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喹啉-6-磺酰胺类化合物的设计、合成及其抑制大豆种子萌芽活性的研究 
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(a邵阳学院城乡建设学院  湖南邵阳 422000) 
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摘要  为了发现结构新颖的脱落酸功能类似物, 以小分子 abscisic mimic 1 (AM1)和Pyrabactin为先导化合物, 运用活性

亚结构拼接原理设计了喹啉-6-磺酰胺类化合物 3 和 4. 以廉价易得的喹啉为起始原料, 经成盐、氧化、去芳香化、磺酰

化、胺化 5 步反应, 合成了 11 个未见文献报道的新型类似物. 种子萌芽试验结果表明, 浓度为 50 µmol•L－1时 10 个化

合物明显抑制了大豆种子发芽, 降低浓度至 25 µmol•L－1时仍有 4个化合物完全抑制萌芽, 其活性与AM1相当, 并且优

于脱落酸. 该结果有利于发现高活性的新型脱落酸功能类似物.  
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Design, Synthesis and Seed Germination Inhibition Activity of  
Quinoline-6-sulfonamide Compounds 
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(a College of Urban and Rural Construction, Shaoyang University, Shaoyang, Hunan 422000) 
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Abstract  To develop novel abscisic acid (ABA) functional mimics, a series of quinoline-6-sulfonamide compounds 3 and 4 
was designed based on the principle of active substructure splicing with ABA mimic 1 (AM1) and pyrabactin as lead com-
pounds. The low-cost and commercial quinoline was used as starting material to offer the novel compounds via the salifying, 
oxidation, hydrogenation, sulfonylation, amination. Additionally, all the target compounds could inhibit soybean seed germina-
tion at the concentration of 50 µmol•L－1. Furthermore, the compounds 3, 4b, 4h, 4i could inhibit soybean seed germination 
overwhelmingly at 25 µmol•L－1. These results are benefit to discovering novel and high activity of ABA functional mimics.  
Keywords  quinoline-6-sulfonamide; abscisic mimic 1 (AM1); pyrabactin; inhibition seed germination  

 
脱落酸(ABA)为抗逆激素, 在诱导植物产生非生物

胁迫耐受性等方面发挥着至关重要的作用. 研究发现, 
脱落酸也具有抑制种子萌发, 促进气孔关闭等功能, 广
泛应用于农业生产[1-3]. 然而, 小分子 ABA 光照下易发

生 2,3-双键顺反异构, 且在 8'-甲基在酶催化下发生氧化

羟基化、环加成及还原作用导致活性丧失, 并且小分子

ABA 化学合成难度大、需手性分离[4-7]. 因此, 在 ABA
受体(PYR/PYL/RCAR)解析及信号转导机制阐释后[8-9], 
基于小分子与受体相互作用发现新型功能类似物成为

了研究的热点、难点. 研究发现, 虽然Pyrabactin与ABA
在分子结构上迥然不同, 但是它可特异性结合受体且具

备 ABA 类似的抑制种子萌芽的生理活性[10]. 因而, 段
留生等[11]以 Pyrabactin 为先导, 引入氨基酸片段得到了

类似物 PAA, 部分化合物具有较高的抑制种子发芽活

性. 随后, 覃兆海等[12]通过类同合成原理设计得到了四

氢萘酮类化合物 1 和 2, 其中 5 个化合物抑制拟南芥种

子发芽活性高于 50%. 值得一提的是, 朱健康和 Culter
研究小组[13-14]几乎同时报道了小分子 abscisic mimic 1 
(AM1), 其受体亲和力强于 ABA, 且紫外辐射下更稳定

(AM1 的半衰期为 2.9 h, ABA 为 0.4 h). 后续研究证实, 
AM1 提高狗牙根抗寒性、增强油菜的抗旱性等[15-18]. 因
此, AM1 替代脱落酸应用于农业生产潜力巨大. 更重要
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的是, 前期我们基于 Pyrabactin 设计得到了一系列高亲

和力、高抗旱活性的硝基苯胺类化合物[19-20].  
综上, 本文继续以 AM1 和 Pyrabactin、PAA 为先导, 

运用活性亚结构拼接原理, 将 AM1 中喹啉酮片段和 2-
氨甲基吡啶、氨基酸片段进行拼接, 设计并合成了 11
个未见文献报道的新型喹啉-6-磺酰胺类化合物 3 和

4(图 1). 所得化合物均经过核磁共振氢谱、碳谱和高分

辨质谱的确证, 并采用种子发芽试验考察活性. 发现化

合物 3, 4b, 4h, 4i 抑制活性高于 ABA. 该结果有利于发

现高活性的新型脱落酸功能类似物.  

1  结果与讨论 

1.1  目标化合物 3 和 4 的合成 

通过逆合成分析, 设计了如 Scheme 1 所示的路线. 

首先, 将廉价易得的喹啉(5)与过量碘代正丙烷反应得

碘化N-正丙基喹啉鎓盐(6), 然后将中间体6氧化即可得

中间体7, 再经过加氢去芳香化得中间体 8, 紧接着将中

间体 8 与氯磺酸反应得关键中间体 1-正丙基-2-氧代- 
1,2,3,4-四氢喹啉-6-磺酰氯(9). 最后, 在缚酸剂作用下 9
与 10 反应得到目标产物. 一共合成了 11 个目标化合物

(表 1), 收率高于 85%. 

1.2  种子萌芽试验 

种子萌芽试验结果表明, 所得 11 个喹啉-6-磺酰胺

类化合物在 50 μmol•L－1浓度下均能抑制大豆种子萌发 
(表 2), 其中化合物 3、4b、4d、4e、4h、4i 完全抑制大

豆种子萌芽. 降低浓度至 25 µmol•L－1 时化合物 3, 4b, 
4h, 4i 完全抑制萌芽, 其活性与 AM1 相当(优于 ABA). 
分析发现, 脂肪氨基酸乙酯活性高于甲酯的, 如 4b＞ 

 

图 1  喹啉-6-磺酰胺类化合物的设计策略 
Figure 1  Design stratage for novel quinoline-6-sulfonamide 
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图式 1  目标化合物 3 和 4 的合成路线 
Scheme 1  Synthetic route for target compounds 3 and 4  
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4a, 4d＞4c, 4f＞4g, 而芳香族氨基酸乙酯活性低于甲酯

的, 如 4j＞4i. 进一步将化合物 3, 4b, 4h, 4i 的测试浓度

降低至 15 µmol•L－1, 发现化合物 3、4b 的抑制活性仍然

高于 ABA. 因此, 选取抑制活性较高的化合物 3 和 4b
进行对接(图 2). 分析发现化合物 3, 4b 与 AM1 具有相

似作用模式, 均能与残基Lys64形成氢键(红色虚线); 不
同之处为 3 和 4b 分子中磺酰基(SO2)可与 His119 形成氢

键, 而 AM1 分子中磺酰基(SO2)与晶体结构中的 H2O 形

成氢键. 

2  结论 

以廉价易得的喹啉为起始原料, 经过成盐、氧化、

氢化、磺酰化和胺化 5 步反应合成了一系列的喹啉-6-
磺酰胺类脱落酸功能类似物. 通过 1H NMR, 13C NMR 

表 1  胺化反应合成目标化合物 3 和 4 
Table 1  Amination to target compounds 3 and 4 

 

N

O

O2S
NH

O

O

4a, 92%

N

O

O2S
NH

O

O

4b, 94%

N

O

O2S
NH

O

O

4c, 88%

S

N

O

O2S
NH

O

O

4d, 89%

S

N

O

O2S
NH

O

O

4e, 93%

HO

N

O

O2S
NH

O

O

4f, 91%

S
O2

N

O

O2S
NH

O

O

4g, 91%

S
O2

N

O

O2S
NH

O

O

4h, 92%

N

O

O2S
NH

O

O

4i, 88%

HN

N

O

O2S
NH

O

O

4j, 86%

HN

N

O

O2S
NH

N
3, 91%

 

表 2  喹啉-6-磺酰胺类化合物 3 和 4 抑制种子萌芽活性(%) 
Table 2  Inhibition activity of quinoline-6-sulfonamide compounds 3 and 4 on soybean seed germination (%) 

Compd. 
50 μmol/L  25 μmol/L  15 μmol/L 

抑制率 发芽率  抑制率 发芽率  抑制率 发芽率 
3 100.0±0.0 0.0±0.0  100.0±0.0 0.0±0.0  41.4±2.5 45.6±1.9 
4a 78.6±4.3 16.7±3.3  52.9±4.3 36.7±3.3  — — 
4b 100.0±0.0 0.0±0.0  100.0±0.0 0.0±0.0  44.3±4.3 43.3±3.3 
4c 81.4±2.5 14.4±1.9  48.6±4.3 40.0±3.3  — — 
4d 100.0±0.0 0.0±0.0  81.4±2.5 14.4±1.9  — — 
4e 100.0±0.0 0.0±0.0  77.1±2.5 17.8±1.9  — — 
4f 65.7±4.3 26.7±3.3  31.4±4.3 53.3±3.3  — — 
4g 60.0±2.5 31.1±1.9  28.6±2.5 55.6±1.9  — — 
4h 100.0±0.0 0.0±0.0  100.0±0.0 0.0±0.0  34.3±2.5 51.1±1.9 
4i 100.0±0.0 0.0±0.0  100.0±0.0 0.0±0.0  30.0±6.5 54.4±5.1 
4j 37.1±4.9 48.9±3.8  5.7±4.3 73.3±3.3  — — 

AM1 100.0±0.0 0.0±0.0  100.0±0.0 0.0±0.0  48.6±4.3 40.0±3.3 
ABA 100.0±0.0 0.0±0.0  84.3±2.5 12.2±1.9  38.6±4.9 47.8±3.8 
CK 77.8±1.9 (0.5% DMSO)       
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图 2  化合物 3 (A), 4b (B), AM1 (C)的作用模式研究(PDB code: 4LG5)  

Figure 2  Computational modeling of 3 (A), 4b (B) and AM1 (C) (PDB code: 4LG5)

磺酰胺类脱落酸功能类似物. 通过 1H NMR, 13C NMR
和 HRMS 技术确证了该 11 个未见文献报道的化合物, 
并且考察了所有化合物对大豆种子萌发的影响. 试验结

果表明, 浓度为 50 µmol•L－1时 10 个化合物明显抑制了

大豆种子发芽, 降低浓度至 25 µmol•L－1 时仍有 4 个化

合物完全抑制萌芽, 其活性与 AM1 相当. 该结果有利

于发现高活性的新型脱落酸功能类似物.  

3  实验部分 

3.1  仪器与试剂 

柱层析用硅胶(青岛海洋, 300～400目), 美国Varian
的Mercury-Plus 600MHz或400MHz测定 1H NMR和 13C 
NMR(氘代 DMSO 或者 CDCl3为溶剂, 四甲基硅烷为内

标), HRMS (Agilent6224, TOF 分析); 熔点仪为 SGW 
X-4, 未校正.  

大豆种子(中黄 37), 试剂与溶剂为分析纯, 其中二

氯甲烷、1,4-二氧六环含水量均低于 50 mg•kg－1.  

3.2  实验方法 

3.2.1  中间体 6 的合成 
室温下将20 mmol喹啉(5), 120 mmol碘代正丙烷和

50 mL 1,4-dioxane 混合, 氮气保护下回流反应 24 h, 冷
却至室温后抽滤, 乙酸乙酯洗涤后干燥得碘化 N-正丙

基喹啉鎓盐 (6))[21-22], 浅黄色固体 , 收率 84%. m.p. 
117～118 °C; 1H NMR (600 MHz, DMSO-d6) δ: 9.57 (d,  
J＝6.0 Hz, 1H), 9.31 (d, J＝8.4 Hz, 1H), 8.66 (d, J＝9.0 
Hz, 1H), 8.51 (d, J＝8.4 Hz, 1H), 8.29 (t, J＝7.8 Hz, 1H), 
8.24-8.17 (m, 1H), 8.07 (t, J＝7.8 Hz, 1H), 5.04 (t, J＝7.8 
Hz, 2H), 2.01 (dd, J＝15.0, 7.2 Hz, 2H), 0.98 (t, J＝7.2 
Hz, 3H). HRMS (ESI) calcd for C12H14N [M － I] ＋ 
172.1126, found 172.1122. 
3.2.2  中间体 7 的合成 

将 15 mmol 中间体 6 混合于 50 mL 乙腈, 加入 3 
equiv.高锰酸钾, 待反应体系转为灰褐色后, 加入亚硫

酸停止反应, 氯仿萃取干燥后, 柱层析, 脱除溶剂得到

1-正丙基-2(1H)-喹啉酮(7)[21-22], 白色固体, 收率 64%. 
m.p. 127～128 °C; 1H NMR (600 MHz, CDCl3) δ: 7.66 (d, 
J＝9.6 Hz, 1H), 7.56 (t, J＝7.2 Hz, 2H), 7.36 (d, J＝9.0 
Hz, 1H), 7.22 (t, J＝7.8 Hz, 1H), 6.70 (d, J＝9.6 Hz, 1H), 
4.26 (t, J＝7.8 Hz, 3H), 1.89～1.72 (m, 2H), 1.06 (t, J＝
7.2 Hz, 3H). HRMS (ESI) calcd for C12H14NO [M＋H]＋ 
188.1075, found 188.1069. 
3.2.3  中间体 8 的合成 

室温下将 5 mmol 中间体 7 和 1.0 g 钯碳(10%)溶于

醋酸, 在通入氢气反应 12 h, 过滤后脱除溶剂柱层析得

1-正丙基-3,4-二氢-2(1H)-喹啉酮(8))[21-22], 无色油状, 收
率 86%. 1H NMR (500 MHz, CDCl3) δ: 8.15 (dd, J＝9.0, 
3.0 Hz, 1H), 8.10～8.05 (m, 2H), 7.06 (d, J＝9.0 Hz), 
4.00～3.90 (m, 2H), 3.09～2.97 (m, 2H), 2.80～2.61 (m, 
2H), 1.68 (dq, J＝15.0, 7.2 Hz), 0.98 (t, J＝7.4 Hz). 
HRMS (ESI) calcd for C12H16NO [M＋H]＋ 190.1232, 
found 190.1226. 
3.2.4  中间体 9 的合成 

将 5 mmol中间体 8, 4 equiv.硫酸镁和 30 mL氯仿混

合于 100 mL 梨形反应瓶, 置于低温反应器中(－4～
0 ℃)下缓慢滴加入 10 equiv.氯磺酸, 反应 2～4 h, 再转

为回流反应 12 h. 再在冰水浴下缓慢加入碎冰终止反

应, 氯仿萃取后干燥, 二氯甲烷重结晶得关键中间体 1-
正丙基-2-氧代-1,2,3,4-四氢喹啉-6-磺酰氯(9)[21-22], 白色

固体, 收率 87%. m.p. 79～80 ℃; 1H NMR (600 MHz, 
CDCl3) δ: 7.92 (d, J＝9.0 Hz, 1H), 7.83 (s, 1H), 7.13 (d,  
J＝9.0 Hz, 1H), 3.94 (t, J＝7.8 Hz, 2H), 3.02 (t, J＝7.2 
Hz, 2H), 2.73 (t, J＝7.2 Hz, 2H), 1.68 (dd, J＝15.0, 7.8 
Hz, 2H), 0.99 (t, J＝7.2 Hz, 3H). HRMS (ESI) calcd for 
C12H15ClNO3S [M＋H]＋ 288.0461, found 288.0454. 
3.2.5  目标化合物 3 和 4 的合成通法 

将 0.8 mmol 胺部(1)与 3 equiv.三乙胺(TEA)溶于 10 
mL 二氯甲烷, 冰水浴下向体系中缓慢滴加入 0.9 mmol 
中间体 9 与 10 mL 二氯甲烷的混合液, 滴加完毕室温反
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应 12 h, 反应后加入 10%盐酸, 并用二氯甲烷萃取三次, 
合并有机相并用无水硫酸钠干燥, 柱层析后减压脱除溶

剂得目标化合物 3 和 4.  
N-(2-甲基吡啶)-1-正丙基-2-氧代-1,2,3,4-四氢喹啉- 

6-磺酰胺(3): 白色粉末, 收率 91%. m.p. 90～91 ℃; 1H 
NMR (600 MHz, DMSO-d6) δ: 8.41 (d, J＝4.4 Hz, 1H), 
8.19 (t, J＝6.3 Hz, 1H), 7.70 (t, J＝7.6 Hz, 1H), 7.62 (d,  
J＝8.6 Hz, 1H), 7.57 (s, 1H), 7.33 (d, J＝7.8 Hz, 1H), 7.25 
(d, J＝8.6 Hz, 1H), 7.23～7.19 (m, 1H), 4.09 (d, J＝6.3 
Hz, 2H), 3.86 (t, J＝7.4 Hz, 2H), 2.89 (t, J＝7.4 Hz, 2H), 
2.57 (t, J＝7.4 Hz, 2H), 1.53 (dd, J＝14.8, 7.4 Hz, 2H), 
0.88 (t, J＝7.4 Hz, 3H); 13C NMR (100 MHz, DMSO-d6) 
δ: 169.8, 154.9, 148.2, 143.1, 137.3, 132.9, 126.9, 126.9, 
126.8, 122.7, 122.33 114.7, 47.2, 43.6, 31.2, 25.2, 20.1, 
11.1. HRMS (ESI) calcd for C18H22N3O3S [M＋H] ＋ 
360.1382, found 360.1375. 

N-(1-正丙基-2-氧代-1,2,3,4-四氢喹啉-6-磺酰基)甘
氨酸甲酯(4a): 白色粉末, 收率 92%. m.p. 85～86 ℃; 
1H NMR (600 MHz, CDCl3) δ: 7.74 (dd, J＝8.4, 2.4 Hz, 
1H), 7.67 (s, 1H), 7.06 (d, J＝8.4 Hz, 1H), 5.07 (t, J＝5.4 
Hz, 1H), 3.98～3.86 (m, 2H), 3.81 (d, J＝5.4 Hz, 2H), 
3.68 (s, 3H), 3.02～2.92 (m, 2H), 2.69 (dd, J＝8.4, 6.6 Hz, 
2H), 1.74～1.62 (m, 2H), 0.97 (t, J＝7.2 Hz, 3H); 13C 
NMR (100 MHz, CDCl3) δ: 169.8, 169.3, 143.5, 132.5, 
127.1, 127.0, 126.8, 114.8, 52.5, 43.9, 43.7, 31.2, 25.2, 
20.2, 11.1. HRMS (ESI) calcd for C15H21N2O5S [M＋H]＋ 
341.1171, found 341.1163. 

N-(1-正丙基-2-氧代-1,2,3,4-四氢喹啉-6-磺酰基)甘
氨酸乙酯(4b): 白色粉末, 收率 94%. m.p. 89～90 ℃; 
1H NMR (600 MHz, CDCl3) δ: 7.75 (d, J＝6.6 Hz, 1H), 
7.67 (s, 1H), 7.06 (d, J＝8.4 Hz, 1H), 5.08 (s, 1H), 4.12 (q, 
J＝7.2 Hz, 2H), 3.96～3.87 (m, 2H), 3.79 (s, 2H), 2.96 (t, 
J＝7.2 Hz, 2H), 2.75～2.59 (m, 2H), 1.66 (dd, J＝15.0, 
7.8 Hz, 2H), 1.21 (t, J＝7.2 Hz, 3H), 0.97 (t, J＝7.2 Hz, 
3H); 13C NMR (100 MHz, CDCl3) δ: 169.8, 168.7, 143.4, 
132.6, 127.1, 126.9, 126.8, 114.8, 61.7, 44.1, 43.7, 31.1, 
25.2, 20.1, 13.9, 11.0. HRMS (ESI) calcd for C16H23N2O5S 
[M＋H]＋ 355.1328, found 355.1322. 

N-(1-正丙基-2-氧代-1,2,3,4-四氢喹啉-6-磺酰基)甲
硫氨酸甲酯 (4c): 白色粉末 , 收率 88%. m.p. 106～
107 ℃; 1H NMR (600 MHz, CDCl3) δ: 7.72 (d, J＝8.4 Hz, 
1H), 7.65 (s, 1H), 7.05 (d, J＝9.0 Hz, 1H), 5.29 (d, J＝9.0 
Hz, 1H), 4.10 (td, J＝8.4, 4.8 Hz, 1H), 3.91 (t, J＝7.2 Hz, 
2H), 3.59 (s, 3H), 2.95 (d, J＝7.8 Hz, 2H), 2.68 (t, J＝7.2 
Hz, 2H), 2.62～2.47 (m, 2H), 2.07 (s, 3H), 2.04 (s, 1H), 

1.92 (dd, J＝14.4, 7.2 Hz, 1H), 1.65 (dd, J＝15.0, 7.2 Hz, 
2H), 0.97 (t, J＝7.2 Hz, 3H); 13C NMR (100 MHz, CDCl3) 
δ: 171.9, 169.8, 143.5, 132.9, 127.1, 127.0, 126.9, 114.8, 
54.4, 52.6, 438, 32.3, 31.2, 29.5, 25.3, 20.2, 15.2, 11.1. 
HRMS (ESI) calcd for C18H27N2O5S2 [M＋H]＋ 415.1361, 
found 415.1354. 

N-(1-正丙基-2-氧代-1,2,3,4-四氢喹啉-6-磺酰基)甲
硫氨酸乙酯 (4d): 白色粉末 , 收率 89%. m.p. 108～
109 ℃; 1H NMR (600 MHz, CDCl3) δ: 7.72 (d, J＝9.0 Hz, 
1H), 7.65 (s, 1H), 7.05 (d, J＝9.0 Hz, 1H), 5.32 (d, J＝9.0 
Hz, 1H), 4.06 (dd, J＝13.2, 8.4 Hz, 1H), 4.01 (q, J＝7.2 
Hz, 2H), 3.95～3.87 (m, 2H), 2.95 (t, J＝7.2 Hz, 2H), 2.67 
(t, J＝7.2 Hz, 2H), 2.56 (qd, J＝13.2, 6.6 Hz, 2H), 2.08 (s, 
3H), 2.04 (dd, J＝13.8, 6.0 Hz, 1H), 1.91 (td, J＝13.8, 7.8 
Hz, 1H), 1.65 (dd, J＝15.0, 7.2 Hz, 2H), 1.14 (t, J＝7.2 
Hz, 3H), 0.97 (t, J＝7.2 Hz, 3H); 13C NMR (100 MHz, 
CDCl3) δ: 171.3, 169.7, 143.4, 132.9, 127.0, 126.9, 114.7, 
61.8, 54.5, 43.7, 32.4, 31.2, 29.5, 25.2, 20.1, 15.2, 13.9, 
11.0. HRMS (ESI) calcd for C19H29N2O5S2 [M＋H]＋ 
429.1518, found 429.1512. 

N-(1-正丙基-2-氧代-1,2,3,4-四氢喹啉-6-磺酰基)丝
氨酸甲酯(4e): 白色粉末, 收率 93%. m.p. 111～112 ℃; 
1H NMR (600 MHz, CDCl3) δ: 7.74 (d, J＝8.4 Hz, 1H), 
7.67 (s, 1H), 7.06 (d, J＝8.4 Hz, 1H), 5.71 (d, J＝7.2 Hz, 
1H), 4.05～3.98 (m, 1H), 3.92 (m, 4H), 3.67 (s, 3H), 2.96 
(t, J＝7.2 Hz, 2H), 2.69 (t, J＝7.2 Hz, 2H), 1.77～1.58 (m, 
2H), 0.97 (t, J＝7.2 Hz, 3H); 13C NMR (100 MHz, CDCl3) 
δ: 170.2, 170.0, 143.4, 133.0, 127.1, 126.9, 126.8, 114.9, 
63.6, 57.6, 52.8, 43.8, 31.2, 25.2, 20.2, 11.0. HRMS (ESI) 
calcd for C16H23N2O6S [M ＋ H] ＋  371.1277, found 
371.1271. 

N-(1-正丙基-2-氧代-1,2,3,4-四氢喹啉-6-磺酰基)- 
S,S-二氧代甲硫氨酸乙酯(4f): 白色粉末 , 收率 91%. 
m.p. 115～116 ℃; 1H NMR (600 MHz, CDCl3) δ: 7.71 (d, 
J＝8.4 Hz, 1H), 7.64 (s, 1H), 7.06 (d, J＝8.7 Hz, 1H), 5.45 
(d, J＝8.1 Hz, 1H), 4.06～4.01 (m, 2H), 3.94～3.85 (m, 
2H), 3.29～3.18 (m, 2H), 3.00～2.92 (m, 5H), 2.71～2.65 
(m, 2H), 2.43 (d, J＝5.7 Hz, 1H), 2.19～2.08 (m, 1H), 
1.65 (dd, J＝15.0, 7.5 Hz, 2H), 1.14 (t, J＝7.1 Hz, 3H), 
0.97 (t, J＝7.4 Hz, 3H); 13C NMR (100 MHz, CDCl3) δ: 
170.1, 169.7, 143.6, 132.3, 127.1, 127.0, 126.9, 114.8, 
62.3, 54.2, 50.4, 43.7, 40.9, 31.1, 25.6, 25.2, 20.1, 13.8, 
11.0. HRMS (ESI) calcd for C19H29N2O7S2 [M＋H]＋ 
461.1416, found 461.1403. 

N-(1-正丙基-2-氧代-1,2,3,4-四氢喹啉-6-磺酰基)- 
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S,S-二氧代甲硫氨酸甲酯(4g): 白色粉末 , 收率  91%. 
m.p. 113～114 ℃; 1H NMR (600 MHz, CDCl3) δ: 7.71 (d, 
J＝8.7 Hz, 1H), 7.64 (s, 1H), 7.06 (d, J＝8.6 Hz, 1H), 5.46 
(d, J＝7.9 Hz, 1H), 4.11～4.02 (m, 1H), 3.96～3.86 (m, 
2H), 3.61 (s, 3H), 3.32～3.15 (m, 2H), 3.01～2.93 (m, 
5H), 2.68 (t, J＝7.4 Hz, 2H), 2.52～2.35 (m, 1H), 2.16 (dt, 
J＝14.6, 7.3 Hz, 1H), 1.72～1.59 (m, 3H), 0.97 (t, J＝7.4 
Hz, 3H); 13C NMR (100 MHz, CDCl3) δ: 143.7, 132.2, 
127.2, 127.0, 126.9, 114.9, 54.1, 53.0, 50.3, 43.7, 41.0, 
31.2, 25.6, 25.2, 20.2, 11.0. HRMS (ESI) calcd for 
C18H27N2O7S2 [M＋H]＋ 447.1260, found 447.1249. 

N-(1-正丙基-2-氧代-1,2,3,4-四氢喹啉-6-磺酰基)亮
氨酸甲酯(4h): 白色粉末, 收率 92%. m.p. 92～93 ℃; 
1H NMR (600 MHz, CDCl3) δ: 7.71 (d, J＝6.6 Hz, 1H), 
7.64 (s, 1H), 7.04 (d, J＝8.4 Hz, 1H), 5.01 (d, J＝10.2 Hz, 
1H), 3.98～3.93 (m, 1H), 3.93～3.89 (m, 2H), 3.49 (s, 
3H), 2.95 (dd, J＝9.6, 6.6 Hz, 2H), 2.73～2.61 (m, 2H), 
1.79 (dd, J＝13.8, 6.6 Hz, 1H), 1.65 (dd, J＝15.0, 7.8 Hz, 
2H), 1.50 (dd, J＝11.4, 4.8 Hz, 2H), 0.96 (t, J＝7.2 Hz, 
3H), 0.90 (dd, J＝15.0, 6.6 Hz, 6H); 13C NMR (100 MHz, 
CDCl3) δ: 172.6, 169.7, 143.2, 133.0, 127.0, 126.9, 114.7, 
54.1, 52.2, 43.6, 42.0, 31.3, 25.2, 24.1, 22.5, 21.2, 20.1, 
11.0. HRMS (ESI) calcd for C19H29N2O5S2 [M＋H]＋ 
397.1797, found 397.1788. 

N-(1-正丙基-2-氧代-1,2,3,4-四氢喹啉-6-磺酰基)色
氨酸甲酯(4i): 白色粉末, 收率 88%. m.p. 180～181 ℃; 
1H NMR (600 MHz, CDCl3) δ: 8.11 (s, 1H), 7.56 (d, J＝
8.4 Hz, 1H), 7.49 (s, 1H), 7.44 (d, J＝7.8 Hz, 1H), 7.33 (d, 
J＝8.4 Hz, 1H), 7.17 (t, J＝7.8 Hz, 1H), 7.11～7.02 (m, 
2H), 6.90 (d, J＝8.4 Hz, 1H), 5.14 (d, J＝9.0 Hz, 1H), 
4.36～4.12 (m, 1H), 3.96～3.77 (m, 2H), 3.51 (s, 3H), 
3.32～3.19 (m, 2H), 2.83 (dd, J＝12.0, 7.2 Hz, 2H), 2.62 
(t, J＝7.2 Hz, 2H), 1.63 (dd, J＝15.0, 7.8 Hz, 2H), 0.96 (t, 
J＝7.2 Hz, 3H); 13C NMR (150 MHz, DMSO-d6) δ: 171.8, 
169.2, 142.3, 136.0, 133.5, 126.7, 126.6, 125.9, 125.8, 
124.1, 120.9, 118.4, 117.6, 114.7, 111.4, 108.4, 56.6, 51.8, 
42.8, 30.8, 28.0, 24.4, 19.9, 11.0. HRMS (ESI) calcd for 
C24H28N3O5S [M＋H]＋ 470.1750, found 470.1738. 

N-(1-正丙基-2-氧代-1,2,3,4-四氢喹啉-6-磺酰基)色
氨酸乙酯 (4j): 白色粉末, 收率 86%. m.p. 143～144 ℃; 
1H NMR (600 MHz, CDCl3) δ: 8.09 (s, 1H), 8.09 (s, 1H), 
7.58 (d, J＝7.8 Hz, 1H), 7.58 (d, J＝7.8 Hz, 1H), 7.50 (s, 
1H), 7.53～7.44 (m, 2H), 7.47 (d, J＝7.8 Hz, 1H), 7.33 (d, 
J＝8.4 Hz, 1H), 7.33 (d, J＝8.4 Hz, 1H), 7.26 (s, 4H), 7.17 
(t, J＝7.2 Hz, 1H), 7.17 (t, J＝7.2 Hz, 1H), 7.06 (d, J＝9.6 

Hz, 2H), 7.06 (d, J＝9.6 Hz, 2H), 6.90 (d, J＝9.0 Hz, 1H), 
6.90 (d, J＝9.0 Hz, 1H), 5.15 (d, J＝9.0 Hz, 1H), 4.24 (dd, 
J＝14.4, 6.0 Hz, 1H), 4.00～3.80 (m, 4H), 3.26 (t, J＝4.8 
Hz, 2H), 2.83 (d, J＝4.8 Hz, 2H), 2.62 (t, J＝7.2 Hz, 2H), 
1.62 (dd, J＝15.0, 7.8 Hz, 2H), 1.04 (t, J＝7.2 Hz, 3H), 
0.96 (t, J＝7.2 Hz, 3H); 13C NMR (150 MHz, DMSO-d6) 
δ: 171.3, 169.2, 142.3, 136.0, 133.7, 126.7, 126.6, 126.0, 
125.8, 124.1, 120.9, 118.4, 117.6, 114.8, 111.3, 108.4, 
60.5, 56.6, 42.7, 30.8, 28.2, 24.4, 19.8, 13.7, 11.0. HRMS 
(ESI) calcd for C25H30N3O5S [M＋H]＋ 484.1906, found 
484.1901. 
3.2.6  种子萌芽活性试验 

实验材料: 化合物 3 和 4, DMSO, 大豆种子.  
萌芽试验: 选取饱和种子, 高锰酸钾消毒, 洗净晾

干后转入培养盒, 各组加入相应试剂(实验组: 一定浓

度化合物溶液, 空白组: 0.5% DMSO), 光照培养箱参

数: 光照 100%, 14 h/26 ℃; 黑暗, 10 h/26 ℃. 每 24 h 记

录一次发芽数. 

发芽率(%)＝前三天发芽数/待测总数×100%.  
抑制率(%)＝(1－实验组发芽率/空白组发芽率)×100% 
 
辅助材料(Supporting Information)  中间体和目标化

合物的核磁谱图, 这些材料可以免费从本刊网站(http:// 
sioc-journal.cn/)上下载. 
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