最优条件下, 我们开始了对该反应底物的普适

性研究(Table 2). 首先对反应在不同醇中反应进行了研

究, 当反应物 1a 在甲醇、正丙醇、正丁醇进行时, 我们

分别能以 85%、74%、68%的分离收率获得目标产物 3b, 

3c, 3d, 但当反应物 1a 在异丙醇中反应时, 分离收率则

下降到 60% (3e), 可能是由于异丙醇空间位阻较大的原

因 . 接着我们对 R2 含不同取代基团时进行了底物

的拓展研究, 发现苯环上无论含有拉电子基团还是供电

子基团, 反应分离收率都能达到 80%以上(3f, 3g, 3h). 

值得注意的是当苯环上含有强拉电子基团(F)时, 反应

分离收率能达到 99%以上(3f), 几乎定量生成目标化合

物.  

接着我们又对 3-(2-((苯基亚氨基)亚甲基)氨基)苯

基)丙烯酸酯底物进行了拓展研究(表 3), 如所预期的那

样, 在前面最优条件下, 反应能生成相应的喹唑啉目标

化合物, 但是在碱性条件下, 也发生了相应的酯交换反

应. 对R1含不同取代基团时进行了底物的拓展研究, 发

现R1为无取代苯环基团时, 分离收率为 79% (4b), 而当

R1 苯环上含有供电子基团(OCH3), 反应分离收率为

80% (4a), 而当 R1 环己基时, 反应分离收率则下降至

74% (4c).  

表 3  喹唑啉衍生物 4 的合成 
Table 3  Synthesis of 2H-pyrrolo[3,4-c]quinolin-4(5H)-ones 4 

EtOH

40 oC, 1.5 h

NaOH (1equiv.)
O

O

N C N R1

N

N

O

O

R1

O
1

4  

a Reaction conditions: 1 (0.5 mmol) reacted in ethanol at 40 ℃ for 1.5 h.      

b Isolated yield. 

基于以上结果及查阅相关文献[8], 我们提出了一

个可能的反应机理, 如 Scheme 4 所示. 首先是醇在碱作

用下生成醇盐负离子 A, 醇盐负离子 A 对碳二亚胺化合

 

图式 4  可能的反应机理 
Scheme 4  A plausible mechanism

 



   
有机化学 研究简报 

 
750      http://sioc-journal.cn/ © 2017 Chinese Chemical Society & SIOC, CAS Chin. J. Org. Chem. 2017, 37, 746～752 

物发动亲核进攻生成胍中间体 B, 之后胍中间体 B 发生

分子内麦克加成生成中间体 C, 最后 C 烯醇互变生成产

物 3, 当 R1＝OMe 时, 产物 3 发生酯交换生成最终产物

4. 

2  结论 

发展了一种含碳二亚胺结构的 α,β-不饱和酮/酯与

醇类化合物反应生成一系列具有潜在生理和药理活性

的 2-乙氧基-3-苯基-3,4-二氢喹唑啉杂环衍生物的方法. 

反应在无金属催化条件下进行, 反应条件温和, 反应耗

时短, 反应收率高达 99%. 这为进一步构建这类喹唑啉

化合物以及其他的杂环化合物提供了一种有益策略.  

3  实验部分 

3.1  仪器与试剂 

核磁共振 Varian InoVa-400 MHz 或 Varian NMR 

System 300 MHz 检测完成, 以 CDCl3为溶剂, TMS 为内

标; 红外光谱由 Varian FT-1000 红外光谱仪, KBr 压片

完成; 化合物的熔点由 X-T5 型熔点测定仪, 温度计未

校正. 其他试剂均为市售分析纯.  

3.2  实验方法 

化合物 1 (0.5 mmol)、NaOH (0. 5 mmol)以及 3.0 mL 

ROH 置于 Schlenk 反应管中, 油浴加热至 40 ℃搅拌反

应 1.5 h. 反应结束后减压旋蒸除去反应溶剂, 进一步柱

层析[V(乙酸乙酯)/V(石油醚)＝1/10]得目标化合物 2,4-

二取代喹唑啉类衍生物.  

2-(2-乙氧基-3-苯基-3,4-二氢喹唑啉-4-基)-1-苯丙酮

(3a): 黄色油状物. 1H NMR (400 MHz, CDCl3) δ: 7.78～

7.69 (m, 2H), 7.48～7.39 (m, 1H), 7.35～7.25 (m, 4H), 

7.24～7.06 (m, 6H), 6.89 (ddd, J＝7.6, 5.4, 3.2 Hz, 1H), 

5.54 (dd, J＝8.7, 4.0 Hz, 1H), 4.43 (q, J＝7.1 Hz, 2H), 

3.59 (dd, J＝16.2, 8.7 Hz, 1H), 3.33 (dd, J＝16.2, 4.0 Hz, 

1H), 1.26 (t, J＝7.1 Hz, 3H); IR (neat) ν: 3065, 2932, 

1737, 1585, 1553, 1471, 1445, 766, 754 cm－1; 13C NMR 

(101 MHz, DMSO-d6) δ: 197.8, 153.4, 146.6, 142.3, 137.1, 

133.8, 130.6, 129.4, 129.4, 129.1, 128.5, 126.0, 125.9, 

125.7, 125.6, 123.3, 123.1, 63.0, 59.2, 44.4, 14.6. HRMS 

(ESI-TOF) calcd for C24H23N2O2 ([M＋H]＋) 371.1760, 

found 371.1758. 

2-(2-甲氧基-3-苯基-3,4-二氢喹唑啉-4-基)-1-苯丙酮

(3b): 黄色固体, m.p. 57～59 ℃; 1H NMR (400 MHz, 

CDCl3) δ: 7.74～7.69 (m, 2H), 7.45～7.40 (m, 1H), 

7.32～7.26 (m, 4H), 7.23～7.14 (m, 5H), 7.10～7.07 (m, 

1H), 6.89 (ddd, J＝7.6, 6.1, 2.6 Hz, 1H), 5.54 (dd, J＝8.6, 

4.0 Hz, 1H), 3.90 (s, 3H), 3.57 (dd, J＝16.2, 8.7 Hz, 1H), 

3.32 (dd, J＝16.2, 4.0 Hz, 1H); 13C NMR (101 MHz, 

CDCl3) δ: 197.3, 154.1, 142.4, 141.8, 136.9, 133.2, 129.0, 

128.4, 128.1, 125.9, 125.6, 125.56, 125.4, 123.4, 123.1, 

59.2, 54.3, 44.1; IR (neat) ν: 3063, 2939, 1735, 1586, 

1559, 1472, 1441, 761, 758 cm－1. HRMS (ESI-TOF) calcd 

for C23H21N2O2 ([M＋H]＋) 357.1603, found 357.1590. 

2-(2-丙氧基-3-苯基-3,4-二氢喹唑啉-4-基)-1-苯丙酮

(3c): 黄色油状物. 1H NMR (400 MHz, CDCl3) δ: 7.77～

7.71 (m, 2H), 7.46 (t, J＝7.4 Hz, 1H), 7.36～7.28 (m, 4H), 

7.25～7.14 (m, 5H), 7.08 (d, J＝7.4 Hz, 1H), 6.94～6.87 

(m, 1H), 5.54 (dd, J＝8.7, 4.0 Hz, 1H), 4.31 (tt, J＝7.8, 3.8 

Hz, 2H), 3.59 (dd, J＝16.1, 8.7 Hz, 1H), 3.34 (dd, J＝16.1, 

4.1 Hz, 1H), 1.68～1.60 (m, 2H), 0.86 (t, J＝7.4 Hz, 3H); 

13C NMR (101 MHz, CDCl3) δ: 197.6, 153.9, 133.3, 128.9, 

128.6, 128.5, 128.2, 125.8, 125.7, 125.6, 125.5, 123.3, 

123.1, 68.9, 59.2, 44.2, 22.2, 10.6; IR (neat) ν: 3069, 2935, 

1732, 1584, 1558, 1472, 1441, 769, 751 cm－1. HRMS 

(ESI-TOF) calcd for C25H25N2O2 ([M＋H]＋) 385.1916, 

found 385.1904. 

2-(2-丁氧基-3-苯基-3,4-二氢喹唑啉-4-基)-1-苯丙酮

(3d): 黄色固体, m.p. 80～82 ℃; 1H NMR (400 MHz, 

CDCl3) δ: 7.80～7.70 (m, 2H), 7.53～7.44 (m, 1H), 

7.38～7.27 (m, 4H), 7.24～7.13 (m, 5H), 7.08 (dd, J＝7.6, 

1.3 Hz, 1H), 6.95～6.86 (m, 1H), 5.54 (dd, J＝8.7, 4.0 Hz, 

1H), 4.36 (t, J＝6.6 Hz, 2H), 3.60 (dd, J＝16.1, 8.7 Hz, 

1H), 3.34 (dd, J＝16.1, 4.1 Hz, 1H), 1.67～1.57 (m, 2H), 

1.34～1.27 (m, 2H), 0.88 (t, J＝7.4 Hz, 3H); 13C NMR 

(101 MHz, CDCl3) δ: 197.0, 153.3, 142.1, 141.5, 136.5, 

132.7, 128.4, 128.0, 127.9, 127.7, 125.2, 125.2, 125.0, 

124.9, 122.7, 122.6, 66.6, 58.7, 43.6, 30.3, 18.7, 13.3; IR 

(neat) ν: 3061, 2933, 1731, 1589, 1555, 1474, 1447, 761, 

755 cm－1. HRMS (ESI-TOF) calcd for C26H27N2O2 ([M＋

H]＋) 399.2073, found 399.2070. 

2-(2-异丙氧基-3-苯基-3,4-二氢喹唑啉-4-基)-1-苯丙

酮(3e): 黄色固体 , m.p 120～122 ℃; 1H NMR (400 

MHz, CDCl3) δ: 7.76 (d, J＝7.3 Hz, 2H), 7.49 (t, J＝7.4 

Hz, 1H), 7.38～7.28 (m, 4H), 7.23～7.12 (m, 5H), 7.08 (d, 

J＝7.3 Hz, 1H), 6.90 (td, J＝7.2, 1.4 Hz, 1H), 5.53 (dd,   

J＝8.7, 4.0 Hz, 1H), 5.42 (dt, J＝12.5, 6.2 Hz, 1H), 3.59 

(dd, J＝16.1, 8.7 Hz, 1H), 3.34 (dd, J＝16.1, 4.0 Hz, 1H), 

1.33 (d, J＝6.3 Hz, 3H), 1.23 (d, J＝6.2 Hz, 3H); 13C 

NMR (101 MHz, CDCl3) δ: 197.2, 152.6, 142.3, 141.67, 

136.6, 132.7, 128.3, 128.0, 127.9, 127.7, 125.3, 124.9, 

124.7, 122.6, 122.5, 69.7, 58.6, 43.5, 21.7, 21.1; IR (neat) 

ν: 3072, 2947, 1738, 1579, 1566, 1466, 1453, 774, 756  
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cm－1. HRMS (ESI-TOF) calcd for C25H25N2O2 ([M＋H]＋) 

385.1916, found 385.1919. 

2-(2-乙氧基-3-对氟苯基-3,4-二氢喹唑啉-4-基)-1-苯

丙酮(3f): 黄色固体, m.p. 92～93 ℃; 1H NMR (400 

MHz, CDCl3) δ: 7.75～7.67 (m, 2H), 7.47～7.40 (m, 1H), 

7.31 (dd, J＝8.3, 7.2 Hz, 2H), 7.23～7.13 (m, 4H), 7.09～

7.04 (m, 1H), 7.02～6.94 (m, 2H), 6.90 (ddd, J＝7.5, 6.2, 

2.4 Hz, 1H), 5.48 (dd, J＝8.1, 4.4 Hz, 1H), 4.40 (qd, J＝

7.1, 5.2 Hz, 2H), 3.50 (dd, J＝16.1, 8.1 Hz, 1H), 3.33 (dd, 

J＝16.1, 4.4 Hz, 1H), 1.23 (t, J＝7.1 Hz, 3H); 13C NMR 

(101 MHz, CDCl3) δ: 197.3, 153.4, 142.6, 138.0, 137.9, 

136.9, 133.2, 128.5, 128.1, 127.8, 127.7, 125.4, 125.3, 

123.3, 123.1, 115.8, 115.5, 63.1, 59.6, 44.1, 14.3; IR (neat) 

ν: 3064, 2936, 1671, 1585, 1568, 1475, 752, 744 cm－1. 

HRMS (ESI-TOF) calcd for C24H22FN2O2 ([M＋H]＋ ) 

389.1665, found 389.1671. 

2-(2-乙氧基-3-对溴苯基-3,4-二氢喹唑啉-4-基)-1-苯

丙酮(3g): 黄色固体, m.p. 108～109 ℃; 1H NMR (400 

MHz, CDCl3) δ: 7.79～7.66 (m, 2H), 7.45 (ddt, J＝8.8, 

6.9, 1.6 Hz, 1H), 7.42～7.36 (m, 2H), 7.32 (t, J＝7.8 Hz, 

2H), 7.23～7.14 (m, 2H), 7.13～7.03 (m, 3H), 6.91 (ddd,  

J＝7.5, 6.2, 2.4 Hz, 1H), 5.50 (dd, J＝8.3, 4.3 Hz, 1H), 

4.42 (q, J＝6.6, 6.2 Hz, 2H), 3.52 (dd, J＝16.3, 8.3 Hz, 

1H), 3.31 (dd, J＝16.2, 4.3 Hz, 1H), 1.26 (t, J＝7.1 Hz, 

3H); 13C NMR (101 MHz, CDCl3) δ: 197.3, 153.1, 142.3, 

141.0, 136.8, 133.3, 131.9, 128.5, 128.5, 128.1, 126.7, 

125.6, 125.3, 123.5, 123.2, 118.7, 63.2, 59.0, 44.0, 14.3; IR 

(neat) ν: 3068,2937, 1734, 1582, 1556, 1476, 1443, 764, 

755  cm－1. HRMS (ESI-TOF) calcd for C24H22BrN2O2
 

([M＋ H]＋) 449.0865, found 449.0863. 

2-(2-乙氧基-3-对甲氧基苯基-3,4-二氢喹唑啉-4-

基)-1-苯丙酮(3h): 黄色固体, m.p. 57～59 ℃; 1H NMR 

(400 MHz, CDCl3) δ: 7.70 (dd, J＝8.3, 1.4 Hz, 2H), 

7.45～7.38 (m, 1H), 7.29 (t, J＝7.8 Hz, 2H), 7.21～7.09 

(m, 4H), 7.05 (d, J＝7.0 Hz, 1H), 6.94～6.74 (m, 3H), 

5.45 (dd, J＝8.4, 4.2 Hz, 1H), 4.46～4.32 (m, 2H), 3.73 (d, 

J＝1.3 Hz, 3H), 3.53 (dd, J＝15.9, 8.4 Hz, 1H), 3.32 (dd, J

＝15.9, 4.2 Hz, 1H), 1.22 (t, J＝7.1 Hz, 3H); 13C NMR 

(101 MHz, CDCl3) δ: 197.4, 157.6, 153.9, 142.9, 136.9, 

134.7, 133.1, 128.4, 128.3, 128.1, 127.7, 125.3, 125.3, 

123.0, 122.9, 114.1, 62.9, 59.8, 55.3, 44.1, 14.4; IR (neat) 

ν: 3062, 3030, 2992, 2937, 1733, 1583, 1566, 770, 755, 

741 cm－1. HRMS (ESI-TOF) calcd for C25H25N2O3 ([M＋

H]＋) 401.1865, found 401.1854. 

乙基-2-(2-乙氧基-3-(3-甲氧基苯基)-3,4-二氢喹唑

啉-4-基)乙酸酯(4a): 黄色油状物. 1H NMR (400 MHz, 

CDCl3) δ: 7.70 (dd, J＝8.3, 1.4 Hz, 4H), 7.47～7.37 (m, 

2H), 7.29 (t, J＝7.8 Hz, 4H), 7.15 (d, J＝6.4 Hz, 7H), 7.12 

(s, 1H), 7.05 (d, J＝7.0 Hz, 2H), 6.91～6.78 (m, 6H), 5.45 

(dd, J＝8.4, 4.2 Hz, 2H), 4.46～4.32 (m, 4H), 3.73 (d, J＝

1.3 Hz, 6H), 3.53 (dd, J＝15.9, 8.4 Hz, 2H), 3.32 (dd, J＝

15.9, 4.2 Hz, 2H), 1.22 (t, J＝7.1 Hz, 7H); 13C NMR (101 

MHz, CDCl3) δ: 197.4, 157.6, 153.9, 142.9, 136.9, 134.7, 

133.1, 128.4, 128.3, 128.1, 127.7, 125.3, 125.3, 123.0, 

122.9, 114.1, 62.9, 59.8, 55.3, 44.1, 14.4; IR (neat) ν: 3066, 

2936, 1730, 1587, 1566, 1475, 760 cm－1. HRMS (ESI- 

TOF) calcd for C21H25N2O4 ([M＋H]＋) 369.1814, found 

369.1811. 

乙基-2-(2-乙氧基-3-(3-苯基)-3,4-二氢喹唑啉-4-基)

乙酸酯(4c): 黄色油状物. 1H NMR (400 MHz, CDCl3) δ: 

7.38～7.31 (m, 2H), 7.28～7.17 (m, 4H), 7.17～7.09 (m, 

1H), 7.00 (dtd, J＝8.6, 7.5, 1.4 Hz, 2H), 5.26 (dd, J＝7.7, 

5.4 Hz, 1H), 4.48～4.27 (m, 2H), 3.98 (qq, J＝10.8, 7.1 

Hz, 2H), 2.74 (ddd, J＝22.5, 14.7, 6.6 Hz, 2H), 1.23 (t, J＝

7.1 Hz, 3H), 1.17～1.03 (m, 3H); 13C NMR (101 MHz, 

CDCl3) δ: 169.9, 152.8, 142.4, 141.4, 128.4, 128.1, 125.6, 

125.4, 124.6, 124.1, 122.7, 122.7, 77.0, 76.6, 76.3, 62.5, 

60.2, 59.5, 40.3, 13.9, 13.5; IR (neat) ν: 3067, 2938, 1735, 

1589, 1563, 1474, 763 cm－1. HRMS (ESI-TOF) calcd for 

C20H23N2O3 ([M＋H]＋) 339.1709, found 339.1707. 

乙基-2-(2-乙氧基-3-环己基-3,4-二氢喹唑啉-4-基)

乙酸酯(4b): 黄色油状物. 1H NMR (400 MHz, CDCl3) δ: 

7.20～7.13 (m, 1H), 7.02 (ddd, J＝20.3, 7.7, 1.4 Hz, 2H), 

6.91 (td, J＝7.4, 1.3 Hz, 1H), 4.93 (dd, J＝9.0, 4.4 Hz, 

1H), 4.42～4.32 (m, 2H), 4.03 (qd, J＝7.1, 2.6 Hz, 2H), 

3.80～3.66 (m, 1H), 2.62 (dd, J＝14.8, 9.1 Hz, 1H), 2.47 

(dd, J＝14.8, 4.4 Hz, 1H), 1.99～1.92 (m, 1H), 1.81 (ddq, 

J＝18.2, 12.7, 2.7 Hz, 2H), 1.71～1.54 (m, 4H), 1.36～

1.27 (m, 5H), 1.14 (t, J＝7.2 Hz, 4H); 13C NMR (101 

MHz, CDCl3) δ: 170.2, 154.8, 143.0, 127.7, 124.8, 124.0, 

121.9, 121.8, 62.1, 60.0, 57.2, 52.2, 41.7, 32.1, 31.5, 25.8, 

25.6, 24.9, 14.1, 13.6; IR (neat) ν: 2978, 2930, 1728, 1597, 

1585, 1561, 759, 722 cm－1. HRMS (ESI-TOF) calcd for 

C20H29N2O3 ([M＋H]＋) 345.2178, found 345.2169. 

 

辅助材料(Supporting Information)  化合物 3 和 4 的核

磁 共 振 谱 图 . 这 些 材 料 可 以 免 费 从 本 刊 网 站

(http://sioc-journal.cn/)上下载. 
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