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含吖啶基的单环 β-内酰胺及噻唑啉酮衍生物的合成及其生物活性 
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(a新疆大学化学与化工学院  乌鲁木齐 830046) 
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摘要  9-吖啶基甲醛芳亚胺席夫碱分别与氯乙酰氯、苄氧乙酰氯在三乙胺作用下产生的烯酮发生[2＋2]环加成反应和

巯基乙酸的合环反应, 合成了 9 个 1-芳基-3-取代-4-(9-吖啶基)-氮杂环丁-2-酮衍生物 L1～L6 和 2-(9-吖啶基)-3-芳基- 
1,3-噻唑烷-4-酮衍生物 T1～T3, 对所合成的化合物进行了体外抗癌活性和白细胞共同抗原活性筛选. 结构表明, 当样

品浓度为 10 μmol/L 时, 化合物 L4 对肿瘤细胞 HL-60 (Leucocythemia 人白血病细胞)生长的抑制率为 79.4%. 当样品浓

度为 20 μg/mL 时, 化合物 L5, L6 和 T3 对细胞分裂周期磷酸酯酶 Cdc25B (Cell division cycle 25B phosphatase)的抑制率

分别为 80.64%, 99.75%和 99.34%. 当样品浓度为 20 μmol/mL 时, 化合物 L6 和 T3 对 CD45 (leukocyte common antigen, 
LCA 白细胞共同抗原)蛋白酪氨酸磷酸酶 A 的抑制率分别为 86.12%和 91.03%. 在此基础上, 初步讨论了该类化合物的

构效关系.  
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Abstract  In this paper, 1-aryl-3-substituted-4-(9-acridinyl)azetidin-2-one derivatives L1 ～ L6 and 2-(9-acridinyl)-
3-aryl-1,3-thiazolidin-4-one derivatives T1～T3 were synthesized through [2＋2] cycloaddition reaction and cyclocondensa-
tion reaction of N-(p-substitutedaryl)-C-(9-acridinyl)formaldimines Schiff base with ketene, which in situ generated from 
chloroacetyl chloride and benzyloxyacetyl chloride in the presence of triethylamine, and mercaptoacetic acid. The synthesized
compounds have also been screened in vitro anticancer activities and the leukocyte common antigen activities. The results
showed that the inhibitory activity of compound L4 is 79.4% on human tumor cell HL-60 (Leucocythemia), at the test concen-
tration of 10 μmol/L. The inhibitory activities of compounds L5, L6 and T3 on Cdc25B (Cell division cycle 25B) phosphatase 
are 80.64%, 99.75% and 99.34% at the test concentration of 20 μg/mL, respectively. The inhibitory activities of compounds 
L6 and T3 on CD45 (leukocyte common antigen, LCA) protein tyrosine phosphatase A are 86.12% and 91.03% at the test 
concentration of 20 μmol/mL, respectively. The structure-activity relationship of these compounds was investigated on the 
bases of bioassay experimental results of these compounds. 
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β-内酰胺类由于其较强的抗菌作用, 在现代医学和

药物研究中被认为不可缺少的抗生素[1,2], 其在医学上

具有广泛应用价值, 而且非对映异构体的 β-内酰胺类在

有机合成中表现为一种多用的构建模块[3], 具有抗菌活
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性的单环 β-内酰胺抗生素被发现以后, 其作为 β-内酰胺

类抗生素的重要成员, 该类化合物的设计、合成和立体

化学研究成了研究者们关注的焦点. 噻唑烷-4-酮是一

类广谱的药效基团, 其芳基衍生物多具有抗菌﹑抗病

毒、抗炎和抗癌等生物活性[4,5], 吖啶修饰的 β-内酰胺和

噻唑烷-4-酮是一类具有独特结构的化合物. 由于吖啶

环具有富有电子、空间位阻大、在立体化学选择上可作

为良好取代基团等结构特点, 将吖啶环的引入可以极大

丰富该类化合物的结构多样性, 改善其生物活性. 在与

病菌 DNA 作用较强的药剂研究中吖啶类化合物的研究

目前在国内外是比较活跃. 吖啶类化合物作为 DNA 等
生物大分子的嵌入体[6,7], 广泛用于抗菌、抗病毒、抗斑

疹伤寒、抗风湿、抗癌、抗肿瘤[8～10]等药物的研发方面. 
国内外对于 β-内酰胺和噻唑啉酮的研究较多, Molteni[11], 
Krasodomska 等[12]研究了席夫碱与烯酮的区域和非对映

选择性, 其所带的不同取代基的电子性质、空间位阻等

影响 β-内酰胺的生物活性. Kumar 等[13]研究了单环 β-内
酰胺体系的合成及其抗病毒活性和细胞毒性评估 . 
Chhajed[14]和Sharma等[15]分别研究了含8-羟基喹喔啉和

萘环的单环 β-内酰胺和噻唑啉酮体系的合成及其抗炎、

抗丝虫作用. 但含吖啶的 β-内酰胺和噻唑烷-4-酮类化

合物报道较少, 以两个不同骨架的杂环聚集在同一个分

子中后, 观察其对生物活性产生的影响为目的, 本文通

过在三乙胺的作用下氯乙酰氯或苄氧乙酰氯产生的烯

酮与 9-吖啶基甲醛芳亚胺席夫碱的[2＋2]环加成反应, 
得到单环 β-内酰胺类化合物 1-芳基-3-取代-4-(9-吖啶

基)-氮杂环丁-2-酮衍生物 L1～L6; 9-吖啶基甲醛芳亚

胺席夫碱与巯基乙酸缩环 , 得到噻唑啉酮类化合物

2-(9-吖啶基)-3-芳基-1,3-噻唑烷-4-酮衍生物(T1～T3), 
将吖啶环引入到内酰胺或噻唑啉酮环中, 期望由于吖啶

环的引入可改变整个稠杂环分子的空间结构, 引起分子 

稳定性、电性的变化, 从而增强内酰胺或噻唑啉酮环上

吖啶与细胞 DNA 分子的结合, 通过活性筛选, 获得高

活性的前提化合物. 合成路线见 Scheme 1. 

1  结果与讨论 

1.1  合成 

所有合成的化合物的结构经 UV-Vis(紫外可见吸收

光谱), 1H NMR(氢核磁共振谱); IR(红外光谱)和元素分

析表证.  
按 Bernthsen 法[16], 在无水氯化锌的催化下, 二苯

胺和冰乙酸反应得到 9-甲基吖啶. 参照文献[17, 18], 为
了提高亚胺的产率, 对 Tsuge 合成亚胺和硝酮的反应进

行改进, 将冰乙酸代替盐酸作为缩合试剂, 9-甲基吖啶

分别与对亚硝基二甲基苯胺、对亚硝基二乙基苯胺和对

亚硝基苯酚反应, 得到相应的原料化合物 N-(对取代芳

基)-C-(9-吖啶基)亚胺席夫碱化合物, 经重结晶, 得到红

棕色固体. 本文按 Staudinger 反应, 在－20 ℃, 三乙胺

的存在下, 将酰氯的苯溶液滴加到席夫碱苯溶液, 搅拌

回流得到化合物 L1～L6, 化合物 L1, L3, L5 的产率比

化合物L2, L4, L6低, 其原因是氯乙酰氯或苄氧乙酰氯, 
在三乙胺的作用下, 分别产生氯乙烯酮和苄氧乙烯酮, 
由于 Cl 原子的吸电子能力大于苄氧基氧原子, 正电荷

过于集中于氯乙烯酮 α-C, 使增强氯乙烯酮 α-C 的正电

性, 由此降低了氯乙烯酮的稳定性, 部分氯乙烯酮自身

聚合形成二聚体, 减少了与席夫碱环加成的氯乙烯酮. 3
位 C 和 4 位 C 是[2＋2]环加成产物 β(1,3)-内酰胺结构中

的两个立体化学中心, 也许由此可以产生 4 个非对映异

构体, 依据文献顺式异构体中 3-H 和 4-H 的偶合常数 
J3,4＝5 Hz, 反式异构体中 3-H 和 4-H 的偶合常数 J3,4＝

2.5 Hz[11,12]. 3-H 和 4-H 的偶合常数是判断化合物立体化

学结构是否顺式或反式异构体的主要依据 .  根据 
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1H NMR 谱数据, 化合物 L1, L3, L5 中 δ 4.95～5.00 和

4.82～4.88 处出现 3 位 C 和 4 位 C 质子的吸收峰, 并都

裂分为双峰, 偶合常数 2.0～2.2和 2.1～2.2 Hz, 3位碳上

由于直接与 C＝O 相连的 Cl 原子的存在, 3-H 与 4-H 偶

合而裂分的双峰稍微向低场移, 最多 δ 0.05; 4-位碳由于

N-(对-N,N-二烷基氨基苯基)或N-(对羟基苯基)相连, 4-H
与 3-H 偶合而裂分的双峰稍微向低场移, 最多 δ 0.06; 
根据以上数据可判断化合物L1, L3, L5的立体化学结构

为反式结构. 化合物 L2, L4, L6 中 δ 5.01～5.04 和

4.85～4.89 处出现 3 位 C 和 4 位 C 质子的吸收峰, 并都

裂分为双峰, 偶合常数 5.2～5.5和 5.2～5.4 Hz, 3位碳上

由于直接与 C＝O 相连的 C6H5CH2O 的存在, 3-H 与 4-H
偶合而裂分的双峰稍微向低场移, 最多 δ 0.03; 4 位碳由

于 N-(对-N,N-二烷基氨基苯基)或 N-(对羟基苯基)相连, 
4-H 与 3-H 偶合而裂分的双峰稍微向低场移, 最多 δ 
0.02; 根据以上数据可判断化合物 L2, L4, L6 的立体化

学结构为顺式结构, 但其绝对构型的判断还需进一步深

入研究.  

1.2  波谱数据分析 

在 1H NMR 谱中, 化合物 L1～L6 在 δ 4.95～5.04
和 4.82～4.89 处分别出现了 β(1,3)-内酰胺环 3-H 和 4-H 
的双重峰, 偶合常数为 2.0～5.5 和 2.1～5.4 Hz, 在 δ 
7.30～8.48 范围内出现芳环氢的吸收峰, 在 δ 3.06 和

3.09 处出现了 ArN(CH3)2 中甲基氢的单峰, 在 δ 3.42, 
3.46 和 0.98 处分别出现了 ArN(CH2CH3)2中亚甲基氢和

甲基氢的四重逢和三重峰, 偶合常数分别为 7.2～7.4 
和7.1～7.2 Hz, 在δ 4.22和4.45处出现酚羟基氢的单峰.  
在 IR 谱中, 化合物 L1～L6 中 C＝O 键是 2-氮杂环丁酮

环的特征吸收峰, 在 1742～1758 cm－1 范围内出现了  
vC＝O 的伸缩振动峰, 在 749～759 cm－1 范围内出现了  
vC—Cl的吸收峰, 在 1606～1644 cm－1范围内出现了 vC＝N

的吸收峰. 当席夫碱的 α-C 和 N-原子分别与吖啶环和

N-烷基苯胺等富裕电子效应的基团相连时, 使席夫碱上

电子密度增高; 当烯酮的 α-C 与 Cl 或 C6H5CH2O(苄氧

基)等强吸电基团相连时, 使烯酮的极性增强, 这有利

于烯酮和亚胺的[2＋2]环加成反应.  
化合物 T1～T3 的 1H NMR 谱中, 在 δ 6.31～6.53

处出现 2-位碳原子上一个氢的吸收峰, 噻唑烷酮中 2-位
碳原子由于与 N 和 S 等吸电子原子相连, 致使 C-2 质子

的吸收峰向低场移动, 在 δ 4.20～4.58 和 3.37～3.59 处

出现 5-位碳原子上氢的双重峰, 偶合常数为 15.2～15.6 
Hz, 在 δ 6.68～8.27 范围内出现芳环氢的吸收峰, 在 δ 
3.06 和 3.07 处出现了 ArN(CH3)2中甲基氢的单峰, 在 δ 
3.14 和 0.99 处分别出现了 ArN(CH2CH3)2中亚甲基氢和

甲基氢的四重逢和三重峰, 偶合常数分别为 6.8 和 7.2 

Hz, 在 δ 3.93 处出现酚羟基氢的单峰. IR 谱中, 化合物

T1～T3 中 C＝O 键和 C—S—C 是 1,3-噻唑烷-4-酮环的

特征吸收峰, 在 1703～1709 cm－1范围内出现了 vC＝O的

强伸缩振动峰, 在 674～687 cm－1范围内出现 vC—S—C的

中强伸缩振动峰, 在 1358～1367 cm－1 范围内出现了  
vC—N的中强伸缩振动峰, 在 1602～1611 cm－1范围内出

现了 vC＝N的吸收峰.  

1.3  生物活性和构效关系 

经国家新药筛选中心对化合物 L1～L6 进行了对体

外培养人白血病细胞株、对抗癌药物靶点细胞分裂周期

磷酸酯酶 Cdc25B(或 Cdc25A)和 CD45 蛋白酪氨酸磷酸

酶 A 抑制活性测试 , 结果表明 , 当样品浓度为 10 
μmol/L时, 化合物L4对肿瘤细胞HL-60(人白血病细胞)
生长的抑制率为 79.4%. 当样品浓度为 20 μg/mL 时, 化
合物 L5, L6 和 T3 对细胞分裂周期磷酸酯酶 Cdc25B 的

抑制率分别为 80.64%, 99.75%和99.34%. 当样品浓度为

20 μmol/mL 时, 化合物 L6 和 T3 对 CD45 蛋白酪氨酸

磷酸酶 A 的抑制率分别为 86.12%和 91.03%. 其余化合

物对 Cdc25B(或 Cdc25A)酶、CD45 蛋白酪氨酸磷酸酶 A
和对 HL-60 细胞株生长的抑制率(IC50 值)都小于 50%. 
根据生物活性测试结果, 可得出: 化合物 L1～L6 和

T1～T3中, β-内酰胺环和噻唑啉酮环的不同取代基影响

它们的生物活性. 其生物活性取决于取代基的富有电子

性质、空间位阻和氢键性等诸多因素. 如杂环取代基引

入到 β-内酰胺环的 3 位 C 或 4 位 C 时, 它表现的生物活

性增大人们对这类化合物的研究兴趣. 相同浓度下, 同
一个测试模型中测试结果表明, 化合物L6对Cdc25B酶

和 CD45 酶的抑制率高于 L5, 化合物 L4 对肿瘤细胞

HL-60 生长的抑制率高于 L1, 化合物 T3 对 Cdc25B 酶

的抑制率高于 T2 和 T1. 这是因为芳基、吖啶杂环以及

氯或苄氧基等不同的取代基同时聚集在 β-内酰胺环时, 
一方面由于 Cl 原子的电负性大于苄氧基氧原子, 使 Cl
原子比苄氧基降低了 β-内酰胺环的电子密度. 另一方面

在 β-内酰胺环(1 位 C 和 4 位 C)或噻唑啉酮环(2 位 C 和

3位C)中由于相邻两个C原子分别与对羟基苯基和吖啶

杂环等富有电子体系相连, 其对内酰胺环或噻唑啉酮环

具有电子诱导效应, 另外它们之间的空间位阻, 使它们

相互处于环平面的不同面, 吖啶环被更加露出, 这就有

利于增强吖啶与细胞 DNA 之间的作用力, 由此提高了

β-内酰胺或噻唑啉酮的药效.  

2  结论 

根据活性亚结构拼接原理,本文以特定结构功能的

吖啶环修饰 β-内酰胺和噻唑烷-4-酮设计合成目标化合

物 1-芳基-3-取代-4-(9-吖啶基)-氮杂环丁-2-酮衍生物
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L1～L6 和 2-(9-吖啶基)-3-芳基-1,3-噻唑烷-4-酮衍生物

T1～T3, 其合成操作简便、易后处理等特点. 所合成的

目标化合物中化合物 L4, L5, L6 和 T3 显示了较强的抗

癌和抗炎症性及免疫性疾病活性.  

3  实验部分 

3.1  仪器与试剂  

熔点仪用 X-6 精密显微熔点测定仪(温度计未经校

正); 紫外分光光度计UV-2450; Varian Inova-400型核磁

共振仪(TMS 为内标, CDCl3, CD3OD 或 DMSO-d6作溶

剂); BRUKER EQINOX55 型红外光谱仪(KBr 压片); 
Perkin-Elmer 2400CHN 型元素分析仪.  

三乙胺和溶剂用前重蒸处理, 其它试剂均为市售分

析纯, 用前未经处理; N-(对取代芳基)-C-(9-吖啶基)亚胺

参照文献[17, 18]制备.  

3.2  1-芳基-3-取代-4-(9-吖啶基)-氮杂环丁-2-酮衍生

物 L1～L6 的合成 

以 1-(对-N,N-二甲基氨基苯基)-3-氯-4-(9-吖啶基)-
氮杂环丁-2-酮(L1)的合成为例. 在带干燥装置和通氮气

的 100 mL的三口瓶中放入 1.56 mmol N-(对-N,N-二甲氨

基苯基)-9-吖啶甲醛亚胺和10 mL苯(新蒸馏), 油浴缓慢

加热和磁力搅拌下滴加 4.68 mol (3 equiv.)三乙胺的 5 
mL 苯溶液. 然后反应液冷却至－20 ℃、并搅拌下缓慢

滴加 3.12 mmol (2 equiv.)氯乙酰氯的 10 mL 苯溶液(需
1～1.5 h). 移去冷却浴, 缓慢升温后, 在油浴继续搅拌

回流 15～24 h. 溶液颜色变深, TLC 检测反应. 反应结

束后, 反应液冷至室温, 依此用 50 mL NaHCO3饱和溶

液和 50 mL NaCl 饱和溶液洗涤, 分出有机层, 用无水

MgSO4 干燥、过滤、浓缩旋干溶剂, 真空干燥, 得到黑

绿色粘状固体 . 固体用少量 CHCl3 溶解后 , 柱层析

[SiO2, 洗脱剂: V(石油醚)∶V(乙酸乙酯)＝6∶4]纯化, 
收集 Rf＝0.50～0.64 的斑点, 得 L1～L6.  

L1: 黑绿色固体, 167.8 mg, 产率 29.9%. m.p 177～
178 ; UV℃ -Vis (CHCl3) λmax: 256, 384 nm; 1H NMR 
(CDCl3, 400 MHz) δ: 7.53～8.39 (m, 12H, ArH), 4.98 (d, 
J3,4＝2.2 Hz, 1H, 3-H), 4.82 (d, J4,3＝2.1 Hz, 1H, 4-H), 
3.06, 3.09 [s, 6H, N(CH3)2]; IR (KBr) ν: 3061 (Ar—H), 
2924, 2853 (C—H), 1754 (C—N＝O), 1606 (C＝N), 
1514, 1463, 1365 (C—N), 749 (C—Cl), 698 cm－1. Anal. 
calcd for C24H20N3OCl: C 71.73, H 5.02, N 10.46; found C 
71.81, H 5.12, N 10.79.  

L2: 棕红色固体, 156.7 mg, 产率 36.8%. m.p. 222～
223 ; UV℃ -Vis (CHCl3) λmax: 290, 396 nm; 1H NMR (400 
MHz, CDCl3) δ: 7.51～8.47 (m, 17H, Ar-H), 5.03 (d,   
J3,4＝5.4 Hz, 1H, 3-H), 4.85 (d, J4,3＝5.2 Hz, 1H, 4-H), 

4.63 (d, J＝11.2 Hz, 1H, OCH2Ph), 4.54 (d, J＝11.2 Hz, 
1H, OCH2Ph), 3.06, 3.09 [s, 6H, N(CH3)2]; IR (KBr) ν: 
3062 (Ar—H), 2924, 2854 (C—H), 1745 (N—C＝O), 
1609 (C＝N), 1599, 1513, 1462, 1371 (C—N), 1246, 
1196, 1029, 794, 699 cm－1. Anal. calcd for C31H27N3O2: C 
78.62, H 5.75, N 8.87; found C 78.73, H 5.78, N 8.79.   

L3: 棕黑色固体, 142.6 mg, 产率 33.2%. m.p. 182～
183 ℃; UV-Vis (CHCl3) λmax: 296, 385 nm; 1H NMR (400 
MHz, CDCl3) δ: 7.32～8.48 (m, 12H, Ar-H), 4.95 (d,   
J3,4＝2.0 Hz, 1H, 3-H), 4.84 (d, J4,3＝2.2 Hz, 1H, 4-H), 
3.42 (q, J＝7.2 Hz, 4H, NCH2CH3), 0.98 (t, J＝7.2 Hz, 
6H, NCH2CH3); IR (KBr) ν: 3055 (Ar—H), 2957, 2857  
(C—H), 1752 (N—C＝O), 1608 (C＝N), 1516, 1461 (C＝
C), 1351 (C—N), 752 (C—Cl), 698 cm－1. Anal. calcd for 
C26H24N3OCl: C 72.63, H 5.63, N 9.77; found C 72.69,H 
5.57, N 9.89. 

L4: 棕红色固体, 154.7 mg, 产率 41.2%. m.p. 112～
114 ℃; UV-Vis (CHCl3) λmax: 296, 410 nm; 1H NMR (400 
MHz, CDCl3) δ: 7.52～8.45 (m, 17H, Ar-H), 5.01 (d,   
J3,4＝5.2 Hz, 3-H), 4.86 (d, J4,3＝5.2 Hz, 1H, 4-H), 4.59 (d, 
J＝11.4 Hz, 1H, OCH2Ph), 4.48 (d, J＝11.4 Hz, 1H, 
OCH2Ph), 3.46 (q, J＝7.4 Hz, 4H, NCH2CH3), 0.98 (t, J＝
7.1 Hz, 6H, NCH2CH3); IR (KBr) ν: 3046 (Ar—H), 2959, 
2852 (C—H), 1742 (N—C＝O), 1614 (C＝N), 1583, 1451 
(C＝C), 1355 (C—N) 1258, 1156, 1071, 759, 696 cm－1. 
Anal. calcd for C33H31N3O2: C 79.01, H 6.23, N 8.38; 
found C 79.17, H 6.19, N 8.29.  

L5: 黑绿色固体, 192.6 mg, 产率 34.3%. m.p. 241～
242 ℃; UV-Vis (CHCl3) λmax: 291, 388 nm; 1H NMR (400 
MHz, CD3OD) δ: 7.40～8.34 (m, 12H, Ar-H), 5.00 (d,  
J3,4＝2.2 Hz, 1H, 3-H), 4.88 (d, J4,3＝2.2 Hz, 1H, 4-H), 
4.45 (s, IH, OH); IR (KBr) ν: 3329 (O—H), 3039 (Ar—H), 
2976, 2854 (C—H), 1758 (N—C＝O), 1644 (C＝N), 1493 
(C＝C), 1385(C—N), 1169, 1071, 759 (C—CI), 675 cm－1. 
Anal. calcd for C22H15N2O2Cl: C 70.50, H 4.03, N 7.47; 
found C 70.47,H 4.01, N 7.54.  

L6: 棕黑色固体, 175.3 mg, 产率 36.2%. m.p. 175～
176 ℃; UV-Vis (CHCl3) λmax: 290, 357 nm; 1H NMR (400 
MHz, DMSO-d6) δ: 7.30～8.44 (m, 12H, Ar-H), 5.04 (d, 
J3,4＝5.5 Hz, 1H, 3-H), 4.89 (d, J4,3＝5.3 Hz, 1H, 4-H), 
4.68 (d, J＝11.7 Hz, 1H, OCH2Ph), 4.57 (d, J＝11.7 Hz, 
1H, OCH2Ph), 4.22 (s, 1H, OH); IR (KBr) ν: 3435 (O—H), 
3059 (Ar—H), 2979, 2884 (C—H), 1748 (C＝0), 1635  
(C＝N), 1478 (C＝C), 1380 (C—N), 1152, 1073, 742   
(C—CI), 678 cm－1. Anal. calcd for C29H22N2O3: C 78.01, 
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H 4.97, N 6.27; found C 77.93, H 4.87, N 6.33.  

3.3  2-(9-吖啶基 )-3-芳基 -1,3-噻唑烷 -4-酮衍生物

(T1～T3)的合成 

2-(9-吖啶基)-3-(对二甲氨基苯基)-1,3-噻唑烷-4-酮
(T3)的合成为例. 在 50 mL 圆底烧瓶中置于 3.11 mmol 
N-(对-N,N-二甲氨基苯基)-9-吖啶甲醛亚胺和 3.42 mmol 
(1.1 equiv.)疏基乙酸溶于 25 mL 苯(新蒸馏)中, 在磁力

搅拌下, 油浴加热回流 12～18 h, 反应中产生的水用水

分离器分离, TLC 检测反应, 反应结束后, 减压蒸干溶

剂, 反应液冷至室温, 加 40 mL, 20%热 Na2CO3溶液得

到棕黑色悬浮液, 过滤得棕黑色粘状固体, 用乙醇多次

重结晶, 得 T1～T3.  
T1: 棕红色粉末状固体, 215.0 mg, 产率 37.5%. 

m.p. 151～152 ℃; UV-Vis (CHCl3) λmax: 251, 288 nm;  

1H NMR (400 MHz, CDCl3) δ: 6.86～7.72 (m, 12H, ArH), 
6.36 (s, 1H, 2-H), 4.20 (d, J5a,5b＝15.6 Hz, 1H, 5-Ha), 3.59 
(d, J5b,5a＝15.6 Hz, 1H, 5-Hb), 3.06, 3.07 [s, 6H, N(CH3)2]; 
IR (KBr) ν: 3046 (Ar—H), 2980, 2886 (C—H), 1706 (C＝
O), 1604 (C＝N), 1583, 1514, 1480 (C＝C), 1359 (C—N), 
1136, 1067, 678 (C—S—C) cm － 1. Anal. calcd for 
C24H21N3OS: C 72.15, H 5.30, N 10.52; found C 72.21, H 
5.27, N 10.63.  

T2: 棕色粉末状固体, 218.8 mg, 产率 42.1%. m.p. 
141～142 ℃; UV-Vis (CHCl3) λmax: 258, 292 nm; 1H 
NMR (400 MHz, CDCl3) δ: 7.00～8.27 (m, 12H, ArH), 
6.53 (s, 1H, 2-H), 4.58 (d, J5a,5b＝15.2 Hz, 1H, 5-Ha), 3.37 
(d, J5b,5a＝15.2 Hz, 1H, 5-Hb), 3.14 (q, J＝6.8 Hz, 4H, 
NCH2CH3), 0.99 (t, J＝7.2 Hz, 6H, NCH2CH3); IR (KBr) 
ν: 3050 (Ar—H), 2967 (C—H), 1709 (C＝O), 1602 (C＝
N), 1592, 1491 (C＝C), 1367 (C—N), 1166, 1049, 687  
(C—S—C) cm－1. Anal. calcd for C26H25N3OS: C 73.04, H 
5.89, N 9.83; found C 73.12, H 5.87, N 9.77. 

T3: 棕色粉末状固体, 108.5 mg, 产率 36.4%. m.p. 
230～231 ℃; UV-Vis (CHCl3) λmax: 245, 290 nm; 1H 
MNR (400 MHz, CD3OD) δ: 7.04～8.30 (m, 12H, ArH), 
6.31 (s, 1H, 2-H), 3.93 (s, 1H, OH), 4.38 (d, J5a,5b＝15.4 
Hz, 1H, 5-Ha), 3.47 (d, J5b,5a＝15.4 Hz, 1H, 5-Hb); IR 

(KBr) ν: 3371 (O—H), 3076 (Ar—H), 2925, 2854 (C—H), 
1703 (C＝O), 1611 (C＝N), 1560, 1440 (C＝C), 1358  
(C—N), 1163, 1074, 674 (C—S—C) cm－1. Anal. calcd for 
C22H16N2O2S: C 70.95, H 4.33, N 7.52; found C 71.02, H 
4.37, N 7.57. 
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