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乳酸催化的酰胺与胺的氨解反应 

刘巨艳*    赵聪颖 
(天津师范大学化学学院  天津市功能分子结构与性能重点实验室  天津 300387) 

摘要  发展了一种对环境友好的乳酸促进的酰胺与胺的氨解的新方法, 该方法能够成功合成一系列芳香、脂肪类酰胺

和脲的衍生物. 该方法最显著的特征是催化剂廉价易得、无挥发性溶剂、底物转化率高及产物提纯操作简单.  
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Lactic Acid-Catalyzed Transamidation Reactions of  
Carboxamides with Amines 
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(Tianjin Key Laboratory of Structure and Performance for Functional Molecules, College of Chemistry, 

Tianjin Normal University, Tianjin 300387)  

Abstract  An environmentally benign protocol for the transamidation of carboxamides with amines using lactic acid as a 
green catalyst has been developed. The method has been successfully applied to the synthesis of a wide range of aromatic and 
aliphatic amides and ureas. The reaction has the advantages of the ready accessibility of the catalyst, solvent-free condition, 
efficient transformation and green processing. 
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酰胺键作为一类常见的化学键, 广泛存在于工业和

医药化学领域[1]. 酰胺类化合物作为一类重要的有机化

合物, 被广泛应用于生物活性产物、生物高分子材料(如
蛋白质)和工业高分子材料(如尼龙)的合成. 2007 年, 美
国化学会绿色化学机构药物圆桌会议(ACSGCIPR)表决

认为“酰胺形成-避免低原子经济性试剂”应该作为有

机化学的顶级目标[2]. 该会议还指出, 全球主要医药公

司生产的药物分子中 25%包含有酰胺单元, 这说明了酰

胺结构在合成有机化学领域的重要性和普遍性. 图 1 为

国际上大型医药公司开发的具有酰胺键的药物分子[3-5].  
首先, 制备酰胺的传统方法是建立在活化后的羧酸

衍生物与胺的偶联基础之上[6]. 但传统方法的总体缺陷

是需要化学计量的活化试剂、额外的分离步骤及繁琐的

操作过程. 其次, 通过催化羧酸与胺缩合直接合成酰胺

反应的副产物只有水, 这是更为绿色、简便的合成方  
法[7]. 近些年来, 化学家发现酰胺的氨解是直接制备酰 

 

图 1  具有酰胺键药物分子实例 
Figure 1  Examples of drug molecules containing amide bond 
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胺键非常有吸引力的方法, 文献中报道的主要金属催化

剂有 MnCl2、TiCl4、AlCl3
[8]、Sc(OTf)3络合物、Al2(NMe2)6

络合物、Ti(NMe2)4 络合物 [9-10]、Cu(OAc)2
[11]、KSF 

polyDMAP 负载的 HfCl4
[12]、CeO2

[13]、Fe(NO3)3•9H2O[14]、

磺化钨酸盐[15]和 Fe3＋-交换的蒙脱石[16]; 文献中报道的

非金属催化剂主要有硼酸 [17]、NH2OH•HCl[18]、苯甲   
酸[19]、脯氨酸[20]、苯并三唑[21]和壳聚糖[22].  

乳酸是广泛存在于自然界的天然有机物, 也是化工

界一种多功能生物基化学品, 被广泛应用于食品、制药、

化妆品及化学品行业[23-25]. 作为重要的基础原料乳酸可

被用于生产重要的化学品如丙烯酸、丙酮酸、丙二醇、

乙酰丙酮、2,3-戊二酮及乙醛[23-24]. 此外, 乳酸还是生产

聚乳酸的单体, 而聚乳酸是一种生物可降解的塑料和石

油基聚合物的潜在替代品[26-28]. 近年来, 化学家们逐渐

发现乳酸可以作为有机化学反应催化剂、溶剂使用, 表
现了低挥发性、高效率及绿色环保的特点[29-30]. 在本课

题组[31]开展的小分子催化合成研究工作的基础上, 本
工作采用乳酸作为催化剂, 在无溶剂条件下发展了酰

胺、脲与胺之间的氨解反应, 在较短时间内以较高收率

合成了一系列酰胺化合物(Eq. 1).  

 

1  结果与讨论 

1.1  反应条件的优化 

为了确定最佳的反应条件, 在温度为 40 ℃时, 以
甲酰胺(1.0 mmol)和苄胺(1.0 mmol)作为底物的反应为

模型反应, 分别以柠檬酸(Citric acid)、苹果酸(D/L-Malic 
acid)、酒石酸(D/L-Tartaric acid)、葡萄糖酸(Gluconic 
acid)、乳酸乙酯(Ethyl lactate)、乳酸[(±)-Lactic acid]为
催化剂, 通过添加一定用量的水和有机溶剂, 进行了一

系列的实验, 反应结果如表 1 所示. 不难发现, 加入的

不同种类的催化剂对反应收率有着较大的影响(表 1, 
Entries 2～7). 溶剂量的水和有机溶剂的加入以及室温

条件降低了产物的收率(表 1, Entries 8～12). 在无催化

剂的条件下, 反应进行足够长的时间, 却几乎没有预期

产物生成, 这说明乳酸在反应过程中起到了十分重要的

作用(表 1, Entry 1). 在 10 mol%乳酸为催化剂的条件下, 
加入 1 equiv.的水, 反应效果最好(表 1, Entry 7), 过量的

催化剂并不能显著增加产物的收率(表 1, Entry 13). 在
只加入水而不加入任何催化剂的条件下, 反应进行得并

不顺利, 底物的转化率极低(表 1, Entry 14). 因此, 最后

确定最佳反应条件为: N2 保护下, 40 ℃, 无溶剂, 10 
mol%乳酸为催化剂, 与乳酸等物质的量的水为添加剂. 

1.2  反应底物的普适性研究 

在上述最佳反应条件下, 考察了乳酸催化酰胺与胺

的交换反应体系的催化效率和适用范围. 将酰胺反应物 

表 1  酰胺与胺之间氨解条件的优化 a 
Table 1  Optimization of conditions for the transamidation of carboxamides with amines 

 

Entry Catalyst/additive or solvent  Time/h Temp./℃ Yieldb/% 

1 None 24 40 Trace 
2 Citric acid (10 mol%)/H2O (1 equiv.) 10 40 50 
3 D/L-Malic acid (10 mol%)/H2O (1 equiv.) 10 40 53 
4 D/L-Tartaric acid (10 mol%)/H2O (1 equiv.) 10 40 46 
5 Gluconic acid (10 mol%)  10 40 64 
6 Ethyl lactate (10 mol%)/H2O (1 equiv.) 10 40 76 
7 (±)-Lactic acid (10 mol%)/H2O (1 equiv.) 10 40 95 
8 (±)-Lactic acid (10 mol%)/H2O (2 mL) 10 40 61 
9 (±)-Lactic acid (10 mol%)/Toluene (2 mL) 10 40 49 

10 (±)-Lactic acid (10 mol%)/DMF (2 mL) 10 40 56 
11 (±)-Lactic acid (10 mol%)/DMSO (2 mL) 10 40 59 
12 (±)-Lactic acid (10 mol%)/H2O (1 equiv.) 10 25 30 
13 (±)-Lactic acid (20 mol%)/H2O (1 equiv.) 10 40 90 
14 H2O (1 equiv.) 10 40 ＜5 

a All reactions were carried out under nitrogen protection with formamide (1.0 mmol), benzylamine (1.0 mmol) and catalyst (10 mol%). b Yield of isolated product.
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的范围扩大至芳香酰胺、脂肪酰胺、杂环酰胺和脲, 胺
反应物范围扩大至脂肪胺、芳香胺、一级胺、二级胺和

手性胺, 实验结果见表 2. 从表 2 可以看出, 当酰胺底物

为甲酰胺时, 当另一种底物为苯胺衍生物时, 苯环上连

有供电子基的胺(表 2, Entries 1, 3)比连有吸电子基的胺

(表 2, Entry 2)更容易进行反应, 大部分反应在较短时间

内即可完成并能获得较高的收率. 链状脂肪一级胺与甲

酰胺、乙酰胺的反应活性(表 2, Entries 4, 9, 11)比二级

胺、环状脂肪一级胺的反应活性高很多(表 2, Entries 5～
8), 这可能是由于二级胺、环状脂肪一级胺的空间体积

大, 使产品收率明显减少的缘故. 值得注意的是, 具有

光学活性的胺类(S)-1-苯乙胺在与甲酰胺反应生成产物

后, 没有发生消旋现象(表 2, Entry 10).  

表 2  乳酸催化酰胺与胺之间的交换反应 a 
Table 2  Transamidation reactions of various amides and amines catalyzed by lactic acid 

 

Entry Amide  Amine Product Time/h Temp./℃ Yieldb/% 

1 
  

 

5 80 95 

2 
  

 

7 150 91 

3 
   

4 75 96 

4 
  

N
H

O

H

3d  

10 40 95 

5 
  

O N
O

H
3e  

15 100 79 

6 
 

H
N

 

N

O

H

3f  

10 150 87 

7 
  

 

19 100 83 

8 
  

 

19 100 84 

9 
  

 

19 100 91 

10 
   

12.5 40 82 
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续表 

Entry Amide  Amine Product Time/h Temp./℃ Yieldb/% 

11 
  

N
H

O

3k  

8 110 97 

12 
 

H2N

H2N  
N
H

H
N

O

3l  

2 140 95 

13 
 

NH2

 
N
H

O

N
H

3m  

10 110 81 

14 
  

 

6 140 89 

15 
  

H
N

O

H
N

3o  

14 140 88 

16 
 

NH2

 
 

16 140 87 

17 
  

 

20 150 82 

18 
 

NH2

H3CO  
 

14 120 90 

19 

 

NH2

 
 

13.5 140 94 

20 

 
 

 

11 130 97 

21 

  

OH

O

H
N

3u  

6 140 88 

22 

 

NH2

 

OH

O

H
N

3v  

10 140 82 
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续表 

Entry Amide  Amine Product Time/h Temp./℃ Yieldb/% 

23 

 
 

OH

O

H
N

Cl3w  

12.5 140 72 

24 

 

NH2

 N

O

N
H
3x  

14 140 78 

25 

  
N

O

N
H

Br

3y  

12 140 76 

26 

 
 

 

12 140 73 

27 

 
 

— 12 140 — 

a Reaction conditions: amide (1.0 mmol), amine (1.0 mmol), lactic acid (10 mol%)/H2O (1 equiv.), nitrogen protection, at different tempertures. b Yield of isolated 
product. 

在优化的条件下, 脲可与邻苯二胺反应成功转化为

环状脲的衍生物(表 2, Entry 12), 这种环状脲产物在生

物学领域具有一定的研究价值[32]. 有趣的是, 1-苯基脲

与对甲苯胺之间的反应得到的产物只有一种, 即 1-苯基

脲的羰基两侧均被取代的产物 1,3-二对甲苯基脲(表 2, 
Entry 14). 其次, 脲与苯胺以及 1,3-二苯基脲与苄胺之

间的反应得到的产物也是羰基两侧均被取代的对称产

物(表 2, Entries 13, 15).  
在以苯乙酰胺为底物的反应中, 重点考察了苯胺芳

环上取代基效应对反应的影响. 结果显示, 甲氧基苯胺

和苯胺的反应活性比对氟苯胺稍高一些, 没有表现出由

于取代基电子效应而引起的较大的差异(表 2, Entries 
16～18). 此外, 在以苯甲酰胺为底物的反应中, 苯胺和

苄胺也表现出较高的反应活性(表 2, Entries 19, 20).  
(R)-乳酰胺可与对甲苯胺、苯胺及对氯苯胺分别发

生氨解反应, 得到(R)-乳酰胺的氨基被取代的产物(表 2, 
Entries 21～23), 在反应过程中(R)-乳酰胺的光学活性基

团没有发生消旋化. 其中, 对氯苯胺分子中苯环上氯原

子的静态诱导效应的拉电子作用, 降低了苯胺的氨基亲

核取代能力, 造成对氯苯胺与(R)-乳酰胺的反应时间较

长, 预期产物收率较低.  

将底物扩展到杂环取代的酰胺衍生物, 研究结果显

示带有吡啶基团的酰胺也能与苯胺及其衍生物发生氨

解反应, 并得到令人满意的收率(表 2, Entries 24～26). 
尝试了乳酸催化下邻苯二甲酰亚胺与苄胺之间的

反应(表 2, Entry 27), 令人失望的是它们之间没有任何

的预期产物生成, 这与文献报道的磺化钨酸盐、硼酸催

化的实验结果大相径庭[15-16], 但造成乳酸不能催化邻苯

二甲酰亚胺与苄胺之间发生反应的原因尚不清楚

(Scheme 1).  

 

图式 1  磺化钨酸盐、硼酸、乳酸催化邻苯二甲酰亚胺与苄胺

之间的反应 
Scheme 1  Sulfated tungstate, boric acid, and lactic acid cata-
lyzed reactions of phthalimide with benzylamine 
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为了与其他文献报道的催化剂在 N-苄基甲酰胺合

成中的催化效果进行对比, 在表 3 中列出了各种催化剂

在加入 H2O (1 equiv.), 130 ℃相同反应条件下合成目标

产物 3t 的产率. 由表 3 可以很明显地看出, 选用乳酸作

为催化剂时产品收率较高, 显示出了一定的优势.  

表 3  不同催化剂催化合成化合物 3t 效果对比 
Table 3  Comparison of the effect of catalysts for the synthesis 
of 3t 

 

Entry Catalyst (loading) Time/h Yielda/% Ref. 
1 Lactic acid (10 mol%) 11 97 — 
2 H2NOH•HCl (10 mol%) 11 20 [18] 
3 Sulfated tungstate (10 mol%) 11 86 [15] 
4 B(OH)3 (10 mol%) 11 34 [17] 
5 Fe(NO3)3•9H2O (10 mol%) 11 46 [14] 
6 Benzoic acid (10 mol%) 11 13 [19] 
7 L-Proline (10 mol%) 11 82 [20] 
8 Benzotriazole (10 mol%) 11 83 [21] 
9 Chitosan (10 mol%) 11 NR [22] 

a Isolated yields.   

为了评估该方法在大规模反应中的可行性, 进行了

放大实验, 将甲酰胺(0.45 g, 10 mmol)、苄胺(1.07 g, 10 
mmol)在乳酸(0.11 g, 1 mmol)与水(0.02 g, 1 mmol)催化下

进行反应, 其收率几乎与小规模反应的收率相同(Eq. 2).  

 

1.3  反应机理 

在本文实验结果及文献报道的相关反应机理的基

础上[11,14,17-19], 推测了乳酸催化下酰胺的氨解反应可能

的反应机理(Scheme 2). 首先, 催化剂乳酸中羧基上的

氢与酰胺 1 上带有未成键孤对电子的氮原子相互作用, 
形成分子间氢键, 同时乳酸中羟基上的氢原子与酰胺中

羰基上带有未成键孤对电子的氧原子相互作用, 形成分

子间氢键, 进而形成九元环的中间体 A. 其次, 胺 2 中

带有孤对电子的氮原子进攻中间体 A 中原酰胺中羰基

上的碳原子, 而胺中的一个氢原子转移到原酰胺中羰基

的氧原子上, 同时原分子间氢键(b)断裂, 乳酸分子结构

中羟基上的氢原子与胺上的氮原子相互作用的形成新

的分子间氢键(c), 得到中间体 B. 然后, 在中间体 B 中, 
原酰胺中的碳氮键断裂, 氢原子发生 1,3-迁移, 形成中

间体 C. 最后, 中间体 C 中的氢键(a)和(c)断裂, 则得到

新的酰胺 3 和氨分子, 同时乳酸分子被释放出来, 重新

参与催化下一轮反应. 这与 Nguyen[17]、Allen[18]、Wu[19]

等所推测的反应机理一致: 乳酸与酰胺形成两点接触的

分子间氢键, 酰胺与胺的氨解反应能够在这种氢键的诱

导作用下顺利地进行. 

H
N

R2

R3

NR1 N

O
R3

R2

+

HO O

OH O H
O

NH2
HO

O R1

O H

N

NH
O

H H
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R3
R1

O
H

O

O H
N

H
O

O

N
H

H
O

R1

R3

R2

1

2
3

A

H

BC

R1 NH2

O

H

H H

Lactic acid

(a)

(b)

(a)

(c)

(a)

(c)

 
图式 2  乳酸催化酰胺与氨之间氨解的可能反应机理 

Scheme 2  Possible mechanism for lactic acid-catalyzed trans-
amidation of carboxamides with amines   

2  结论 

总之, 在无溶剂条件下使用乳酸作为催化剂发展了

一种酰胺与氨的氨解反应新方法, 且利用该方法成功合

成了一系列芳香、脂肪类酰胺和脲的衍生物. 该方法最

显著的特征是催化剂廉价易得、过程环保、转化率高及

操作简单, 为合成酰胺类化合物提供了一条新的途径. 

3  实验部分 

3.1  仪器与试剂 

熔点测定使用北京泰克仪器有限公司X-4数字显示

显微熔点测试仪; 1H NMR 和 13C NMR 采用瑞士 Bruker 
AVANCE-300 MHz 型、Bruker AVANCE-400 MHz 型、

Bruker AVANCE-500 MHz 型核磁共振仪测定 , 以
CDCl3、DMSO-d6为溶剂; 高分辨质谱采用安捷伦 6520 
Q-TOF LC/MS 仪器测定; 比旋光度采用数字自动旋光

仪WZZ-2S/2SS, 在室温下使用容量为1 mL长度为10 
cm 的盛液管, 溶液浓度为 g/100 mL, 钠光灯作为光源; 
高效液相色谱分析使用 Agilent 1100 系列系统, 并使用

相应手性柱进行测试, 峰面积是通过使用 JASCO chrom 
NAV (Windows 7)作为自动积分器计算得到的. 除特别

说明外, 本文所用化学试剂均为市售化学纯或分析纯, 
所购买的试剂无需进一步纯化, 直接使用. 柱层析硅胶

(试剂级, 200～300 目)及GF254硅胶板均购自青岛海洋
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化工有限公司, 直接使用. 所用的展开剂、淋洗剂为石

油醚(b.p. 60～90 °C)和乙酸乙酯, 重蒸后使用. 所有反

应均在N2保护下采取无氧操作, 添加剂水为自来水, 无
需使用蒸馏水或超纯水. 反应加热控温使用控温油浴

锅, 用薄层色谱(TLC)方法跟踪监测反应的进程.  

3.2  实验方法 

在清洁干燥的圆底烧瓶中依次加入胺(1.0 mmol), 酰
胺(1.0 mmol), 催化剂乳酸(0.1 mmol)和添加剂水(0.1 
mmol), 反应混合物在N2保护下加热至所需温度, TLC跟

踪监测直至反应结束, 停止反应. 将反应体系冷却至室

温, 加入 2.0 mL 水搅拌, 再加入 2.0 mL 二氯甲烷萃取, 
水洗(2.0 mL×3), 分液, 收集有机相, 无水硫酸钠干燥, 
过滤, 蒸除溶剂, 粗产品用柱色谱法进行分离提纯, 得到

纯净的产物 3a～3z.  
已知化合物 3a～3n、3p～3r、3t～3v、3x 的结构由

熔点、1H NMR、13C NMR 数据与文献数据进行比较后

确定. 未知化合物3o、3s、3w、3y、3z的结构通过 1H NMR、
13C NMR 和 HRMS 确定.  

4-羟基苯甲酰胺 (3a): 深褐色固体 . m.p. 131～
133 ℃  (Lit.[17] 132～135 ℃ ); 1H NMR (300 MHz, 
DMSO-d6) δ: 9.92 (s, 1H), 8.16 (s, 1H), 7.39 (d, J＝5.7 
Hz, 2H), 6.72 (d, J＝5.1 Hz, 1H), 3.92 (s, 1H); 13C NMR 
(75 MHz, DMSO-d6) δ: 162.5, 158.8, 154.2, 153.5, 129.9, 
120.7, 120.1, 115.8, 115.1. 

N-(4-氯苯基)甲酰胺(3b): 白色固体 . m.p. 102～
104 ℃  (Lit.[17] 103～105 ℃ ); 1H NMR (300 MHz, 
DMSO-d6) δ: 10.35 (br s, 1H), 8.81 (d, J＝8.1 Hz, 1H), 
8.30 (d, J＝1.2 Hz, 1H), 7.64 (d, J＝5.7 Hz, 2H), 7.39 (d,  
J＝6.6 Hz, 2H), 7.24 (d, J＝6.6 Hz, 2H), 3.41 (s,1H); 13C 
NMR (75 MHz, DMSO-d6) δ: 163.0, 160.2, 137.6, 129.2, 
127.9, 121.2, 119.4. 

4'-甲氧基甲酰苯胺(3c): 白色固体. m.p. 79～81 ℃ 
(Lit.[15] 75～78 ℃); 1H NMR (500 MHz, DMSO-d6) δ: 
10.00 (br s, 1H), 8.61 (d, J＝10.8 Hz, 1H), 8.21 (d, J＝1.2 
Hz, 1H), 7.52 (d, J＝6.6 Hz, 2H), 7.13 (d, J＝6.9 Hz, 2H), 
6.90 (d, J＝6.6 Hz, 2H), 3.72 (s, 3H), 3.39 (s, 1H); 13C 
NMR (125 MHz, DMSO-d6) δ: 163.0, 159.5, 155.9, 131.9, 
121.1, 114.4, 55.6. 

N-苄基甲酰胺 (3d): 白色粉末 . m.p. 60～61 ℃ 
(Lit.[18] 65～68 ℃); 1H NMR (300 MHz, CDCl3) δ: 8.18 
(br s, 1H), 8.10 (d, J＝9.0 Hz, 1H), 7.38～7.22 (m, 5H), 
6.42 (br s, 1H), 4.43 (d, J＝4.5 Hz, 2H); 13C NMR (75 
MHz, CDCl3) δ: 164.8, 161.3, 137.6, 128.9 , 128.8, 127.8, 
127.6, 127.0, 45.7, 42.1. 

N-甲酰吗啉(3e)[17]: 无色油状. 1H NMR (300 MHz, 

CDCl3) δ: 7.92 (s, 1H), 3.57 (t, J＝2.7 Hz, 2H), 3.53 (t,   
J＝2.7 Hz, 2H), 3.43 (t, J＝2.7 Hz, 2H), 3.28 (t, J＝2.7 
Hz, 2H); 13C NMR (75 MHz, CDCl3) δ: 161.7, 67.8, 67.0, 
46.4, 41.2. 

N-甲基-N-苯基甲酰胺(3f)[17]: 棕色油状. 1H NMR 
(300 MHz, CDCl3) δ: 8.47 (s, 1H), 7.43～7.36 (m, 2H), 
7.30～7.23 (m, 1H), 7.19～7.10 (m, 2H), 3.32 (s, 3H); 13C 
NMR (75 MHz, CDCl3) δ: 162.4, 142.1, 129.6, 126.4, 
122.3, 32.0. 

N-甲酰基哌啶(3g)[17]: 无色油状 . 1H NMR (300 
MHz, CDCl3) δ: 8.01 (s, 1H), 3.49 (t, J＝3.6 Hz, 2H), 3.34 
(t, J＝3.6 Hz, 2H), 1.70～1.62 (m, 2H), 1.60～1.56 (m, 
4H); 13C NMR (75 MHz, CDCl3) δ: 160.8, 46.8, 40.6, 26.6, 
25.1, 24.7. 

N-环己基甲酰胺(3h)[15]: 棕色油状. 1H NMR (300 
MHz, CDCl3) δ: 8.08 (br s, 1H), 3.83～3.72 (m, 1H), 
1.90～1.17 (m, 11H); 13C NMR (75 MHz, CDCl3) δ: 
163.9, 160.7, 51.2, 47.1, 34.6, 32.9, 25.4, 25.0, 24.78. 

N-(2-苯基乙基)-甲酰胺(3i)[17]: 无色油状. 1H NMR 
(300 MHz, CDCl3) δ: 8.04 (br s, 1H), 7.81 (d, J＝9.0 Hz, 
1H), 7.31～7.15 (m, 5H), 6.25 (br s, 1H), 3.55 (q, J＝5.1 
Hz, 2H), 3.45 (q, J＝5.1 Hz, 2H), 2.83 (t, J＝5.4 Hz, 2H); 
13C NMR (75 MHz, CDCl3) δ: 164.8, 161.5, 138.6, 137.7, 
128.9, 128.8, 128.7, 126.6, 43.3, 39.2, 37.7, 35.5. 

(S)-N-(1-苯基乙基)-甲酰胺(3j)[17]: 无色油状. 25
D[ ]α  

－36.8 (c 1, CHCl3); 1H NMR (300 MHz, CDCl3) δ: 8.01 
(s, 1H), 7.33～7.21 (m, 5H), 5.12 (q, J＝2.7 Hz, 1H), 1.44 
(d, J＝5.1 Hz, 3H); 13C NMR (75 MHz, CDCl3) δ: 160.7, 
142.8, 128.6, 127.3, 126.1, 47.6, 21.8. 

N-苄基乙酰胺 (3k): 白色晶体 . m.p. 59～60 ℃ 
(Lit.[18] 62～65 ℃ ); 1H NMR (300 MHz, CDCl3) δ: 
7.36～7.26 (m, 5H), 5.89 (s, 1H), 4.43 (d, J＝4.2 Hz, 2H), 
2.02 (s, 3H); 13C NMR (75 MHz, CDCl3) δ: 169.9, 138.2, 
128.7, 127.9, 127.6, 43.8, 23.3. 

2-苯并咪唑啉酮(3l): 白色固体. m.p. 304～307 ℃ 
(Lit.[11] 305～308 ℃); 1H NMR (300 MHz, DMSO-d6) δ: 
10.64 (s, 2H), 6.95 (s, 4H); 13C NMR (75 MHz, DMSO-d6) 
δ: 156.5, 130.8, 121.6, 109.7. 

1,3-二苯基脲(3m): 白色固体. m.p. 235～238 ℃; 
(Lit.[11] 234～237 ℃); 1H NMR (300 MHz, DMSO-d6) δ: 
8.67 (s, 2H), 7.48 (d, J＝5.7 Hz, 4H), 7.31 (t, J＝5.7 Hz, 
4H), 6.99 (t, J＝5.7, 2H); 13C NMR (75 MHz, DMSO-d6) 
δ: 153.0, 140.2, 129.3, 122.3, 118.6.  

1,3-二(4-甲基苯基)脲(3n): 白色固体. m.p. 267～
269 ℃  (Lit.[11] 263～265 ℃ ); 1H NMR (300 MHz, 
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DMSO-d6) δ: 8.46 (s, 2H), 7.34 (d, J＝10.8 Hz, 4H), 7.07 
(d, J＝11.2 Hz, 4H), 2.24 (s, 6H); 13C NMR (75 MHz, 
DMSO-d6) δ: 152.6, 137.2, 130.5, 129.1, 118.2, 20.3. 

1,3-二苄基脲(3o): 白色晶体. m.p. 175～177 ℃; 1H 
NMR (400 MHz, DMSO-d6) δ: 7.31～7.19 (m, 10H), 6.38 
(t, J＝6.0, 2H), 3.90 (d, J＝16.0 Hz, 4H); 13C NMR (100 
MHz, CDCl3) δ: 133.8, 123.4, 122.2, 122.1, 39.3; HRMS 
calcd for C15H16N2O 240.3003, found 240.3009. 

N-苯基-2-苯基乙酰胺(3p): 白色晶体. m.p. 117～
119 ℃  (Lit.[11] 110～112 ℃ ); 1H NMR (300 MHz, 
CDCl3) δ: 7.42～7.26 (m, 9H), 7.15 (br s, 1H), 7.10 (t, J＝
5.6 Hz, 1H), 3.74 (s, 2H); 13C NMR (75 MHz, CDCl3) δ: 
169.2, 137.6, 134.5, 129.6, 129.3, 129.0, 127.7, 124.5, 
119.9, 44.9. 

N-(4-氟苯基)-2-苯基乙酰胺(3q): 白色固体. m.p. 
124～126 ℃ (Lit.[11] 123～125 ℃); 1H NMR (300 MHz, 
CDCl3) δ: 7.42～7.32 (m, 7H), 7.16 (br s, 1H), 6.98 (t, J＝
6.4 Hz, 2H), 3.72 (s, 2H); 13C NMR (75 MHz, CDCl3) δ: 
169.2, 160.7, 158.2, 134.3, 129.6, 129.3, 127.8, 121.8, 
121.7, 115.7, 115.5, 44.7. 

N-(4-甲氧基苯基)-2-苯基乙酰胺(3r): 白色晶体 . 
m.p. 125～126 ℃ (Lit.[17] 125～128 ℃); 1H NMR (300 
MHz, CDCl3) δ: 7.42～7.30 (m, 7H), 7.06 (s, 1H), 6.81 (d, 
J＝9.6 Hz, 2H), 3.76 (s, 3H), 3.72 (s, 2H); 13C NMR (75 
MHz, CDCl3) δ: 169.0, 156.5, 134.6, 130.7, 129.6, 129.2, 
127.6, 121.8, 114.0, 55.4, 44.6.  

N-苯基苯甲酰胺(3s): 白色晶体. m.p. 165～167 ℃
(Lit.[18] 165～168 ℃); 1H NMR (400 MHz, CDCl3) δ: 
7.90 (br s, 1H, NH), 7.87 (d, J＝6.6 Hz, 2H), 7.65 (d, J＝
5.7 Hz, 2H), 7.57 (t, J＝5.4 Hz, 1H), 7.50 (t, J＝5.6 Hz, 
2H), 7.39 (t, J＝6.0 Hz, 2H), 7.17 (t, J＝5.6 Hz, 1H); 13C 
NMR (100 MHz, CDCl3) δ: 165.8, 137.9, 135.0, 131.9, 
129.1, 128.8, 127.0, 124.6, 120.2; HRMS calcd for 
C13H12NO (M＋H)＋ 198.0969, found 198.0961. 

N-苄基苯甲酰胺(3t): 白色固体. m.p. 101～102 ℃ 
(Lit.[18] 105～108 ℃); 1H NMR (300 MHz, CDCl3) δ: 
7.80 (d, J＝5.4 Hz, 2H), 7.50～7.25 (m, 9H), 4.63 (d, J＝
4.5 Hz, 2H); 13C NMR (75 MHz, CDCl3) δ: 168.2, 138.9, 
135.1, 132.3, 129.5, 129.3, 128.6, 128.3, 127.7, 44.8.  

(R)-2-羟基-N-对甲苯基丙酰胺(3u): 白色固体. m.p. 
92～93 ℃ (Lit.[11] 84～86 ℃ ); 25

D[ ]α ＋41.0 (c 0.5, 
MeOH); 1H NMR (300 MHz, CDCl3) δ: 8.50 (s, 1H), 7.44 
(d, J＝6.3 Hz, 2H), 7.14 (d, J＝6.3 Hz, 2H), 4.36 (q, J＝
5.1 Hz, 1H), 2.33 (s, 3H), 1.52 (d, J＝5.1 Hz, 3H); 13C 
NMR (75 MHz, CDCl3) δ: 172.7, 134.6, 134.3, 129.5, 

119.9, 68.7, 21.2, 20.9. 
(R)-2-羟基-N-苯基丙酰胺(3v): 白色固体. m.p. 60～

62 ℃ (Lit.[11] 55～57 ℃); 25
D[ ]α ＋38.6 (c 0.5, MeOH); 

1H NMR (400 MHz, CDCl3) δ: 8.40 (s, 1H), 7.48 (d, J＝
8.0 Hz, 2H), 7.29 (s, 1H), 7.17 (d, J＝8.0, 2H), 4.42 (q,   
J＝6.8 Hz, 1H), 2.35 (br s, 1H), 1.45 (d, J＝6.8 Hz, 3H); 
13C NMR (100 MHz, CDCl3) δ: 172.1, 134.6, 134.2, 129.5, 
119.8, 68.9, 21.3, 20.9. 

(R)-2-羟基 -N-(4-氯苯基)丙酰胺 (3w): 白色固体 . 
m.p. 102～104 ℃; 25

D[ ]α ＋43.0 (c 0.5, MeOH); 1H NMR 
(400 MHz, CDCl3) δ: 8.54 (s, 1H), 7.51 (d, J＝8.4 Hz, 
2H), 7.29 (d, J＝10.0 Hz, 2H), 4.39 (q, J＝6.8 Hz, 1H), 
2.90 (br s, 1H), 1.53 (d, J＝6.8 Hz, 3H); 13C NMR (100 
MHz, CDCl3) δ: 172.5, 135.7, 129.6, 129.1, 121.0, 68.9, 
21.2; HRMS calcd for C9H10ClNO2 199.6342, found 
199.6337. 

N-苯基烟酰胺(3x): 白色固体. m.p. 123～126 ℃
(Lit.[19] 125～127 ℃); 1H NMR (400 MHz, CDCl3) δ: 
9.09 (s, 1H), 8.73 (d, J＝4.0 Hz, 1H), 8.35 (s, 1H), 8.20 
(d, J＝7.6 Hz, 1H), 7.65 (d, J＝7.6 Hz, 2H), 7.42～7.35 
(m, 3H), 7.19 (t, J＝7.4 Hz, 1H); 13C NMR (100 MHz, 
CDCl3) δ: 164.0, 152.3, 147.8, 137.5, 135.5, 130.9, 129.2, 
125.1, 123.7, 120.5. 

N-(4-溴苯基)烟酰胺(3y): 白色固体 . m.p. 183～
186 ℃; 1H NMR (400 MHz, CDCl3) δ: 9.14 (s, 1H), 8.82 
(d, J＝2.0 Hz, 1H), 8.26 (d, J＝8.0 Hz, 1H), 8.08 (s, 1H), 
7.60～7.48 (m, 5H); 13C NMR (100 MHz, CDCl3) δ: 
152.6, 147.7, 136.5, 135.6, 132.2, 123.9, 122.0, 117.8. 
HRMS calcd for C12H9BrN2O 277.1167, found 277.1173. 

N-(4-氯苯基)异烟酰胺(3z): 白色固体. m.p. 156～
159 ℃; 1H NMR (400 MHz, CDCl3) δ: 8.72 (d, J＝4.8 
Hz, 2H), 8.64 (s, 1H), 7.70 (d, J＝5.2 Hz, 2H), 7.62 (d, J＝
8.4 Hz, 2H), 7.35 (d, J＝8.8 Hz, 2H); 13C NMR (100 MHz, 
CDCl3) δ: 164.0, 150.5, 141.9, 135.9, 130.4, 129.2, 121.8, 
121.0; HRMS calcd for C12H9ClN2O 232.6657, found 
232.6637. 
 
辅助材料(Supporting Information)  化合物 3a～3z 的
1H NMR, 13C NMR图谱及化合物3j, 3u, 3v和 3w的光学

纯度数据 . 这些材料可以免费从本刊网站(http://sioc- 
journal.cn/)上下载. 
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