
有机化学  

Chinese Journal of Organic Chemistry NOTE 

 
 * E-mail: nkzml@vip.163.com 
  Received January 22, 2015; revised February 25, 2015; published online March 4, 2015. 
  Project supported by the National Natural Scinece Foundation of China (No. 21272129) and the National Key Technologies R&D Program (No. 

2011BAE06B05). 
  国家自然科学基金(No. 21272129)和国家科技部科技支撑计划(No. 2011BAE06B05)资助项目. 
 

1576      http://sioc-journal.cn/  © 2015 Chinese Chemical Society & SIOC, CAS Chin. J. Org. Chem. 2015, 35, 1576～1581
 

  

DOI: 10.6023/cjoc201501032 研究简报

2-甲基-6-氯苯基磺酰脲衍生物的合成及生物活性 
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李永红    于淑晶    李正名* 
(南开大学元素有机化学国家重点实验室  化学化工协同创新中心(天津)  天津 300071) 

摘要  为探索磺酰脲类化合物的生物活性多样性, 以商品化磺酰脲除草剂为基础, 设计并合成了 12 个未见文献报道的

2-甲基-6-氯苯基磺酰脲衍生物, 通过 1H NMR, 13C NMR 和 HRMS 确定了其结构. 经盆栽法除草测试表明, 目标化合物

对双子叶靶标油菜和反枝苋具有优异的的除草活性, 如 5b, 5i 和 5j 对油菜和稗草的除草活性与氯磺隆和单嘧磺隆相当. 

离体抑菌实验表明, 在 50 mg•L－1剂量下, 部分化合物对所测试植物性病菌具有不错的抑菌活性. 
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Synthesis and Biological Activity of 2-Methyl-6-chlorobenzene- 
sulfonylurea Derivatives 
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Abstract  In order to study the multi-bioactivity of sulfonylurea (SU) derivatives, twelve novel 2-methyl-6-chlorobenzenesul-
fonylureas were designed and synthesized according to the commercialized SUs skeletons. Their structures were confirmed by 
1H NMR, 13C NMR and HRMS. The title compounds showed good herbicidal activity against dicotyledonous weeds by 
pot-culture method. For example, the herbicidal activity of 5b, 5i and 5j against Brassica napus, Amaranthus retroflexus was 
as effective as chlorsulfuron and monosulfuron. The in vitro antifungal test indicated that some of the target compounds exhib-
ited good antifungal activity at the dosage of 50 mg•L－1. 
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自第一个商品化的磺酰脲类除草剂(SU)−氯磺隆问

世以来, SU 便因超高效、环境友好和对哺乳动物安全等

特点, 受到了高度的关注. 到目前为止, 商品化的品种

已超过 30 个[1～3]. Levitt 系统研究了其构效关系, 提出了

Levitt构效关系准则, 用以指导SU的合成与生物活性研

究[4,5]. 但是, 本课题组创制的单嘧磺隆和单嘧磺酯[6～8], 

突破了已有的构效关系规则, 为筛选高活性的 SU 开拓

了新的方向. 随着 SU 长期广泛使用, 一些缺点也逐渐

显现出来, 如作用靶点单一, 易产生抗性; 残效期较长, 

对后茬作物造成药害, 氯磺隆、胺苯磺隆和甲磺隆即将

在我国禁止使用[9～12]. 

SU 的作用靶标是乙酰乳酸合成酶(AHAS), AHAS

不但存在于植物体内 ,  也普遍存在于真菌和细菌 

中[13,14]. Wang 等[15]报道 SU 对白色念珠菌(Candida al-

bicans)及其 AHAS 具有不错的抑制活性. 面对上述问题

以及为了筛选出具有多种生物活性的 SU 分子, 本文以

氯磺隆为基础, 结合单嘧磺隆和氟胺磺隆的结构, 在苯

环区引入甲基的同时, 对杂环部分进行结构改造与修饰

(图 1), 设计合成了一系列 2-甲基-6-氯苯基磺酰脲衍生

物(Scheme 1), 并对目标化合物的除草活性和抑菌活性

进行了研究.
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图 1  目标化合物的设计 
Figure 1  Design strategy of the title compounds 

 

图式 1  目标化合物的合成路线 
Scheme 1  General synthetic route for compounds 5a～5l 

1  结果与讨论 

1.1  目标化合物的合成 

关键中间体 2 经重氮化再磺酰化的方法合成, 相比

于已有文献的方法[16,17], 该合成路线简单易操作, 不需

要使用氯气或者在封管的条件下进行. 在合成目标化合

物 5 时, 不断蒸出低沸点的共沸物, 以提高反应的收率. 

由于杂环上取代基的不同, 导致化合物 5 溶解性有

差异, 若采用溶解性较好的 DMSO-d6 作溶剂进行核磁

分析, 由于 DMSO 呈弱酸性, 久置易导致 5 分解; 而使

用溶解性相对较差的 Acetone-d6和 CDCl3时, 不存在这

样的问题. 当使用DMSO-d6作溶剂, 放置一段时间再进

行 1H NMR 分析, 在苯环区多出一些小的杂峰, 疑为分

解产物的特征峰; 在 13C NMR 谱图中, 也会相应多出许

多弱的吸收峰, 经鉴别为中间体 2 和 4 的特征峰. 

1.2  除草活性 

目标化合物 5 对油菜(Brassica napus)、反枝苋

(Amaranthus retroflexus)、稗草(Echinochloa crusgalli)和

马唐(Digitaria adscendens)的除草活性如表 1 所示. 在

375 g/ha 的剂量下, 目标化合物对双子叶靶标油菜和稗

草具有优异的芽前或芽后除草活性, 但是对单子叶杂草

稗草和马唐的抑制活性一般, 只有 5h 和 5i 对马唐的芽

前抑制活高于 75%. 

构效关系研究表明, 当在氯磺隆的苯环区引入甲基

并将三嗪环替换为嘧啶环时, 目标化合物仍能保持较好

的除草活性. 嘧啶环为4位单取代或4,6位双取代时, 除

草活性和除草谱无明显差异; 对单取代嘧啶环, 延长取

代基链长或增加取代基体积 , 对除草活性不利 (5c 

(OCH3)＞5d (OCH2CH3)≈5e (SCH3)＞5g (CH(OCH3)2)); 

当 R1＝CH3时, 活性大小顺序为 R2＝H≈SCH3＞Cl; 当

R1＝OCH3 时, 除草活性顺序为 R2＝H≈Cl＞SCH3≈

NHCH3; 在嘧啶环上引入三氟甲基(5f), 相比较于甲基

(5b), 化合物的除草活性显著下降. 

1.3  抑菌活性 

离体抑菌测试表明(表 2), 在 50 mg•L－1剂量下, 化

合物对苹果轮纹病菌、小麦赤霉病菌、油菜菌核病菌和

小麦纹枯病菌具有一定的抑菌活性; 而氯磺隆对所测试

病菌几乎没有杀菌活性. 尤其是对小麦纹枯病菌, 5a, 

5g, 5h和5i的抑制率分别为76.5, 76.3, 82.5和91.2%, 其

中 5i 与对照药百菌清(100%)和多菌灵(100%)接近. 并  
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表 1  目标化合物 5 的除草活性 a(抑制率/%, 375 g/ha) 
Table 1  Herbicidal activity (inhibition rate/%, 375 g/ha) of title compounds 5  

Compd. 
Brassica napus 

 
Amaranthus retroflexus Echinochloa crusgalli 

 
Digitaria sanguinalis

Soil  
treatment 

Foliage 
spray 

Soil  
treatment

Foliage  
spray 

Soil  
treatment 

Foliage 
spray 

Soil  
treatment

Foliage 
spray

5a 29.9 11.6  58.2 82.1 42.9 10.0  0 0 
5b 84.8 97.0  97.9 100 63.0 40.6  33.0 69.4 
5c 97.2 100  100 100 62.1 51.5  28.6 0 
5d 77.1 65.5  80.2 56.6 63.1 35.4  15.8 0 
5e 19.9 31.2  87.7 88.1 8.3 15.0  0 10.0 
5f 76.5 58.9  64.2 32.2 38.7 25.4  13.7 5.8 
5g 14.7 46.9  64.4 81.5 31.4 0  0 36.3 
5h 68.7 76.6  52.1 100 45.7 20.0  78.9 0 
5i 100 100  84.9 100 47.8 63.1  98.9 0 
5j 80.1 95.8  84.9 93.4 30.6 15.0  0 64.3 
5k 38.9 71.5  72.6 99.3 51.1 0  0 69.4 
5l 83.1 85.7  58.7 49.7 82.1 43.2  50.4 58.4 

Monosulfuron 100 100  100 100 100 74.1  100 86.1 
Chlorsulfuron 97.3 100  98.6 99.0 81.5 100  58.1 50.0 

a Monosulfuron(单嘧磺隆), Chlorsulfuron(氯磺隆).

表 2  目标化合物的离体抑菌活性 a(50 mg•L－1) 
Table 2  In vitro fungicidal activities (50 mg•L－1) of title compounds  

Compd. 
Inhibition/% 

C. arachidicola P. piricla S. sclerotiorum P. capsici R. cerealis C. lagenarium B. cinerea 

5a 16.7 54.4 69.7 15.6 65.2 76.5 27.5 
5b 41.7 8.2 42.2 42.3 28.2 55.0 38.7 
5c 29.2 42.1 40.0 26.9 14.1 66.2 41.9 
5d 31.3 41.7 20.0 17.6 46.4 50.0 33.3 
5e 20.0 23.0 54.5 18.8 52.2 45.0 20.0 
5f 0.0 52.8 20.0 17.6 48.2 30.6 8.3 
5g 20.0 77.0 57.6 15.6 37.0 76.3 40.0 
5h 40.0 24.6 12.1 18.8 69.6 82.5 40.0 
5i 41.7 54.4 28.9 46.2 67.7 91.2 16.9 
5j 13.3 6.6 12.1 18.8 39.1 15.0 20.0 
5k 26.7 24.6 12.1 25.0 32.6 45.0 30.0 
5l 6.3 33.3 15.0 5.9 14.3 27.8 20.8 

Chlorsulfuron 0.0 33.3 10.0 11.8 14.6 8.3 12.5 
Chlorothalonil 75 ＜50.0 ＜50.0 100 ＜50.0 100 95.0 
Carbendazim ＜50.0 100 100 ＜50.0 99.2 100 100 

a Chlorsulfuron(氯磺隆), Chlorothalonil(百菌清), Carbendazim(多菌灵).

且, 5a, 5g, 5h 和 5i 对多种病菌的抑制率都高于 50%. 构

效关系研究表明, 相对于氯磺隆, 当在苯环上引入甲基

和将三嗪环替代为嘧啶环后, 目标化合物表现出一定的

抑菌活性 . 当嘧啶环上的一个取代基 R1 为 Cl 或

CH(OCH3)2时(5a, 5g, 5h, 5i), 能增加化合物的抑菌活性

和抑菌谱; 当嘧啶环为4位或者4,6位双取代时, 对抑菌

活性和抑菌谱无显著影响. 

2  结论 

本文以氯磺隆为主体, 在苯环上引入甲基并且将三

嗪环替换为嘧啶环, 合成了一系列 2-甲基-6-氯苯基磺

酰脲衍生物. 生测结果表明: 部分化合物具有较好的除

草活性和除草选择性, 并且一些化合物还表现出较好的

抑菌活性. 为探寻磺酰脲衍生物的生物活性多样性提供

了实验依据. 

3  实验部分 

3.1  仪器与试剂 

Bruker AV 400 型核磁共振仪(瑞士 Bruker 公司), 以

DMSO-d6 或 CDCl3 为溶剂, TMS 为内标; Agilent 6520 

Q-TOF LC/MS 高分辨质谱仪(美国 Agilent 公司); X-4 型

数字显示显微熔点仪(北京泰克仪器有限公司), 仪器未

校正. 

薄层层析用硅胶、柱层析硅胶(青岛海洋化工公司), 
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2-甲基-6-氯苯胺(1)、2-氨基-4-甲基嘧啶(4b)、2-氨基-4-

甲基-6-氯嘧啶(4h)、2-氨基-4-甲氧基-6-氯嘧啶(4i)(天津

希恩思生化科技有限公司), 其余试剂都为市售分析纯

或化学纯. 

3.2  化合物的合成 

3.2.1  中间体 2 和 3 的合成 

2-甲基-6-氯苯磺酰胺(2)参照文献[16]合成, 白色固

体, 产率 76.5%. m.p. 124～125 ℃. 2-甲基-6-氯苯磺酰

胺基甲酸乙酯(3)参照文献[18]的方法合成, 白色固体, 

产率 93.1%, m.p. 128～129 ℃; 1H NMR (400 MHz, 

CDCl3) δ: 7.99 (s, 1H, SO2NH), 7.42 (dd, J＝7.9, 1.5 Hz, 

1H, PhH), 7.38 (t, J＝7.6 Hz, 1H, PhH), 7.28～7.24 (m, 

1H, PhH), 4.14 (q, J＝7.1 Hz, 2H, OCH2), 2.81 (s, 3H, 

PhCH3), 1.20 (t, J＝7.1 Hz, 3H, OCH2CH3). 

3.2.2  中间体 4 的合成 

4a 和 4c～4e 参照文献[19]制备, 4f 和 4g 参照文献

[20, 21]合成, 4j～4l 参照文献[22]制备. 2-氨基-4-氯嘧啶

(4a), m.p. 166～167 ℃(文献值[23]166～167 ℃); 2-氨 

基-4-甲氧基嘧啶(4c), m.p. 116～117 ℃(文献值[23]117～

118 ℃); 2-氨基-4-乙氧基嘧啶(4d), m.p. 152～154 ℃

(文献值[24]154～156 ℃); 2-氨基-4-甲硫基嘧啶(4e), m.p. 

155～156 ℃(文献值[25]152～154 ℃); 2-氨基-4-三氟甲

基嘧啶(4f), m.p. 171～172 ℃(文献值[20] 173～174 ℃); 

2-氨基-4-(二甲氧基)甲基嘧啶(4g), m.p. 151～153 ℃(文

献值[21]150 ℃); 2-氨基-4-甲基-6-甲硫基嘧啶(4j), m.p. 

151～153 ℃(文献值[26]155 ℃); 2-氨基-4-甲氧基-6-甲

硫基嘧啶(4k), m.p. 91～92 ℃(文献值[27]89～89.5 ℃); 

2-氨基-4-甲胺基-6-甲氧基嘧啶(4l), m.p. 140～142 ℃

(文献值[28]135～137 ℃). 

3.2.3  目标化合物 5 的合成 

将 2-甲基-6-氯苯磺酰胺基甲酸乙酯(3) (2.0 mmol)、

嘧啶胺(4) (2.0 mmol)加入 20 mL 甲苯中, 加热至回流, 

分馏出低沸点共沸物, 薄层色谱监测至反应完毕, 放置

冷却, 减压脱除溶剂, 粗产物经柱层析分离[V(丙酮)∶

V(石油醚)＝1∶4)], 得到目标化合物 5. 

1-(4-氯嘧啶-2-基)-3-(2-甲基-6-氯苯磺酰基)脲(5a): 

白色固体, 产率 75.9%. m.p. 209～211 ℃; 1H NMR (400 

MHz, DMSO-d6) δ: 12.44 (br, 1H, SO2NH), 10.95 (s, 1H, 

CONH-Pyrim), 8.71 (d, J＝4.7 Hz, 1H, Pyrim-H), 7.55～

7.45 (m, 3H, PhH), 7.41 (d, J＝4.9 Hz, 1H, Pyrim-H), 2.74 

(s, 3H, PhCH3); 
13C NMR (101 MHz, DMSO-d6) δ: 

161.57, 159.89, 157.37, 149.06, 143.45, 134.90, 134.51, 

132.94, 132.76, 130.92, 116.58, 23.27. HRMS (ESI) calcd 

for C12H11Cl2N4O3S ([M ＋ H] ＋ ): 360.9929, found 

360.9925. 

1-(4-甲基嘧啶-2-基)-3-(2-甲基-6-氯苯磺酰基)脲

(5b): 白色固体, 产率 75.1%. m.p. 191～193 ℃; 1H 

NMR (400 MHz, DMSO-d6) δ: 13.29 (s, 1H, SO2NH), 

10.75 (s, 1H, CONH-Pyrim), 8.57 (d, J＝5.1 Hz, 1H, Py-

rim-H), 7.54～7.44 (m, 3H, PhH), 7.13 (d, J＝5.1 Hz, 1H, 

Pyrim-H), 2.73 (s, 3H, Ph-CH3), 2.45 (s, 3H, Pyrim-CH3); 
13C NMR (101 MHz, Acetone-d6) δ: 169.96, 158.57, 

157.97, 150.24, 144.53, 136.33, 134.44, 134.10, 133.03, 

131.21, 116.48, 23.99, 23.59. HRMS (ESI) calcd for 

C13H14ClN4O3S ([M＋H]＋): 341.0475, found 341.0474. 

1-(4-甲氧基嘧啶-2-基)-3-(2-甲基-6-氯苯磺酰基)脲

(5c): 白色固体 , 产率 76.3%. m.p. 195～197 ℃ ; 1H 

NMR (400 MHz, Acetone-d6) δ: 13.24 (br, 1H, SO2NH), 

9.54 (s, 1H, CONH-Pyrim), 8.44 (d, J＝5.9 Hz, 1H, 

Pyrim-H), 7.57～7.48 (m, 3H, PhH), 7.42 (d, J＝7.0 Hz, 

1H, PhH), 6.63 (d, J＝5.9 Hz, 1H, Pyrim-H), 3.99 (s, 3H, 

OCH3), 2.83 (s, 3H, Ph-CH3); 
13C NMR (101 MHz, 

Acetone-d6) δ: 170.59, 157.21, 156.79, 149.27, 143.66, 

135.37, 133.51, 133.27, 132.12, 130.29, 102.92, 53.86, 

22.69. HRMS (ESI) calcd for C13H14ClN4O4S ([M＋H]＋): 

357.0424, found 357.0423. 

1-(4-乙氧基嘧啶-2-基)-3-(2-甲基-6-氯苯磺酰基)脲

(5d): 白色固体, 产率 79.3%. m.p. 187～189 ℃; 1H 

NMR (400 MHz, CDCl3) δ: 12.98 (br, 1H, SO2NH), 8.25 

(d, J＝5.9 Hz, 1H, Pyrim-H), 7.39～7.32 (m, 2H, PhH), 

7.27～7.25 (m, 2H, CONH-Pyrim, PhH), 6.43 (d, J＝5.9 

Hz, 1H, Pyrim-H), 4.40 (q, J＝7.0 Hz, 2H, OCH2CH3), 

2.86 (s, 3H, PhCH3), 1.42 (t, J＝7.0 Hz, 3H, OCH2CH3); 
13C NMR (101 MHz, CDCl3) δ: 169.70, 157.34, 156.46, 

149.48, 143.98, 134.96, 133.63, 133.16, 132.14, 130.24, 

103.26, 63.76, 23.60, 14.22. HRMS (ESI) calcd for 

C14H16ClN4O4S ([M＋H]＋): 371.0581, found 371.0582. 

1-(4-甲硫基嘧啶-2-基)-3-(2-甲基-6-氯苯磺酰基)脲

(5e): 白色固体 , 产率 79.4%. m.p. 205～206 ℃ ; 1H 

NMR (400 MHz, DMSO-d6) δ: 13.03 (br, 1H, SO2NH), 

10.74 (s, 1H, CONH-Pyrim), 8.35 (d, J＝5.5 Hz, 1H, 

Pyrim-H), 7.59～7.38 (m, 3H, PhH), 7.15 (d, J＝5.6 Hz, 

1H, Pyrim-H), 2.72 (s, 3H, Ph-CH3), 2.57 (s, 3H, SCH3); 
13C NMR (101 MHz, DMSO-d6) δ: 155.96, 154.89, 

149.31, 142.91, 133.92, 132.33, 132.26, 130.40, 112.71, 

106.47, 99.49, 22.81, 12.43. HRMS (ESI) calcd for 

C13H14ClN4O3S2 ([M＋H]＋): 373.0196, found 373.0194. 

1-(4-三氟甲基嘧啶-2-基)-3-(2-甲基-6-氯苯磺酰基)

脲(5f): 白色固体, 产率 69.7%. m.p. 221～223 ℃; 1H 
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NMR (400 MHz, CDCl3) δ: 12.11 (s, 1H, CONH-Pyrim), 

8.88 (d, J＝4.9 Hz, 1H, Pyrim-H), 8.01 (br, 1H, SO2NH), 

7.40～7.37 (m, 3H, PhH), 7.28 (d, J＝5.2 Hz, 1H, Py-

rim-H), 2.87 (s, 3H, Ph-CH3); 
13C NMR (101 MHz, Ace-

tone-d6) δ: 161.82, 157.67, 148.69, 143.75, 135.12, 133.71, 

133.28, 132.17, 130.35, 121.65, 118.93, 111.61, 22.63. 

HRMS (ESI) calcd for C13H11ClF3N4O3S ([M＋H] ＋ ): 

395.0192, found 395.0187. 

1-[4-(二甲氧基)甲基嘧啶-2-基]-3-(2-甲基-6-氯苯磺

酰基)脲(5g): 白色固体, 产率 73.7%. m.p. 178～180 ℃; 
1H NMR (400 MHz, CDCl3) δ: 12.82 (s, 1H, SO2NH), 9.60 

(br, 1H, CONH-Pyrim), 8.73 (d, J＝4.5 Hz, 1H, Pyrim-H), 

7.36～7.34 (m, 2H, PhH), 7.28～7.25 (m, 2H, PhH, Py-

rim-H), 5.29 (s, 1H, CH), 3.45 (s, 6H, 2×OCH3), 2.87 (s, 

3H, Ph-CH3); 
13C NMR (101 MHz, CDCl3) δ: 159.79, 

156.50, 149.49, 143.88, 135.04, 133.75, 133.20, 132.08, 

130.24, 119.78, 113.18, 101.70, 54.12, 23.55. HRMS (ESI) 

calcd for C15H18ClN4O5S ([M＋H]＋): 401.0686, found 

401.0687. 

1-(4-甲基-6-氯嘧啶-2-基)-3-(2-甲基-6-氯苯磺酰基)

脲(5h): 白色固体, 产率 77.3%. m.p. 206～208 ℃; 1H 

NMR (400 MHz, Acetone-d6) δ: 12.90 (br, 1H, SO2NH), 

9.68 (s, 1H, CONH-Pyrim), 7.55～7.42 (m, 3H, Ph-H), 

7.26 (s, 1H, Pyrim-H), 2.84 (s, 3H, Ph-CH3), 2.58 (s, 3H, 

Pyrim-CH3); 
13C NMR (101 MHz, Acetone-d6) δ: 170.19, 

161.54, 156.89, 148.81, 143.66, 135.23, 133.67, 133.21, 

132.16, 130.34, 115.03, 22.76, 22.64. HRMS (ESI) calcd 

for C13H13Cl2N4O3S ([M ＋ H] ＋ ): 375.0085, found 

375.0080. 

1-(4-甲氧基-6-氯嘧啶-2-基)-3-(2-甲基-6-氯苯磺酰

基)脲(5i): 白色固体, 产率 74.2%. m.p. 184～186 ℃; 1H 

NMR (400 MHz, Acetone-d6) δ: 12.49 (br, 1H, SO2NH), 

9.71 (br, 1H, CONH-Pyrim), 7.52～7.42 (m, 3H, Ph-H), 

6.71 (s, 1H, Pyrim-H), 4.05 (s, 3H, OCH3), 2.82 (s, 3H, 

Ph-CH3); 
13C NMR (101 MHz, Acetone-d6) δ: 171.27, 

160.08, 156.65, 148.65, 143.77, 135.05, 133.72, 133.28, 

132.21, 130.36, 101.46, 54.96, 22.69. HRMS (ESI) calcd 

for C13H13Cl2N4O4S ([M＋H]＋): 391.0035.9956, found 

391.0036. 

1-(4-甲基-6-甲硫基嘧啶-2-基)-3-(2-甲基-6-氯苯磺

酰基)脲(5j): 白色固体, 产率 75.7%. m.p. 185～186 ℃; 
1H NMR (400 MHz, CDCl3) δ: 13.14 (br, 1H, SO2NH), 

7.60 (br, 1H, CONH-Pyrim), 7.42～7.19 (m, 3H, PhH), 

6.76 (s, 1H, Pyrim-H), 2.86 (s, 3H, Ph-CH3), 2.58 (s, 3H, 

SCH3), 2.40 (s, 3H, Pyrim-CH3); 
13C NMR (101 MHz, 

CDCl3) δ: 155.63, 151.21, 149.35, 144.02, 134.95, 133.59, 

133.21, 132.14, 130.25, 112.50, 99.99, 23.60, 23.48, 12.97. 

HRMS (ESI) calcd for C14H16ClN4O3S2 ([M＋H] ＋ ): 

387.0352, found 387.0352. 

1-(4-甲氧基-6-甲硫基嘧啶-2-基)-3-(2-甲基-6-氯苯

磺酰基)脲(5k): 白色固体, 产率 74.3%. m.p. 153～

155 ℃; 1H NMR (400 MHz, DMSO-d6) δ: 13.01 (br, 1H, 

SO2NH), 10.70 (s, 1H, CONH-Pyrim), 7.54～7.44 (m, 3H, 

Ph-H), 6.55 (s, 1H, Pyrim-H), 3.91 (s, 3H, OCH3), 2.72 (s, 

3H, Ph-CH3), 2.55 (s, 3H, SCH3); 
13C NMR (101 MHz, 

DMSO-d6) δ: 171.99, 169.65, 156.24, 149.49, 143.53, 

134.89, 134.49, 132.85, 132.80, 130.92, 97.19, 54.93, 

23.31, 13.27. HRMS (ESI) calcd for C14H16ClN4O4S2  

([M＋H]＋): 403.0301, found 403.0310. 

1-(4-甲胺基-6-甲氧基嘧啶-2-基)-3-(2-甲基-6-氯苯

磺酰基)脲(5l): 白色固体, 产率 72.4%. m.p. 227～

229 ℃; 1H NMR (400 MHz, DMSO-d6) δ: 14.02 (br, 1H, 

SO2NH), 10.23 (br, 1H, CONH-Pyrim), 7.62 (br, 1H, 

NHCH3), 7.56～7.53 (m, 2H, PhH), 7.44～7.42 (m, 1H, 

PhH), 5.51 (s, 1H, Pyrim-H), 3.81 (s, 3H, OCH3), 2.84 (s, 

3H, NHCH3), 2.73 (s, 3H, Ph-CH3); 
13C NMR (101 MHz, 

DMSO-d6) δ: 169.67, 164.49, 156.58, 150.16, 143.41, 

135.29, 134.19, 132.94, 132.69, 130.82, 80.73, 54.37, 

28.26, 23.33. HRMS (ESI) calcd for C14H16ClN5O4S  

([M＋H]＋): 386.0690, found 386.0690. 

3.2  目标化合物的生物活性测试 

3.2.1  除草活性测试 

采用盆栽法 [29]对目标化合物进行除草活性测试, 

以油菜(Brassica napus)、反枝苋(Amaranthus retroflex-

us)、稗草(Echinochloa crusgalli)和马唐(Digitaria ad-

scendens)为供试作物, 氯磺隆和和单嘧磺隆为对照药. 

3.2.2  抑菌活性测试 

用平皿法[30]测试了化合物对花生褐斑病菌(Cerco- 

spora arachidicola) 、 苹 果 轮 纹 病 菌 (Physalospora 

piricola)、油菜菌核病菌(Sclerotinia sclerotiorum)、辣椒

疫 霉 病 菌 (Phytophthora capsici) 、 小 麦 纹 枯 病 菌

(Rhizotonia cerealis) 、西瓜炭疽病菌 (Colletotrichum 

lagenarium)和黄瓜灰霉病菌(Botrytis Cinerea) 7 种常见

病菌的离体抑菌活性, 以百菌清(Chlorothalonil)和多菌

灵(Carbendazim)为对照药. 

 

辅助材料(Supporting Information)  中间体 3 的 1H 

NMR 图谱, 目标化合物 5 的 1H NMR, 13C NMR 和

HRMS 图 谱 . 这 些 材 料 可 以 免 费 从 本 刊 网 站

(http://sioc-journal.cn/)上下载. 
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