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醋酸铜促进的酰胺-噁唑啉化合物与芳基硫醇的 

C—H 键双硫代化反应研究 

王  涛*,a,b    王晓莎 a    宋雅雯 a    霍晶晶 a    周敬栓 a 

康庆伟 a    刘澜涛*,a,b,c 
(a商丘师范学院化学化工学院  药物绿色合成河南省工程实验室  河南商丘 476000) 

(b商丘师范学院化学化工学院  河南省生物分子识别与传感重点实验室  河南商丘 476000) 

(c郑州大学化学学院  郑州 450001) 

摘要  以酰胺-噁唑啉为辅助基团, 在廉价的醋酸铜促进下, 实现了酰胺衍生物 C(sp2)—H 键与芳基硫醇 S—H 键的脱

氢偶联反应; 以中等到优秀的产率(最高可达 90%)简单高效地合成了一系列双硫化的酰胺衍生物. 值得一提的是, 底物

范围并不局限于各种取代苯基酰胺化合物, 吡啶基酰胺化合物也可以兼容. 该反应的特点是: 金属廉价、底物范围广、

反应条件温和、无需外加配体、空气作为氧化剂、区域选择性好(仅酰胺基团邻位的 C—H 键发生反应, 而噁唑啉基团

邻位的 C—H 键不发生反应); 此外, 克级规模的反应表明了其在合成中的实用性. 
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Cu(OAc)2-Mediated C—H Bond Dithiolation of  
Amide-Oxazolines with Aryl Thiols 
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Abstract  An efficient copper-mediated dithiolation of C(sp2)—H bonds with aryl thiols was achieved by using amide-oxazo-
line as directing group. This strategy gives a variety of functionalized thioethers in moderate to excellent yields (up to 90%) in 
simple and efficient way. Importantly, the substrate scope is not limited to various substituted phenylamides, and diverse pyri-
dine amides are also compatible. Furthermore, the protocol has been successfully implemented for the gram-scale synthesis as 
well.  
Keywords  copper; C—H bond; thiolation; amide-oxazoline; aryl thiols 

 

芳基硫醚骨架化合物广泛应用于生物活性化合  

物[1]、药物分子[2](图 1)、有机合成[3]、先进功能材料[4]

等相关领域. 因此, 开发高效简便构筑芳基硫醚骨架化

合物的新方法具有重要的学术意义和应用价值. 传统的

芳基硫醚骨架化合物的合成主要局限于有机卤化物或

有机金属化合物与巯基亲核试剂的交叉偶联反应, 该交
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叉偶联反应的发生需要对底物进行预官能化、或额外使

用昂贵的配体、加入添加剂等, 并在反应过程中有大量

的副产物产生[5]. 近年来, 过渡金属催化的 C—H 活化

反应[6]为芳基硫醚骨架化合物的合成提供了一种直接而

有效的途径. 各种过渡金属催化剂, 例如 Pd[7]、Rh[8]、

Ru[9]和 Ni[10]用于催化 C—H 键硫代化反应已被报道.  

 

图 1  具有芳基硫醚骨架的药物分子 
Figure 1  Drugs containing aryl thioethers skeleton 

众所周知, 金属铜在自然界中含量丰富、价格低廉, 

且其配合物种类繁多. 自从 2006 年 Yu 和同事[11]成功报

道铜催化的 2-苯吡啶与苯硫酚或二甲基二硫醚的 C—H

键硫化的例子以来, 金属铜催化的直接 C—H 键硫醚化

反应吸引了众多科学家的关注. Qing 课题组[12]利用二甲

基亚砜(DMSO)作为甲基硫化试剂, 实现了铜催化的 2-

苯吡啶的C—H键甲基硫化反应. 2012年, Daugulis等[13]

在铜催化的 C—H 键硫醚化反应领域取得了重大突破, 

即采用 8-氨基喹啉辅助双齿导向基团, 实现了 C—H 键

三氟甲基磺酰化反应, 反应条件温和, 底物适用范围较

广, 并且 8-氨基喹啉导向基团反应之后很容易移除, 因

此为三氟甲基硫代酸衍生物的合成提供了一种高效的

合成策略. 最近, Song 课题组[14]用 2-氨基烷基苯并咪唑

为双齿导向基与二硫化物实现了铜催化 C—H 键硫代化

反应, 该反应体系对于各种芳酰胺、烯基酰胺化合物均

能顺利进行. 另外, 以 2-(吡啶-2-基)异丙胺为导向基团, 

Shi 课题组[15]发展了铜催化的 C—H 键硫代化反应, 各

种硫代的杂芳烃衍生物被成功制备. 近些年, 尽管在铜

催化的 C—H 键硫代化反应研究领域取得了重大进展, 

但仍有一些问题值得挑战. 如与其他硫化试剂相比, 硫

醇化合物具有原料易得、成本低廉、便于操作等特点, 然

而硫醇化合物作为硫化试剂, 应用在直接 C—H 键硫代

化反应或分子间 C—S 键构建的文献报道较少[16]. 另外, 

从已知文献报道可以发现, 若使用大过量的铜盐作催化

剂, 单硫代化反应或双硫代化反应的反应区域选择性往

往很难调控.  

最近我们课题组在碳-杂键的构筑方面取得了一些

研究结果[17]. 为了进一步发展碳-杂键构筑新方法, 拓

展其应用范围, 基于以上研究结果, 本文考察了醋酸铜

促进的以酰胺-噁唑啉化合物为双齿导向基团与芳基硫

醇化合物进行C—H键双硫代化反应(Scheme 1), 为C—

S 键的构筑及其芳基硫醚骨架化合物的合成开辟了新途

径.  
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图式 1  铜(II)促进的 C—H 键双硫代化反应 
Scheme 1  Cu(II)-mediated C—H bond dhiolation. 

1  结果与讨论 

1.1  反应条件考察 

首先选用酰胺-噁唑啉化合物 1a (0.20 mmol)与对

甲氧基苯硫酚(2a) (0.60 mmol)反应为模板反应, 对反应

条件进行优化 (表 1). 当使用 Cu(OAc)2 (1.0 equiv.), 

NaOAc (1.0 equiv.)为碱, DMSO (1.0 mL)为溶剂, 在

100 ℃ 条件下反应 15 h, 可获得 84%分离收率的目标

产物 3aa(表 1, Entry 1), 化合物 3aa 的分子结构也经 X

单晶衍射进一步确认. 当将NaOAc换成KOAc、CsOAc、

K2CO3等其他 7 种碱时, 发现反应产率大幅度下降(表 1, 

Entries 2～8), 说明碱的合理选取对该反应的顺利发生

起着至关重要的作用[18]. 接着, 在 NaOAc (1.0 equiv.)为

碱的条件下对反应温度进行考察, 结果发现在 80 ℃时

收率较好, 可达 90%(表 1, Entry 10). 当使用 Cu(OAc)2• 

H2O (1.0 equiv.)时, 目标化合物的收率有所下降(表 1, 

Entry 12). 若换成 Co(OAc)2或 Cu(OAc)2•4H2O 时, 没有

检测到相应的目标产物(表 1, Entries 13～14). 最后将

Cu(OAc)2降低为0.5 equiv.或将反应时间缩短为12 h, 结

果均不理想(表 1, Entries 15～16). 因此最终确定优化反

应条件为: 化合物 1a (0.20 mmol), 化合物 2a (0.60 
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mmol), NaOAc (1.0 equiv.), Cu(OAc)2 (1.0 equiv.), DMSO 

(1.0 mL), 反应 15 h.  

表 1  反应条件筛选 a 
Table 1  Optimization of the reaction conditionsa 

N
H

O

N O

+ HS OMe
reagent, base

DMSO, air

NHO N

O

S S

MeO
OMe

1a 2a

3aa  

Entry Reagent Base Temp./℃ Yieldb/%

1 Cu(OAc)2  NaOAc 100 84 
2 Cu(OAc)2  KOAc 100 20 
3 Cu(OAc)2  CsOAc 100 30 
4 Cu(OAc)2  K2CO3 100 24 
5 Cu(OAc)2  Na2CO3 100 8 
6 Cu(OAc)2 Cs2CO3 100 Trace 
7 Cu(OAc)2 NaHCO3 100 26 
8 Cu(OAc)2  K3PO4 100 15 
9 Cu(OAc)2  NaOAc 120 76 
10 Cu(OAc)2  NaOAc 80 90 
11 Cu(OAc)2  NaOAc 60 59 
12 Cu(OAc)2•H2O NaOAc 80 82 
13 Co(OAc)2 NaOAc 80 — 
14 Cu(OAc)2•4H2O NaOAc 80 — 
15c Cu(OAc)2 NaOAc 80 30 
16d Cu(OAc)2 NaOAc 80 73 

a All reactions were carried out using 1a (0.20 mmol), 2a (0.60 mmol), base 
(1.0 equiv.), plus reagent(1.0 equiv.) in DMSO (1.0 mL) for 15 h. b Isolated 
yields. c Cu(OAc)2 (0.5 equiv.). d Reaction time was 12 h. 

1.2  各种取代苯基酰胺-噁唑啉化合物底物拓展 

在上述优化的反应条件下, 首先考察了各种取代苯

基酰胺-噁唑啉化合物与对甲氧基苯硫酚的 C—H 键双

硫代化反应(表 2). 结果发现酰胺-噁唑啉化合物苯环上

带有不同电性的取代基对该反应均具有兼容性(产率

51%～90%). 但是相比而言, 供电子取代的苯基酰胺-

噁唑啉化合物与对甲氧基苯硫酚的 C—H 键双硫代化反

应活性更高(3ab～3af vs 3ag～3ah, 3ai～3aj vs 3ak). 间

位取代的苯基酰胺-噁唑啉化合物与对甲氧基苯硫酚进

行 C—H 键双硫代化反应时, 反应活性没有明显变化, 

目标产物可以获得 66%～84%的收率(3ai～3ak). 

1.3  芳基硫醇底物拓展 

醋酸铜用于各种取代苯基酰胺-噁唑啉化合物与对

甲氧基苯硫酚的 C—H 键双硫代化反应, 表现出较好的

催化活性和底物普适性. 在上述实验的基础上继续探究

苯甲酰胺-噁唑啉化合物与芳基硫酚的 C—H 键双硫代

化反应, 实验结果如表 3 所示. 不同取代基的芳基硫酚

发生 C—H 键双硫代化反应. 均能以中等至较高的收率

得到芳基硫醚骨架衍生物(48%～80%, 3ba～3bg). 相比

而言, 苯环上带有供电子基团的芳基硫酚发生 C—H 键

双硫代化反应的活性优于苯环上带有吸电子基团的芳

基硫酚(3ba～3bc vs 3bd). 另外, 邻甲氧基苯硫酚发生

C—H 键双硫代化反应时, 目标产物的产率有所下降

(70%, 3bf), 可能的原因为空间位阻对该反应产生了影

响. 

1.4  4-吡啶基酰胺-噁唑啉化合物与芳基硫醇的 C—H

键双硫代化反应底物拓展 

根据文献报道得知[15], 吡啶基酰胺类化合物发生 

C—H 键硫代化反应通常存在底物范围窄, 催化效率较

低等问题. 其可能的原因至少有以下两个方面: (1)硫醇

化合物易于氧化, 在氧化过程中通常容易和金属催化剂

进行配位, 致使金属催化剂失活; (2)杂芳基上的杂原子

与金属催化剂产生强配位, 可能会与导向基团杂原子竞

争, 阻止所需要的 C—H 键发生活化反应. 基于上述实

验结果, 把研究的焦点转移到了杂芳基酰胺-噁唑啉化

合物与芳基硫酚的C—H键双硫代化反应(表 4). 令人可

喜的是, 当使用吡啶基酰胺-噁唑啉化合物与芳基硫酚

发生 C—H 键双硫代化反应时, 均能以中等的收率得到

相应的目标产物(37%～61%, 5a～5f). 相比而言, 吡啶

基酰胺-噁唑啉化合物与芳基硫酚发生 C—H 键双硫代

化反应时反应活性略微下降. 总体而言, 该反应为一系

列功能化的硫醚化合物的制备提供了一种简便有效的

新方法. 

1.5  克级规模合成应用 

为了进一步探索该方法在工业化生产中的应用潜

力, 进行了克级规模合成实验(Scheme 2). 在本文优化 

 

图式 2  克级规模合成 
Scheme 2  Gram-scale synthesis
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表 2  各种取代苯基酰胺类化合物底物拓展 a 
Table 2  Scope of the reaction in terms of various substituted phenylamidesa 
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S
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MeO
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S
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MeO
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S

S

OMe

MeO

N
H

O
Oxa

S

S

OMe

MeO

MeO

3aa, 90% 3ab, 87% 3ac, 85%

3ad, 73%

N
H
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Oxa

S

S
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MeO

N
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Oxa

S

S

OMe

MeO

N
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O
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S

S

OMe

MeO

N
H

O
Oxa

S

S

OMe

MeO

Ph CF3

Br

3ae, 84% 3af, 83% 3ag, 51%

3ah, 55%

N
H

O
Oxa

S

S

OMe

MeO

N
H

O
Oxa

S

S

OMe

MeO

N
H

O
Oxa

S

S

OMe

MeO

3ai, 84% 3aj, 72% 3ak, 66%

OMe NO2

N
H

O
Oxa

S

OMe

N
H

O
Oxa

S

OMe

N
H

O
Oxa

S

OMe

3ao, 32%3am, 68% 3an, 43%

OMe NO2

N
H

O
Oxa

S

S

OMe

MeO

3al, 61%

Br

a All reactions were carried out using 1 (0.20 mmol), 2a (0.60 mmol), NaOAc (1.0 equiv.), plus Cu(OAc)2 (1.0 equiv.) in DMSO (1.0 mL) at 80 ℃ for 15 h. b Iso-
lated yields.

的条件下将反应溶剂的用量改为 4 mL, 反应时间延长

至 24 h, 苯甲酰胺-噁唑啉化合物 1a 与对甲氧基苯硫酚

(2a)的 C—H 键双硫代化反应, 仍然可以得到比较理想

的结果(Scheme 2, 3aa, 65%, 1.41 g), 这一结果进一步证

实了该方法在有机合成中的应用潜力. 

2  结论 

在醋酸铜促进下, 实现了酰胺-噁唑啉化合物与芳  
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表 3  芳基硫醇类化合物底物拓展 a 
Table 3  Scope of the reaction in terms of aryl thiolsa 

NH

O

Oxa
+ SH

H
NO

Oxa
S S

1a 2 3ba ~ 3bgb

N O

Oxa =
R'

R'R'

Cu(OAc)2

 

 
a All reactions were carried out using 1a (0.20 mmol), 2 (0.60 mmol), NaOAc (1.0 equiv.), plus Cu(OAc)2 (1.0 equiv.) in DMSO (1.0 mL) at 80 ℃ for 15 h. b Iso-
lated yields. 

表 4  吡啶基酰胺类化合物底物拓展 a 
Table 4  Scope of the reaction in terms of diverse pyridine amidesa 

 

 
a All reactions were carried out using 4 (0.20 mmol), 2 (0.60 mmol), NaOAc (1.0 equiv.), plus Cu(OAc)2 (1.0 equiv.) in DMSO (1.0 mL) at 80 ℃ for 15 h. b Isolated 
yields.

基硫醇化合物的 C—H 键双硫代化反应. 该方法具有反

应条件简单、底物适用范围较广、区域选择性较好等特

点. 在优化的反应条件下, 各种取代苯基酰胺-噁唑啉

化合物、吡啶基酰胺-噁唑啉化合物均能与芳基硫醇发
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生 C—H 键硫代反应, 得到相应的双硫代芳基硫醚骨架

化合物. 另外, 芳基酰胺-噁唑啉化合物及其他双齿导

向基化合物的设计合成与 C—H 键活化反应目前正在研

究中. 

3  实验部分 

3.1  仪器与试剂 
1H NMR (400 MHz)和 13C NMR (100 MHz)采用

Bruker AV 400 核磁共振仪测定, 所用溶剂为 CDCl3, 

TMS 为内标. 柱层析使用 200～300 目硅胶, 实验所用

试剂均为市售分析纯试剂. 酰胺-噁唑啉化合物按照前

期文献报道的方法合成[19]. 

3.2  实验方法 

空气氛围下, 15 mL Schlenk 反应管加入 0.20 mmol

酰胺-噁唑啉化合物, 0.60 mmol 芳基硫醇, 0.20 mmol 醋

酸铜, 0.20 mmol 醋酸钠, 再加入 1.0 mL DMSO 作为溶

剂, 80 ℃条件下反应 15 h. 反应结束后, 停止加热、萃

取、旋蒸浓缩, 柱层析分离得到相应的目标产物. 

N-(2-(4,5-二氢噁唑-2-基)苯基)-2,6-双((4-甲氧基苯

基)硫代)苯甲酰胺(3aa): 浅黄色油状液体. 97.7 mg, 产

率 90%. 1H NMR (400 MHz, CDCl3) δ: 12.48 (s, 1H), 9.01 

(d, J＝8.4 Hz, 1H), 7.87 (d, J＝7.8 Hz, 1H), 7.53 (t, J＝7.8 

Hz, 1H), 7.38 (d, J＝8.6 Hz, 4H), 7.12 (t, J＝7.6 Hz, 1H), 

7.06 (t, J＝7.9 Hz, 1H), 6.94 (d, J＝7.8 Hz, 2H), 6.80 (d,  

J＝8.5 Hz, 4H), 4.32 (t, J＝9.4 Hz, 2H), 3.98 (t, J＝9.5 

Hz, 2H), 3.76 (s, 6H); 13C NMR (100 MHz, CDCl3) δ: 

165.9, 164.3, 159.8, 139.6, 138.7, 136.9, 135.5, 132.6, 

129.6, 129.1, 128.4, 124.6, 122.7, 120.3, 114.8, 113.7, 

66.1, 55.3, 54.8. HRMS (ESI) calcd for C30H27N2O4S2  

[M＋H]＋ 543.1407, found 543.1406. 

N-(2-(4,5-二氢噁唑-2-基)苯基)-2,6-双((4-甲氧基苯

基)硫代)-4-甲基苯甲酰胺(3ab): 浅黄色油状液体. 96.9 

mg, 产率 87%. 1H NMR (400 MHz, CDCl3) δ: 12.40 (s, 

1H), 8.99 (d, J＝8.4 Hz, 1H), 7.85 (d, J＝7.6 Hz, 1H), 7.51 

(t, J＝7.6 Hz, 1H), 7.37 (d, J＝8.5 Hz, 4H), 7.10 (t, J＝7.5 

Hz, 1H), 6.79～6.77 (m, 6H), 4.30 (t, J＝9.5 Hz, 2H), 3.96 

(t, J＝9.5 Hz, 2H), 3.75 (s, 6H), 2.12 (s, 3H); 13C NMR 

(100 MHz, CDCl3) δ: 166.2, 164.2, 159.7, 139.8, 139.6, 

136.8, 136.2, 135.2, 132.6, 129.6, 129.1, 124.9, 122.6, 

120.2, 114.8, 113.6, 66.1, 55.3, 54.9, 53.5, 21.3. HRMS 

(ESI) calcd for C31H29N2O4S2 [M＋H]＋ 557.1563, found 

557.1563. 

N-(2-(4,5-二氢噁唑-2-基)苯基)-4-甲氧基-2,6-双((4-

甲氧基苯基)硫代)苯甲酰胺(3ac): 浅黄色油状液体. 97.4 

mg, 产率 85%. 1H NMR (400 MHz, CDCl3) δ: 12.46 (s, 

1H), 9.00 (d, J＝8.2 Hz, 1H), 7.85 (d, J＝7.6 Hz, 1H), 7.51 

(t, J＝7.5 Hz, 1H), 7.39 (d, J＝8.1 Hz, 4H), 7.10 (t, J＝7.4 

Hz, 1H), 6.80 (d, J＝8.1 Hz, 4H), 6.40 (s, 2H), 4.31 (t, J＝

9.3 Hz, 2H), 4.00 (t, J＝9.3 Hz, 2H), 3.75 (s, 6H), 3.53 (s, 

3H); 13C NMR (100 MHz, CDCl3) δ: 165.9, 164.3, 160.0, 

159.8, 139.7, 138.7, 135.8, 132.6, 131.0, 129.1, 124.0, 

122.6, 120.2, 114.9, 113.6, 113.2, 66.1, 55.3, 55.2, 54.9. 

HRMS (ESI) calcd for C31H29N2O5S2 [M＋H]＋ 573.1512, 

found 573.1513. 

4-(叔丁基)-N-(2-(4,5-二氢噁唑-2-基)苯基)-2,6-双

((4-甲氧基苯基)硫代)苯甲酰胺(3ad): 浅黄色油状液体. 

87.4 mg, 产率 73%. 1H NMR (400 MHz, CDCl3) δ: 12.36 

(s, 1H), 8.99 (d, J＝8.3 Hz, 1H), 7.83 (dd, J＝7.9 Hz, 1.4 

Hz, 1H), 7.52～7.48 (m, 1H), 7.37～7.33 (m, 4H), 7.12～

7.08 (m, 1H), 7.05 (s, 2H), 6.79～6.75 (m, 4H), 4.28 (t,   

J＝9.5 Hz, 2H), 3.94 (t,  J＝9.4 Hz, 2H), 3.74 (s, 6H), 

1.10 (s, 9H); 13C NMR (100 MHz, CDCl3) δ: 166.2, 164.1, 

159.5, 152.7, 139.6, 136.9, 135.8, 134.9, 132.5, 129.0, 

126.7, 125.2, 122.6, 120.3, 114.7, 113.7, 66.1, 55.3, 54.9, 

34.9, 30.9. HRMS (ESI) calcd for C34H35N2O4S2 [M＋H]＋ 

599.2033, found 599.2033. 

N-(2-(4,5-二氢噁唑-2-基)苯基)-4-乙基-2,6-双((4-甲

氧基苯基)硫代)苯甲酰胺(3ae): 浅黄色油状液体. 95.9 

mg, 产率 84%. 1H NMR (400 MHz, CDCl3) δ: 12.39 (s, 

1H), 8.99 (d, J＝8.3 Hz, 1H), 7.84 (dd, J＝7.9 Hz, 1.3 Hz, 

1H), 7.52～7.48 (m, 1H), 7.36 (d, J＝8.8 Hz, 4H), 7.12～

7.08 (m, 1H), 6.84 (s, 2H), 6.77 (d, J＝8.8 Hz, 4H), 4.29 (t, 

J＝9.5 Hz, 2H), 3.95 (t, J＝9.6 Hz, 2H), 3.75 (s, 6H), 2.42 

(q, J＝7.6 Hz, 2H), 1.04 (t, J＝7.6 Hz, 3H); 13C NMR (100 

MHz, CDCl3) δ: 166.2, 164.2, 159.6, 145.9, 139.6, 137.1, 

136.2, 135.1, 132.5, 129.1, 128.7, 125.0, 122.6, 120.2, 

114.7, 113.6, 66.1, 55.3, 54.9, 28.5, 15.1. HRMS (ESI) 

calcd for C32H31N2O4S2 [M ＋ H] ＋  571.1720, found 

571.1721. 

N-(2-(4,5-二氢噁唑-2-基)苯基)-3,5-双((4-甲氧基苯

基)硫代)-[1,1'-联苯]-4-甲酰胺(3af): 浅黄色油状液体. 

102.7 mg, 产率 83%. 1H NMR (400 MHz, CDCl3) δ: 

12.52 (s, 1H), 9.02 (d, J＝8.4 Hz, 1H), 7.86 (dd, J＝7.9 

Hz, 1.4 Hz, 1H), 7.54～7.50 (m, 1H), 7.41 (d, J＝8.8 Hz, 

4H), 7.33～7.28 (m, 5H), 7.20 (s, 2H), 7.13～7.11 (m, 

1H), 6.78 (d, J＝8.8 Hz, 4H), 4.30 (t, J＝9.5 Hz, 2H), 3.97 

(t, J＝9.5 Hz, 2H), 3.73 (s, 6H); 13C NMR (100 MHz, 

CDCl3) δ: 165.9, 164.3, 159.8, 142.5, 139.6, 139.5, 137.8, 

137.2, 135.4, 132.6, 129.1, 128.9, 128.0, 127.4, 127.0, 

124.6, 122.8, 120.3, 114.9, 113.7, 66.1, 55.3, 54.9. HRMS 
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(ESI) calcd for C36H31N2O4S2 [M＋H]＋ 619.1720, found 

619.1720. 

N-(2-(4,5-二氢噁唑-2-基)苯基)-2,6-双((4-甲氧基苯

基)硫代)-4-(三氟甲基)苯甲酰胺(3ag): 浅黄色油状液体. 

62.3 mg, 产率 51%. 1H NMR (400 MHz, CDCl3) δ: 12.67 

(s, 1H), 8.99 (d, J＝8.4 Hz, 1H), 7.88 (d, J＝7.8 Hz, 1H), 

7.54 (t, J＝7.8 Hz, 1H), 7.41 (d, J＝8.6 Hz, 4H), 7.15 (t,  

J＝7.6 Hz, 1H), 7.06 (s, 2H), 6.84 (d, J＝8.6 Hz, 4H), 4.34 

(t, J＝9.5 Hz, 2H), 4.02 (t, J＝9.4 Hz, 2H), 3.77 (s, 6H); 
13C NMR (100 MHz, CDCl3) δ: 164.7, 164.4, 160.4, 139.7, 

139.3, 139.1, 136.1, 132.7, 129.2, 123.5, 123.1, 122.6, 

120.3, 115.2, 113.8, 66.2, 55.3, 54.9. HRMS (ESI) calcd 

for C31H26F3N2O4S2 [M＋H]＋ 611.1281, found 611.1282. 

4-溴-N-(2-(4,5-二氢噁唑-2-基)苯基)-2,6-双((4-甲氧

基苯基)硫代)苯甲酰胺(3ah): 浅黄色油状液体. 68.4 mg, 

产率 55%. 1H NMR (400 MHz, CDCl3) δ: 12.59 (s, 1H), 

8.98 (d, J＝8.4 Hz, 1H), 7.87 (dd, J＝7.9 Hz, 1.3Hz, 1H), 

7.55～7.50 (m, 1H), 7.40 (d, J＝8.7 Hz, 4H), 7.15～7.11 

(m, 1H), 6.93 (s, 2H), 6.84 (d, J＝8.8 Hz, 4H), 4.03 (t, J＝

9.5 Hz, 2H), 4.00 (t, J＝9.5 Hz, 2H), 3.78 (s, 6H); 13C 

NMR (100 MHz, CDCl3) δ: 165.1, 164.4, 160.3, 139.5, 

139.4, 136.1, 135.8, 132.6, 129.4, 129.2, 123.7, 123.0, 

122.9, 120.3, 115.2, 113.7, 66.2, 55.4, 54.9. HRMS (ESI) 

calcd for C30H26BrN2O4S2 [M＋H] ＋  621.0512, found 

621.0512. 

N-(2-(4,5-二羟基偶氮基-2-基)苯基)-2,6-双(4-甲氧

基苯基)硫醇)-3-甲基苯甲酰胺(3ai): 浅黄色油状液体. 

93.5 mg, 产率 84%. 1H NMR (400 MHz, CDCl3) δ: 12.32 

(s, 1H), 8.99 (dd, J＝8.3 Hz, 0.5 Hz, 1H), 7.81 (dd, J＝7.9 

Hz, 1.4 Hz, 1H), 7.51～7.47 (m, 1H), 7.36 (d, J＝8.8 Hz, 

2H), 7.15～7.06 (m, 5H), 6.77 (d, J＝8.8 Hz, 2H), 6.67 (d, 

J＝8.9 Hz, 2H), 4.26 (t, J＝9.5 Hz, 2H), 3.89 (t, J＝9.5 

Hz, 2H), 3.75 (s, 3H), 3.70 (s, 3H), 2.28 (s, 3H); 13C NMR 

(100 MHz, CDCl3) δ: 166.5, 164.2, 159.6, 158.2, 145.2, 

141.9, 139.7, 134.8, 133.1, 132.6, 132.3, 131.8, 131.2, 

130.8, 129.0, 127.4, 125.5, 122.5, 120.2, 114.7, 114.4, 

113.5, 66.0, 55.3, 55.2, 54.8, 21.1. HRMS (ESI) calcd for 

C31H29N2O4S2  [M＋H]＋ 557.1563, found 557.1563. 

N-(2-(4,5-二氢噁唑-2-基)苯基)-3-甲氧基-2,6-双((4-

甲氧基苯基)硫代)苯甲酰胺(3aj): 浅黄色油状液体. 82.5 

mg, 产率 72%. 1H NMR (400 MHz, CDCl3) δ: 12.23 (s, 

1H), 9.00 (d, J＝8.4 Hz, 1H), 7.81 (d, J＝7.8 Hz, 1H), 7.50 

(t, J＝7.8 Hz, 1H), 7.39 (d, J＝8.6 Hz, 1H), 7.27 (t, J＝8.4 

Hz, 4H), 7.09 (t, J＝7.5 Hz, 1H), 6.85 (d, J＝8.7 Hz, 1H), 

6.70 (d, J＝8.5 Hz, 2H), 6.66 (d, J＝8.6 Hz, 2H), 4.23 (t,  

J＝9.4 Hz, 2H), 3.79 (t, J＝9.4 Hz, 2H), 3.76 (s, 3H), 3.72 

(s, 3H), 3.70 (s, 3H); 13C NMR (100 MHz, CDCl3) δ: 

165.8, 164.1, 159.6, 159.1, 158.5, 147.3, 139.6, 136.1, 

133.5, 132.6, 132.2, 128.9, 127.2, 127.1, 125.3, 122.5, 

121.0, 120.1, 114.5, 114.0, 113.4, 112.7, 66.0, 56.2, 55.3, 

55.2, 54.7. HRMS (ESI) calcd for C31H29N2O5S2 [M＋H]＋ 

573.1512, found 573.1512. 

N-(2-(4,5-二氢噁唑-2-基)苯基)-2,6-双((4-甲氧基苯

基)硫代)-3-硝基苯甲酰胺(3ak): 黄色油状液体 . 77.6 

mg, 产率 66%. 1H NMR (400 MHz, CDCl3) δ: 12.55 (s, 

1H), 8.86 (d, J＝8.4 Hz, 1H), 7.86 (dd, J＝7.9 Hz, 1.5 Hz, 

1H), 7.55～7.50 (m, 2H), 7.43 (d, J＝8.8 Hz, 2H), 7.23 (d, 

J＝8.8 Hz, 2H), 7.16～7.12 (m, 1H), 6.92～6.90 (m, 2H), 

6.85 (d, J＝8.7 Hz, 1H), 6.58 (d, J＝8.8 Hz, 2H), 4.35 (t,  

J＝9.6 Hz, 2H), 4.00 (t, J＝9.5 Hz, 2H), 3.81 (s, 3H), 3.64 

(s, 3H); 13C NMR (100 MHz, CDCl3) δ: 164.2, 163.6, 

161.0, 159.6, 149.6, 145.1, 140.8, 139.2, 137.0, 134.4, 

132.6, 129.7, 129.1, 127.2, 124.8, 124.3, 123.1, 121.0, 

120.2, 115.6, 114.5, 113.6, 66.2, 55.5, 55.1, 54.8. HRMS 

(ESI) calcd for C30H26N3O6S2 [M＋H]＋ 588.1258, found 

588.1258. 

3-溴-N-(2-(4,5-二氢噁唑-2-基)苯基)-2,6-双((4-甲氧

基苯基)硫代)苯甲酰胺(3al): 浅黄色油状液体. 75.8 mg, 

产率 61%. 1H NMR (400 MHz, CDCl3) δ: 12.39 (s, 1H), 

8.96 (d, J＝8.3 Hz, 1H), 7.83 (dd, J＝7.9 Hz, 1.3 Hz, 1H), 

7.53～7.48 (m, 2H), 7.39 (d, J＝8.8 Hz, 2H), 7.25 (d, J＝

8.8 Hz, 2H), 7.13～7.09 (m, 1H), 6.93 (d, J＝8.5 Hz, 1H), 

6.82 (d, J＝8.8 Hz, 2H), 6.67 (d, J＝8.8 Hz, 2H), 4.28 (t,  

J＝9.5 Hz, 2H), 3.90 (t, J＝9.5 Hz, 2H), 3.77 (s, 3H), 3.69 

(s, 3H); 13C NMR (100 MHz, CDCl3) δ: 165.2, 164.2, 

160.2, 158.8, 144.9, 139.4, 136.8, 135.7, 134.4, 133.3, 

132.6, 132.3, 131.9, 129.3, 129.1, 126.3, 123.7, 122.8, 

120.2, 115.1, 114.4, 113.6, 66.1, 55.4, 55.2, 54.8. HRMS 

(ESI) calcd for C30H26BrN2O4S2 [M＋H] ＋  621.0512, 

found 621.0512. 

N-(2-(4,5-二氢噁唑-2-基)苯基)-2-((4-甲氧基苯基)

硫代)-6-甲基苯甲酰胺(3am): 浅黄色油状液体. 56.9 mg, 

产率 68%. 1H NMR (400 MHz, CDCl3) δ: 12.37 (s, 1H), 

8.98 (d, J＝8.3 Hz, 1H), 7.87 (dd, J＝7.9 Hz, 1.4 Hz, 1H), 

7.54～7.50 (m, 1H), 7.36 (d, J＝8.8 Hz, 2H), 7.16～7.10 

(m, 2H), 7.06 (d, J＝7.4 Hz, 1H), 7.00 (d, J＝7.8 Hz, 1H), 

6.78 (d,  J＝8.8 Hz, 2H), 4.29 (t, J＝9.5 Hz, 2H), 3.94 (t, 

J＝9.5 Hz, 2H), 3.75 (s, 3H), 2.40 (s, 3H); 13C NMR (100 

MHz, CDCl3) δ: 167.6, 164.3, 159.6, 139.6, 139.0, 135.4, 

135.3, 135.0, 132.6, 129.2, 129.1, 128.5, 128.4, 125.3, 
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122.8, 120.2, 114.7, 113.6, 66.1, 55.3, 54.8, 19.6. HRMS 

(ESI) calcd for C24H23N2O3S [M＋H]＋ 419.1424, found 

419.1423. 

N-(2-(4,5-二氢噁唑-2-基)苯基)-2-甲氧基-6-((4-甲氧

基苯基)硫代)苯甲酰胺(3an): 浅黄色油状液体. 37.4 mg, 

产率 43%. 1H NMR (400 MHz, CDCl3) δ: 12.35 (s, 1H), 

8.95 (d, J＝8.4 Hz, 1H), 7.80 (d, J＝7.8 Hz, 1H), 7.44 (t,  

J＝7.7 Hz, 1H), 7.34 (d, J＝8.4 Hz, 2H), 7.10 (t, J＝8.1 

Hz, 1H), 7.03 (t, J＝7.5 Hz, 1H), 6.75 (d, J＝8.4 Hz, 2H), 

6.69 (d, J＝8.3 Hz, 1H), 6.59 (d, J＝8.0 Hz, 1H), 4.25 (t,  

J＝9.4 Hz, 2H), 3.93 (t, J＝9.4 Hz, 2H), 3.74 (s, 3H), 3.71 

(s, 3H); 13C NMR (100 MHz, CDCl3) δ: 165.2, 164.3, 

159.8, 156.7, 139.9, 138.5, 135.8, 132.6, 130.1, 129.1, 

127.4, 124.6, 122.5, 122.0, 120.3, 114.8, 113.5, 108.7, 

66.0, 56.0, 55.3, 54.9. HRMS (ESI) calcd for C24H23N2O4S 

[M＋H]＋ 435.1373, found 435.1373. 

N-(2-(4,5-二氢噁唑-2-基)苯基)-2-((4-甲氧基苯基)

硫代)-6-硝基苯甲酰胺(3ao): 黄色油状液体. 28.8 mg, 

产率 32%. 1H NMR (400 MHz, CDCl3) δ: 12.69 (s, 1H), 

8.87 (d, J＝7.8 Hz, 1H), 7.93～7.87 (m, 2H), 7.57～7.53 

(m, 1H), 7.44 (d, J＝8.8 Hz, 2H), 7.35 (t, J＝8.0 Hz, 1H), 

7.29～7.26 (m, 1H), 7.17～7.13 (m, 1H), 6.89 (d, J＝8.8 

Hz, 2H), 4.34 (t, J＝9.5 Hz, 2H), 3.98 (t, J＝9.6 Hz, 2H), 

3.81 (s, 3H); 13C NMR (100 MHz, CDCl3) δ: 164.6, 163.3, 

160.6, 146.4, 141.2, 139.3, 136.5, 134.3, 132.7, 131.7, 

129.6, 129.2, 123.1, 122.3, 121.6, 120.5, 115.4, 113.7, 

66.2, 55.4, 54.6. HRMS (ESI) calcd for C23H20N3O5S [M

＋H]＋ 450.1118, found 450.1117. 

N-(2-(4,5-二氢噁唑-2-基)苯基)-2,6-双(对甲苯基硫)

苯甲酰胺(3ba): 浅黄色油状液体. 71.5 mg, 产率 70%. 
1H NMR (400 MHz, CDCl3) δ: 11.10 (s, 1H), 8.68 (d, J＝

8.4 Hz, 1H), 7.46～7.43 (m, 2H), 7.27 (d, J＝7.8 Hz, 4H), 

7.04～7.02 (m, 5H), 6.86 (d, J＝7.8 Hz, 2H), 6.67 (s, 1H), 

3.61 (t, J＝5.5 Hz, 2H), 3.55 (t, J＝5.2 Hz, 2H), 2.24 (s, 

6H); 13C NMR (100 MHz, CDCl3) δ: 167.9, 164.7, 137.9, 

137.5, 137.1, 135.2, 132.2, 131.8, 129.4, 129.1, 128.9, 

127.7, 125.6, 122.5, 121.3, 119.9, 42.3, 40.5, 20.1. HRMS 

(ESI) calcd for C30H27N2O2S2 [M＋H]＋ 511.1508, found 

511.1509. 

N-(2-(4,5-二氢噁唑-2-基)苯基)-2,6-双((4-异丙基苯

基)硫代)苯甲酰胺(3bb): 浅黄色油状液体. 69.2 mg, 产

率 61%. 1H NMR (400 MHz, CDCl3) δ: 12.51 (s, 1H), 8.95 

(d, J＝8.4 Hz, 1H), 7.84 (d, J＝7.9 Hz, 1H), 7.49 (t, J＝7.8 

Hz, 1H), 7.33 (d, J＝8.1 Hz, 4H), 7.13～7.06 (m, 8H), 

4.30 (t, J＝9.5 Hz, 2H), 3.98 (t, J＝9.5 Hz, 2H), 2.88～

2.81 (m, 2H), 1.20 (d, J＝6.9 Hz, 12H); 13C NMR (100 

MHz, CDCl3) δ: 165.9, 164.3, 148.7, 140.3, 139.6, 135.7, 

132.7, 132.6, 131.5, 129.8, 129.7, 129.1, 127.4, 122.7, 

120.3, 113.6, 66.1, 54.8, 33.8, 23.9. HRMS (ESI) calcd for 

C34H35N2O2S2 [M＋H]＋ 567.2134, found 567.2135 

2,6-双((4-(叔丁基)苯基)硫代)-N-(2-(4,5-二氢噁唑- 

2-基)苯基)苯甲酰胺(3bc): 浅黄色油状液体. 74.9 mg, 

产率 63%. 1H NMR (400 MHz, CDCl3) δ: 12.51 (s, 1H), 

8.94 (d, J＝8.4 Hz, 1H), 7.84 (d, J＝7.9 Hz, 1H), 7.49 (t,  

J＝7.8 Hz, 1H), 7.34 (d, J＝8.4 Hz, 4H), 7.27 (d, J＝8.4 

Hz, 4H), 7.15～7.07 (m, 4H), 4.30 (t, J＝9.5 Hz, 2H), 3.98 

(t, J＝9.5 Hz, 2H), 1.27 (s, 18H); 13C NMR (100 MHz, 

CDCl3) δ: 165.9, 164.3, 150.9, 140.5, 139.6, 135.6, 132.6, 

132.2, 131.3, 130.0, 129.8, 129.1, 126.2, 122.7, 120.3, 

113.6, 66.1, 54.8, 34.6, 31.3. HRMS (ESI) calcd for 

C36H39N2O2S2 [M＋H]＋ 595.2447, found 595.2448. 

N-(2-(4,5-二氢噁唑-2-基)苯基)-2,6-双((4-氟苯基)硫

代)苯甲酰胺(3bd): 浅黄色油状液体 . 49.8 mg, 产率

48%. 1H NMR (400 MHz, CDCl3) δ: 12.47 (s, 1H), 8.95 

(d, J＝8.4 Hz, 1H), 7.86 (d, J＝7.0 Hz, 1H), 7.52 (t, J＝7.5 

Hz, 1H), 7.38 (dd, J＝8.6 Hz, 5.4 Hz, 4H), 7.19～7.09 (m, 

4H), 6.95 (t, J＝8.6 Hz, 4H), 4.32 (t, J＝9.5 Hz, 2H), 3.94 

(t, J＝9.5 Hz, 2H); 13C NMR (100 MHz, CDCl3) δ: 165.6, 

164.4, 163.8, 161.3, 140.9, 139.4, 135.4, 134.8, 134.7, 

132.7, 130.6, 130.0, 129.9, 129.2, 122.9, 120.2, 116.5, 

116.2, 113.6, 66.1, 54.8. HRMS (ESI) calcd for 

C28H21F2N2O2S2 [M＋H]＋ 519.1007, found 519.1006. 

N-(2-(4,5-二氢噁唑-2-基)苯基)-2,6-双((3-甲氧基苯

基)硫代)苯甲酰胺(3be): 浅黄色油状液体. 86.8 mg, 产

率 80%. 1H NMR (400 MHz, CDCl3) δ: 12.49 (s, 1H), 8.94 

(d, J＝8.2 Hz, 1H), 7.82 (dd, J＝7.9 Hz, 1.4 Hz, 1H), 

7.51～7.47 (m, 1H), 7.26～7.20 (m, 3H), 7.16～7.07 (m, 

3H), 6.95～6.90 (m, 4H), 6.73 (dd, J＝8.2 Hz, 2.0 Hz, 

2H), 4.26 (t, J＝9.5 Hz, 2H), 3.91 (t, J＝9.5 Hz, 2H), 3.68 

(s, 6H); 13C NMR (100 MHz, CDCl3) δ: 165.7, 164.2, 

159.9, 142.4, 139.5, 136.6, 134.4, 132.5, 131.9, 130.0, 

129.9, 129.1, 124.0, 122.7, 120.2, 117.0, 113.6, 113.2, 

66.1, 55.3, 54.6. HRMS (ESI) calcd for C30H27N2O4S2 [M

＋H]＋ 543.1407, found 543.1404. 

N-(2-(4,5-二羟基偶氮基-2-基)苯基)-2,6-双(2-甲氧

基苯基)硫醇)苯甲酰胺(3bf): 浅黄色油状液体. 76.0 mg, 

产率 70%. 1H NMR (400 MHz, CDCl3) δ: 12.42 (s, 1H), 

8.93 (d, J＝8.3 Hz, 1H), 7.81 (dd, J＝7.9 Hz, 1.4 Hz, 1H), 

7.49～7.44 (m, 1H), 7.21～7.17 (m, 7H), 7.09～7.05 (m, 

1H), 6.85～6.80 (m, 4H), 4.27 (t, J＝9.5 Hz, 2H), 3.92 (t,  
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J＝9.5 Hz, 2H), 3.74 (s, 6H); 13C NMR (100 MHz, CDCl3) 

δ: 165.7, 164.1, 157.7, 143.0, 139.7, 133.8, 132.6, 132.4, 

131.8, 129.7, 128.9, 128.5, 124.1, 122.5, 121.1, 120.4, 

113.6, 110.9, 66.0, 55.8, 54.7. HRMS (ESI) calcd for 

C30H27N2O4S2 [M＋H]＋ 543.1407, found 543.1403. 

N-(2-(4,5-二氢噁唑-2-基)苯基)-2,6-双(邻甲苯硫基)

苯甲酰胺(3bg): 浅黄色油状液体. 69.5 mg, 产率 68%. 
1H NMR (400 MHz, CDCl3) δ: 12.50 (s, 1H), 8.89 (d, J＝

8.4 Hz, 1H), 7.77 (dd, J＝7.9 Hz, 1.4 Hz, 1H), 7.45～7.41 

(m, 1H), 7.31 (d, J＝7.5 Hz, 2H), 7.11～6.96 (m, 8H), 6.77 

(d, J＝7.9 Hz, 2H), 4.23 (t, J＝9.5 Hz, 2H), 3.88 (t, J＝9.5 

Hz, 2H), 2.24 (s, 6H); 13C NMR (100 MHz, CDCl3) δ: 

164.7, 163.2, 139.6, 138.6, 138.3, 134.4, 133.0, 132.2, 

131.5, 129.6, 128.7, 128.0, 127.2, 127.1, 125.6, 121.7, 

119.2, 112.5, 65.0, 53.7, 19.6. HRMS (ESI) calcd for 

C30H27N2O2S2 [M＋H]＋ 511.1508, found 511.1505. 

N-(2-(4,5-二氢噁唑-2-基)苯基)-3,5-双((4-甲氧基苯

基)硫代)异烟酰胺(5a): 浅黄色油状液体. 52.2 mg, 产率

48%. 1H NMR (400 MHz, CDCl3) δ: 12.52 (s, 1H), 8.85 

(d, J＝8.4 Hz, 1H), 8.08 (s, 2H), 7.80 (dd, J＝7.8 Hz, 1.3 

Hz, 1H), 7.46 (t, J＝7.8 Hz, 1H), 7.32 (d, J＝8.8 Hz, 4H), 

7.08 (t, J＝7.6 Hz, 1H), 6.71 (d, J＝8.8 Hz, 4H), 4.27 (t,  

J＝9.5 Hz, 2H), 3.89 (t, J＝9.5 Hz, 2H), 3.68 (s, 6H); 13C 

NMR (100 MHz, CDCl3) δ: 163.3, 162.4, 159.2, 147.7, 

143.5, 138.0, 134.7, 131.6, 131.4, 128.1, 122.1, 121.8, 

119.2, 114.0, 112.7, 65.2, 54.3, 53.7. HRMS (ESI) calcd 

for C29H26N3O4S2 [M＋H]＋ 544.1359, found 544.1363. 

N-(2-(4,5-二氢噁唑-2-基)苯基)-3,5-双((3-甲氧基苯

基)硫代)异烟酰胺(5b): 浅黄色油状液体. 51.1 mg, 产率

47%. 1H NMR (400 MHz, CDCl3) δ: 12.53 (s, 1H), 8.79 

(d, J＝8.4 Hz, 1H), 8.25 (s, 2H), 7.76 (d, J＝7.8 Hz, 1H), 

7.41 (t, J＝7.8 Hz, 1H), 7.19～7.13 (m, 4H), 7.04 (t, J＝

7.6 Hz, 1H), 6.77～6.73 (m, 4H), 4.23 (t, J＝9.5 Hz, 2H), 

3.85 (t, J＝9.5 Hz, 2H), 3.66 (s, 6H); 13C NMR (100 MHz, 

CDCl3) δ: 164.3, 163.3, 158.2, 150.8, 147.5, 139.2, 133.7, 

132.5, 130.1, 129.7, 129.0, 123.0, 121.6, 121.2, 120.4, 

113.7, 111.1, 66.1, 55.7, 54.7. HRMS (ESI) calcd for 

C29H26N3O4S2 [M＋H]＋ 544.1359, found 544.1359. 

N-(2-(4,5-二氢噁唑-2-基)苯基)-3,5-双((2-甲氧基苯

基)硫代)异烟酰胺(5c): 浅黄色油状液体. 40.2 mg, 产率

37%. 1H NMR (400 MHz, CDCl3) δ: 12.65 (s, 1H), 8.87 

(d, J＝8.4 Hz, 1H), 8.41 (s, 2H), 7.84 (dd, J＝7.8 Hz, 1.2 

Hz, 1H), 7.52～7.48 (m, 1H), 7.18～7.11 (m, 3H), 6.98～

6.93 (m, 4H), 6.76 (dd, J＝8.2 Hz, 2.2 Hz, 2H), 4.30 (t,   

J＝9.5 Hz, 2H), 3.92 (t, J＝9.5 Hz, 2H), 3.68 (s, 6H); 13C 

NMR (100 MHz, CDCl3) δ: 164.3, 163.3, 160.1, 151.4, 

147.7, 139.0, 134.7, 132.6, 130.6, 130.1, 129.1, 124.6, 

123.2, 120.2, 117.6, 113.9, 113.7, 66.2, 55.3, 54.5. HRMS 

(ESI) calcd for C29H26N3O4S2 [M＋H]＋ 544.1359, found 

544.1365. 

N-(2-(4,5-二氢噁唑-2-基)苯基)-3,5-双((4-异丙基苯

基)硫代)异烟酰胺(5d): 浅黄色油状液体. 50.0 mg, 产率

44%. 1H NMR (400 MHz, CDCl3) δ: 12.70 (s, 1H), 8.88 

(d, J＝8.3 Hz, 1H), 8.23 (s, 2H), 7.87 (dd, J＝7.9 Hz, 1.2 

Hz, 1H), 7.54～7.49 (m, 1H), 7.37 (d, J＝8.2 Hz, 4H), 

7.14 (d, J＝8.2 Hz, 5H), 4.34 (t, J＝9.5 Hz, 2H), 4.00 (t,  

J＝9.5 Hz, 2H), 2.90～2.80 (m, 2H), 1.20 (d, J＝6.9 Hz, 

12H); 13C NMR (100 MHz, CDCl3) δ: 164.4, 163.5, 149.6, 

149.5, 145.5, 139.1, 133.2, 132.7, 131.7, 129.7, 129.2, 

127.7, 123.2, 120.3, 113.7, 66.2, 54.7, 33.8, 23.8. HRMS 

(ESI) calcd for C33H34N3O2S2 [M＋H]＋ 568.2087, found 

568.2087. 

3,5-双((4-(叔丁基)苯基)硫代)-N-(2-(4,5-二氢噁唑- 

2-基)苯基)异烟酰胺(5e): 浅黄色油状液体. 54.8 mg, 产

率 46%. 1H NMR (400 MHz, CDCl3) δ: 12.71 (s, 1H), 8.88 

(d, J＝8.4 Hz, 1H), 8.24 (s, 2H), 7.86 (dd, J＝7.9 Hz, 1.2 

Hz, 1H), 7.53～7.49 (m, 1H), 7.37 (d, J＝8.4 Hz, 4H), 

7.29 (d, J＝8.4 Hz, 4H), 7.13 (t, J＝7.6 Hz, 1H), 4.33 (t,  

J＝9.5 Hz, 2H), 4.00 (t, J＝9.5 Hz, 2H), 1.27 (s, 18H); 13C 

NMR (100 MHz, CDCl3) δ: 164.4, 163.5, 151.7, 149.7, 

145.7, 139.1, 132.8, 132.7, 131.6, 129.4, 129.2, 126.6, 

123.2, 120.3, 113.7, 66.2, 54.8, 34.6, 31.2. HRMS (ESI) 

calcd for C35H38N3O2S2 [M ＋ H] ＋  596.2400, found 

596.2401. 

3,5-双((4-溴苯基)硫代)-N-(2-(4,5-二氢噁唑-2-基)苯

基)异烟酰胺(5f): 浅黄色油状液体. 78.3 mg, 产率 61%. 
1H NMR (400 MHz, CDCl3) δ: 12.43 (s, 1H), 8.76 (d, J＝

8.0 Hz, 1H), 8.39 (s, 2H), 7.79 (dd, J＝7.9 Hz, 1.3 Hz, 

1H), 7.47～7.42 (m, 1H), 7.25 (d, J＝8.5 Hz, 4H), 7.14 (d, 

J＝8.5 Hz, 4H), 7.10～7.06 (m, 1H), 4.27 (t, J＝9.6 Hz, 

2H), 3.79 (t, J＝9.6 Hz, 2H); 13C NMR (100 MHz, CDCl3) 

δ: 163.4, 161.8, 151.1, 147.7, 137.7, 132.6, 131.9, 131.7, 

131.4, 129.1, 128.3, 122.4, 121.4, 119.0, 112.5, 65.2, 53.6. 

HRMS (ESI) calcd for C27H20Br2N3O2S2 [M ＋ H] ＋ 

639.9358, found 639.9356. 

 

辅助材料(Supporting Information)  化合物 3aa的单晶

数据、化合物 3 和 5 的核磁图谱. 这些材料可以免费从

本刊网站(http://sioc-journal.cn/)上下载. 
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