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3-(三氟甲基)吡唑类化合物的合成 
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摘要  探索了三氟甲基溴代腙与炔酮、炔酯和炔酰胺的[3＋2]环加成反应, 以中等至优异的产率得到了一系列 3-(三氟

甲基)吡唑类化合物. 该方法具有区域选择性高、官能团兼容性强、操作简单和反应条件温和等特点, 为合成 3-(三氟甲

基)吡唑类化合物提供了一种高效的新方法. 
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Abstract  The [3＋2] cycloaddition reactions of trifluoroacetohydrazonoyl bromides with ynones, alkynoates and aynamides 
have been developed, and a series of 3-trifluoromethylpyrazole derivatives were obtained in medium to excellent yields. The 
noble features of this protocol include excellent regioselectivity, good functional group tolerance, mild reaction conditions and 
simple operation. It provides an efficient and practical method for the synthesis of 3-trifluoromethylpyrazoles. 
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近年来, 含有氟原子或含氟基团(如三氟甲基、二氟

甲基等)的吡唑化合物, 在药物化学、农药化学、配位化

学以及金属有机化学领域中表现出非常重要的作用[1-3]. 
其中, 3-(三氟甲基)吡唑化合物, 由于具有很好的生物活

性和优良的配位能力, 被广泛用于医药、农药及材料科

学中[1-2]. 1998 年 3-(三氟甲基)吡唑衍生物 Celecoxib(图
1, A)[4], 作为抗炎药物, 被首次批准上市. 从此以后, 
大量的含有 3-(三氟甲基)吡唑结构单元的药物和农药以

及具有生物活性的化合物被相继发现、报道和应用. 例
如 Razaxzban[5]、SNX-5422[6]和 Lenacapavir[7]分别可作

为抗凝血剂、抗癌药和抗 HIV 药(图 1, B～D). 农药中

的 Penthiopyrad[8]和 Pyroxasulfone[9]分别用作杀真菌剂

和除草剂(图 1, E 和 F). 此外, 3-(三氟甲基)吡唑化合物

与一些金属离子(如 Ir(III)、Pt(II)和 Eu(II)等)形成的络合

物可用作有机发光二极管中的材料[10]. 因此, 探索高

效、实用的 3-(三氟甲基)吡唑化合物的合成方法引起了

化学工作者的广泛关注.  
迄今为止, 已报道的 3-(三氟甲基)吡唑化合物的合

成策略主要有两种: 一是砌块法, 即使用开链的三氟甲

基有机物作为三氟甲基源, 通过缩合/环化反应[2,11]、  
[3＋2]环加成反应[12]、三氟乙醛腙的分子内环化反应[13]

等, 在构建吡唑环的同时将三氟甲基引入到吡唑环上; 
二是试剂法, 即使用各种三氟甲基试剂作为三氟甲基

源, 如 CF3I[14]、ClCF2CO2TMS[15]、dMesSCF3
[16]和

(phen)CuCF3
[17]等, 在吡唑环上直接引入三氟甲基; 或

通过 Togni 试剂先进行三氟甲基化再构建吡唑环[18]. 在
第一种策略中, 含有三氟甲基的 1,3-二羰基化合物或

α,β-不饱和羰基化合物等与肼的缩合/环化反应是常见

的合成 3-(三氟甲基)吡唑的传统方法[2,11]. 但是, 对于不

对称的 1,3-二酮来说, 该方法存在反应区域选择性的问

题[19], 而含有三氟甲基的 1,3-偶极子与亲偶极体的[3＋
2]环加成反应则显示出强有力的吸引力. 在过去的十年  
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图 1  一些含有 3-(三氟甲基)吡唑结构单元的医药和农药分子 
Figure 1  Some drugs and pesticide molecules containing 3-trifluoromethylpyrazole moiety 

中, 化学工作者以 2,2,2-三氟重氮乙烷[20]和 2,2,2-三氟- 
2-重氮丙酸酯[21]作为 1,3-偶极子, 利用它们与各种亲偶

极体的[3＋2]环加成反应, 以优良的产率合成了 3-(三氟

甲基)吡唑类化合物. 然而, 这种合成方法仍然具有一

些缺陷: 使用的重氮化合物存在一定的安全隐患、反应

的底物适用范围较窄, 有些反应还需要在过渡金属促进

下才能完成等. 相比之下, 以三氟甲基腈亚胺作为 1,3-
偶极子, 由它开展的[3＋2]环加成反应有可能成为合成

3-(三氟甲基)吡唑化合物的一种高效的实用方法. 
三氟甲基腈亚胺可以由稳定易得的三氟甲基卤代

腙在碱性条件下原位产生. 以三氟甲基卤代腙作为三氟

甲基腈亚胺的前体, 通过它与含有碳碳双键化合物的  
[3＋2]环加成反应, 人们已成功地合成了 3-(三氟甲基)
吡唑类化合物. 例如, Oh 和 Jasiński 等[22]通过三氟甲基

腈亚胺与富电子的烯烃, 如烯胺、烯醚等的[3＋2]环加

成反应, 得到了 3-(三氟甲基)吡唑, 并且顺利地完成了

Celecoxib 的合成工作. 2017 年, Lee 等[23]通过三氟甲基

氯代腙与 2-氯丙烯腈的反应, 实现了三氟甲基腈亚胺与

缺电子烯烃的[3＋2]环加成反应. 2021 年, 马军安课题

组[24]报道了三氟甲基腈亚胺与缺电子的烯烃, 如带有

环外双键的异噁唑烷二酮, 经过一锅法脱羧[3＋2]环加

成反应, 以优异的产率得到了全取代的 3-(三氟甲基)吡
唑类化合物. 最近, Jasiński 等[25]通过三氟甲基腈亚胺与

查尔酮的[3＋2]环加成 /氧化反应 , 实现了多取代的

3-(三氟甲基)吡唑的合成. 同时, 我们研究小组[26]利用

三氟甲基溴代腙与硝基烯烃的[3＋2]环加成反应, 也合

成了 4-取代-3-(三氟甲基)吡唑类化合物. 然而, 我们发

现, 三氟甲基腈亚胺与含有碳碳叁键化合物的[3＋2]环
加成反应的研究较少. 1982 年, Tanaka 课题组[27]报道了

三氟甲基腈亚胺与末端炔烃的[3＋2]环加成反应. 但是, 
该反应的区域选择性不理想: 反应的产物是 4-取代-和
5-取代-3-(三氟甲基)吡唑的混合物. 当苯乙炔为反应底

物时 , 该反应还有未环化的副产物产生(Scheme 1a). 
2021 年, Jasiński 等[28]报道了三氟甲基腈亚胺与苯炔的

[3＋2]环加成反应, 得到了 3-(三氟甲基)-1H-吲唑化合

物(Scheme 1b). 为了进一步探索三氟甲基腈亚胺与碳

碳叁键的反应, 我们探索了三氟甲基溴代腙与炔酮、炔

酯和炔酰胺的[3＋2]环加成反应. 反应结果表明, 该反

应单一地生成了 5-取代-3-(三氟甲基)吡唑类化合物, 显
示出优异的区域选择性(Scheme 1c), 为 3-(三氟甲基)吡
唑类化合物的合成提供了一种高效实用的新方法.  

1  结果与讨论 

首先, 探索了在碳酸钾(1.0 equiv.)存在下, N′-苯基

三氟甲基溴代腙(1a, 1.0 equiv.)与 1-苯基-2-丙炔-1-酮
(2a, 1.0 equiv.)的[3＋2]环加成反应. 令人高兴的是, 该
反应在乙腈溶剂中 25 ℃条件下搅拌 2 h 后, 以 65%的

产率得到了区域选择性的目标产物 3a(表 1, Entry 1). 为
了进一步提高 3a 的产率, 对反应的物质的量比进行了

优化(表 1, Entries 2～6). 结果表明, N′-苯基三氟甲基溴 
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图示 1  三氟甲基溴代腙与碳碳叁键的[3＋2]环加成反应 
Scheme 1  [3＋2] cycloaddition reaction of trifluoroacetohydrazonoyl bromide with carbon-carbon triple bond 

表 1  三氟甲基溴代腙与炔酮的反应条件优化 a 
Table 1  Optimization of reaction conditions of trifluoroacetohydrazonoyl bromides with alkynones 

 

Entry Molar ratio of 1a∶2a∶Base Base Time/h Temp./℃ Solvent Isolated yield/% 

1 1.0∶1.0∶1.0 K2CO3 2 25 CH3CN 65 

2 1.0∶1.0∶1.2 K2CO3 2 25 CH3CN 70 

3 1.0∶1.0∶1.5 K2CO3 2 25 CH3CN 67 

4 1.2∶1.0∶1.2 K2CO3 2 25 CH3CN 79 

5 1.3:1.0∶1.3 K2CO3 4 25 CH3CN 84 

6 1.5∶1.0∶1.5 K2CO3 4 25 CH3CN 92 

7 1.5∶1.0∶1.5 Cs2CO3 2 25 CH3CN 46 

8 1.5∶1.0∶1.5 Na2CO3 9 25 CH3CN 38 

9 1.5∶1.0∶1.5 Et3N 24 25 CH3CN 15 

10 1.5∶1.0∶1.5 DBU 24 25 CH3CN N.R. 

11 1.5∶1.0∶1.5 K2CO3 4 25 THF 84 

12 1.5∶1.0∶1.5 K2CO3 4 25 1,4-Dioxane 64 

13 1.5∶1.0∶1.5 K2CO3 5 25 Toluene 76 

14 1.5∶1.0∶1.5 K2CO3 4 25 DCM 53 
a Reaction conditions: all reactions were performed with 2a (0.2 mmol) in solvent (3 mL) at 25 ℃, N.R.＝No reaction.  
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代腙(1a)、1-苯基-2-丙炔-1-酮(2a)和碳酸钾的物质的量

比为 1.5∶1∶1.5 时, 3a 的产率可被提高到 92%(表 1, 
Entry 6). 然后 , 探索了其它无机碱 (如 Cs2CO3 和

Na2CO3)以及有机碱[如 Et3N、1,4-二氮杂二环[2.2.2]辛烷

(DABCO)等]对该反应的影响(表 1, Entries 7～10). 显
然, 碳酸钾是该反应的最佳的碱. 最后, 考察了四氢呋

喃(THF)、1,4-二氧六环(1,4-dioxane)、甲苯和二氯甲烷

(DCM)等溶剂对反应的影响(表 1, Entries 11～14). 相比

之下, 该反应在乙腈溶剂中进行时, 3a 的产率最高(表 1, 
Entry 1). 综上所述, 合成化合物 3a 的最佳反应条件为: 
N′-苯基三氟甲基溴代腙 1a、1-苯基-2-丙炔-1-酮 2a 和碳

酸钾的物质的量比为 1.5∶1∶1.5, 溶剂为乙腈, 温度为

25 ℃, 反应时间 4 h.  
在上述最优反应条件下, 对三氟甲基溴代腙 1 与炔

酮 2的[3＋2]环加成反应的底物适用范围进行了探索(表
2). 首先, 研究了 1-苯基-2-丙炔-1-酮(2a)与各种 N′-芳基

三氟甲基溴代腙 1 的反应. 研究表明, 当三氟甲基溴代

腙1分子中的R1为芳基时, 无论苯环上连有供电子基团

还是吸电子基团, 反应都能顺利进行, 大多数产物的产

率都在 80%以上(3b～3j). 但是, 苯环上连有供电子基

的反应产物(3b～3g)的产率比连有吸电子基的反应产物

(3h～3j)的产率要高. 而且, 当三氟甲基溴代腙分子中

苯环上的取代基是甲基时, 甲基在苯环上的位置对反应

产率影响不是很大: 3b、3c 和 3d 的产率分别为 86%、

83%和 91%. 当三氟甲基溴代腙分子中的 R1 为 2-萘基

时, 反应也能顺利进行, 3k 的产率为 79%. 当 R1为 2-吡
啶基时, 反应没有发生(3l). 然后, 选取 N′-苯基三氟甲

基溴代腙 1a作为底物, 通过它与各种炔酮的反应, 探索

了炔酮 2 的适用范围. 先研究了末端炔酮(R2＝H)与 1a
的反应, 结果表明, 当末端炔酮 2 分子中 R3 为芳基时, 
无论苯环上连有供电子基团还是吸电子基团, 反应都能

以优异的产率得到目标化合物(3m～3q). 当末端炔酮 2
分子中的 R3为脂肪烃基(如甲基和正戊基)时, 反应也能

顺利进行, 3r 和 3s 的产率分别为 86%和 79%. 当末端炔

酮 2 分子中的 R3 为 2-噻吩基和 2-呋喃基时, 所得产物

3t和3u的产率 77%和62%. 我们还发现, N′-对甲苯基三

氟甲基溴代腙也可以分别与 R3 为对氯苯基和 2-呋喃基

的末端炔酮发生反应, 所得产物 3v 和 3w 的产率分别为

88%和 72%. 值得一提的是, 在上述所有反应中, 都没

有分离得到 3-(三氟甲基)吡唑的另一个异构体: 5-(三氟

甲基)吡唑化合物, 说明该反应的区域选择性较高. 还
尝试了非末端炔酮 2x (R2＝Me, R3＝Ph)和 2y (R2＝R3＝

Ph)分别与 1a 的反应. 遗憾的是, 在这两个反应中, 都
没有得到产物 3x 和 3y. 

接着, 探索了 N′-芳基三氟甲基溴代腙 1 与炔酯 4
的[3＋2]环加成反应(表 3). 研究结果表明, 当用末端的

炔酸酯(R4＝H), 例如丙炔酸芳酯时, 反应都能发生, 并
以高区域选择性地得到了目标产物(5a～5c), 产率在  

 

表 2  三氟甲基溴代腙和炔酮的[3＋2]环加成反应 a 

Table 2  [3＋2] cycloaddition of trifluoroacetohydrazonoyl bromides with ynones 

 

 
a Unless otherwise noted, all reactions were performed with 1 (0.3 mmol), 2 (0.2 mmol), K2CO3 (0.3 mmol) in CH3CN (3 mL) at 25 ℃ for 4 h; isolated yields.  
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表 3  三氟甲基溴代腙和炔酯的[3＋2]环加成反应 a 

Table 3  [3＋2] cycloaddition of trifluoroacetohydrazonoyl bromide with alkynates 

 

 
a Unless otherwise noted, all reactions were performed with 1 (0.3 mmol), 4 (0.2 mmol), K2CO3 (0.3 mmol) in CH3CN (3 mL) at 25 ℃; isolated yields. 

57%～82%之间. 当用丙炔酸甲酯(R4＝H, R5＝Me, 4d)
时, 反应也能顺利发生, 并得到了目标产物 5d, 产率为

70%. 当用非末端的丁炔二酸二甲酯(R4＝CO2Me, R5＝

Me, 4e)作为底物时 , 也能顺利得到产物 5e, 产率为

63%. 当用非末端的 4,4,4-三氟-2-丁炔酸乙酯(R4＝CF3, 
R5＝Et, 4f)作为底物时, 反应产率降低, 5f 的产率仅为

39%. 然而, 当用非末端的2-丁炔酸甲酯(R4＝Me, 4g)和
苯丙炔酸甲酯(R4＝Ph, 4h)分别作为底物时, 未能得到

目标产物 5g 和 5h. 这些研究结果表明, 对于非末端的

炔酸酯来说, R4 为吸电子基团时, 可以使叁键碳原子上

的电子云密度降低, 有利于腈亚胺中间体与碳碳叁键发

生区域选择性的[3＋2]环加成反应; 相反, R4 为供电子

基团时, 可以使叁键碳原子上的电子云密度增加, 不利

于腈亚胺中间体与碳碳叁键发生区域选择性的[3＋2]环
加成反应(见反应机理部分). 

最后, 探索了 N′-芳基三氟甲基溴代腙 1 与炔酰胺 6
的[3＋2]环加成反应(表 4). 从表 4 可以看出, 当用末端

的丙炔酰胺(R6＝H)参与反应时, 无论酰胺分子是氮原 

表 4  三氟甲基溴代腙和炔酰胺的[3＋2]环加成反应 a 
Table 4  [3＋2] cycloaddition of trifluoroacetohydrazonoyl bromide with ynamides 

 

 
a Unless otherwise noted, all reactions were performed with 1 (0.3 mmol), 6 (0.2 mmol), K2CO3 (0.3 mmol) in CH3CN (3 mL) at 25 ℃; isolated yields.  
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子上没有取代基的丙炔酰胺(6a), 还是 N-芳基取代的丙

炔酰胺(6b～6d), 反应都能进行, 并且只单一地得到了

区域选择性的化合物(7a～7d), 产率在 34%～56%之间. 
当用末端的 N,N-二甲基丙炔酰胺(R6＝H, 6e) 参与反应

时, 也可以得到产物 7e, 产率为 35%. 但是, 当用非末

端的N-甲基-N-苯基苯丙炔酰胺(R6＝Ph, 6f)参与反应时, 
产物 7f 没有生成. 这个反应结果与前面非末端的炔酮

(2y)、炔酸酯(4h)的反应结果是一致的. 这可能是由于两

个原因导致的: 一是苯环的空间位阻较大; 二是苯环直

接与碳碳叁键相连时, 通过共轭效应, 使得叁键碳原子

上的电子云密度增加, 不利于三氟甲基腈亚胺以 B 的形

式与碳碳叁键发生区域选择性的[3＋2]环加成反应(见
反应机理部分). 与炔酮和炔酯的反应相比, 炔酰胺的

反应时间都有所延长且产物的产率有所降低. 显然, 炔
酰胺的反应活性没有炔酮和炔酯的反应活性高.  

在文献报道[24-25,28-29]和实验结果[26,30]的基础上, 我
们认为三氟甲基溴代腙与炔酮、炔酯和炔酰胺的[3＋2]
环加成反应的反应机理如 Scheme 2 所示. 以 N′-苯基三

氟甲基溴代腙(1a)与 1-苯基-2-丙炔-1-酮(2a)的反应为

例. 首先, 在碳酸钾的作用下, N′-苯基三氟甲基溴代腙

1a 失去一分子溴化氢, 原位形成了三氟甲基腈亚胺中

间体. 此中间体可以两性共振离子 A 与 B 的[31]形式存

在. 然后, 三氟甲基腈亚胺以 B 的形式与 1-苯基-2-丙 
炔-1-酮(2a)进行区域选择性的[3＋2]环加成反应, 形成

了化合物 3a. 

2  结论 

综上所述, 我们以三氟甲基溴代腙作为腈亚胺的前

体, 探索了三氟甲基溴代腙分别与炔酮、炔酯及炔酰胺

的[3＋2]环加成反应, 成功地合成了一系列 3-(三氟甲

基)吡唑类化合物. 通过反应时间和产物产率的比较, 
发现炔酮的反应活性最高, 炔酯次之, 炔酰胺最不活泼. 
该反应进一步拓展了三氟甲基腈亚胺与碳碳三键化合

物的[3＋2]环加成反应, 显示出很好的区域选择性, 为

合成 3-(三氟甲基)吡唑类化合物提供了一种高效的新方

法. 

3  实验部分 

3.1  仪器与试剂 

核磁共振谱使用Varian Mercury 400 MHz或Agilent 
DD2 600 MHz 型核磁共振仪测定, CDCl3 作为溶剂, 
TMS为内标; 高分辨质谱使用Bruker APEX II傅里叶变

换离子回旋共振质谱仪测定, ESI源; 熔点利用X-4型显

微熔点测定仪测定, 温度未校正. 四氢呋喃, 1,4-二氧六

环, 甲苯, 二氯甲烷按标准程序处理, 蒸馏备用, 其它

试剂均为国产分析纯级.  

3.2  实验方法 

在反应管中, 依次加入N′-苯基三氟甲基溴代腙(1a) 
(0.30 mmol, 1.5 equiv.)、1-苯基-2-丙炔-1-酮(2a) (0.20 
mmol, 1.0 equiv.)、碳酸钾(0.3 mmol, 1.5 equiv.)和乙腈(2 
mL). 将此混合物在 25 ℃下搅拌, 直至薄层色谱(TLC)
监测反应完全为止. 然后, 向反应混合物中加入饱和氯

化钠水溶液(10 mL), 用乙酸乙酯(5 mL×3)萃取, 合并

有机相, 并用无水硫酸钠干燥. 减压蒸馏除去溶剂, 残
留物通过柱层析分离[V(石油醚)∶V(乙酸乙酯)＝40∶
1～10∶1], 得到产物苯基-(1-苯基-3-(三氟甲基)-1H-吡
唑- 5-基)甲酮(3a), 白色固体, 58 mg, 产率 92%. m.p. 
99～101 ℃; 1H NMR (400 MHz, CDCl3) δ: 7.91 (d, J＝
8.0 Hz, 2H), 7.65 (t, J＝7.6 Hz, 1H), 7.51 (t, J＝7.6 Hz, 
2H), 7.43 (s, 5H), 7.02 (s, 1H); 13C NMR (150 MHz, 
CDCl3) δ: 184.64, 142.57 (q, JC—F＝39.0 Hz), 140.43, 
139.22, 136.40, 134.16, 129.75, 129.11, 129.09, 128.83, 
124.95, 120.76 (q, JC−F＝267.0 Hz), 110.67 (q, JC—F＝1.5 
Hz); 19F NMR (376 MHz, CDCl3) δ: －62.45 (s). HRMS 
(ESI)  calcd for C17H11F3N2NaO [M＋Na]＋ 339.0716, 
found 339.0701. 

化合物 3b～3w、5a～5f 和 7a～7e 制备方法同 3a. 

 

图式 2  三氟甲基溴代腙和炔酮的[3＋2]环加成反应可能的反应机理 
Scheme 2  Proposed mechanism of [3＋2] cycloaddition of trifluoroacetohydrazonoyl bromide with ynone 
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苯基-(1-(邻甲苯基)-3-(三氟甲基)-1H-吡唑-5-基)甲
酮(3b): 黄色油状液体, 57 mg, 产率 86%. 1H NMR (400 
MHz, CDCl3) δ: 7.89 (d, J＝7.2 Hz, 2H), 7.65 (t, J＝7.6 
Hz, 1H), 7.51 (t, J＝7.6 Hz, 2H), 7.40～7.36 (m, 1H), 
7.32～7.26 (m, 3H), 7.04 (s, 1H), 2.10 (s, 3H); 13C NMR 
(150 MHz, CDCl3) δ: 183.92, 142.29 (q, JC−F＝39.0 Hz), 
141.15, 138.81, 136.52, 134.95, 133.91, 130.90, 129.83, 
129.57, 128.79, 127.01, 126.52, 120.81 (q, JC−F＝267.5 
Hz), 109.90 (q, JC−F＝1.5 Hz), 17.42; 19F NMR (376 MHz, 
CDCl3) δ: －62.42 (s). HRMS (ESI) calcd for C18H13F3- 
N2NaO [M＋Na]＋ 353.0872, found 353.0875. 

苯基-(1-(间甲苯基)-3-(三氟甲基)-1H-吡唑-5-基)甲
酮(3c): 黄色油状液体, 55 mg, 产率 83%. 1H NMR (400 
MHz, CDCl3) δ: 7.91 (d, J＝8.0 Hz, 2H), 7.65, (t, J＝8.0 
Hz, 1H), 7.51 (t, J＝8.0 Hz, 1H), 7.30～7.25 (m, 2H), 
7.23～7.15 (m, 2H), 7.00 (s, 1H), 2.37 (s, 3H); 13C NMR 
(150 MHz, CDCl3) δ: 184.66, 142.44 (q, JC−F＝39.0 Hz), 
140.46, 139.38, 139.17, 136.45, 134.11, 129.90, 129.72, 
128.83, 128.81, 125.50, 122.04, 120.83 (q, JC−F＝267.0 
Hz), 110.59 (q, JC−F＝1.5 Hz), 21.21; 19F NMR (376 MHz, 
CDCl3) δ: －62.48 (s). HRMS (ESI) calcd for C18H13F3- 
N2NaO [M＋Na]＋ 353.0872, found 353.0868. 

苯基-(1-(对甲苯基)-3-(三氟甲基)-1H-吡唑-5-基)甲
酮(3d): 60 mg, 白色固体, 产率 91%. m.p. 103～105 ℃; 
1H NMR (400 MHz, CDCl3) δ: 7.91 (d, J＝8.0 Hz, 2H), 
7.65 (t, J＝8.0 Hz, 1H), 7.51(t, J＝8.0 Hz, 2H), 7.30 (d,  
J＝8.0 Hz, 2H), 7.22 (d, J＝8.0 Hz, 2H), 6.99 (s, 1H), 2.38 
(s, 3H); 13C NMR (150 MHz, CDCl3) δ: 184.67, 142.34 (q, 
JC−F＝39.0 Hz), 140.31, 139.23, 136.85, 136.47, 134.10, 
129.76, 129.67, 128.81, 124.74, 120.81 (q, JC−F＝267.0 
Hz), 110.53 (q, JC−F＝1.5 Hz), 21.14; 19F NMR (376 MHz, 
CDCl3) δ: －67.22 (s). HRMS (ESI) calcd for C18H14F3- 
N2O [M＋H]＋ 331.10527, found 331.10523. 

(1-(4-甲氧基苯基)-3-(三氟甲基)-1H-吡唑-5-基)(苯
基)甲酮(3e): 61 mg, 白色固体, 产率 88%. m.p. 99～
101 ℃; 1H NMR (400 MHz, CDCl3) δ: 7.90 (d, J＝8.0 
Hz, 2H), 7.65 (t, J＝8.0 Hz, 1H), 7.51 (t, J＝8.0 Hz, 2H), 
7.35 (d, J＝8.0 Hz, 2H), 6.99 (s, 1H), 6.92 (d, J＝8.0 Hz, 
2H), 3.82 (s, 3H); 13C NMR (150 MHz, CDCl3) δ: 184.69, 
159.97, 142.18 (q, JC−F＝39.0 Hz), 140.30, 136.51, 134.09, 
132.37, 129.73, 128.80, 126.33, 120.82 (q, JC−F＝267.0 
Hz), 114.19, 110.44 (q, JC−F＝1.5 Hz), 55.50; 19F NMR 
(376 MHz, CDCl3) δ: －62.46 (s). HRMS (ESI) calcd for 
C18H14F3N2O2 [M＋H]＋ 347.10019, found 347.10010. 

(1-(4-乙基苯基)-3-(三氟甲基)-1H-吡唑-5-基)(苯基)

甲酮(3f): 60 mg, 无色油状液体, 产率 87%. 1H NMR 
(400 MHz, CDCl3) δ: 7.91 (d, J＝8.0 Hz, 2H), 7.65 (t, J＝
8.0 Hz, 1H), 7.51 (t, J＝8.0 Hz, 2H), 7.33 (d, J＝8.0 Hz, 
2H), 7.24 (d, J＝8.0 Hz, 2H), 7.00 (s, 1H), 2.68 (q, J＝8.0 
Hz, 2H), 1.23 (t, J＝8.0 Hz, 3H); 13C NMR (150 MHz, 
CDCl3) δ: 184.69, 145.45, 142.33 (q, JC−F＝39.0 Hz), 
140.32, 136.99, 136.49, 134.08, 129.75, 128.80, 128.49, 
124.84, 120.82 (q, JC−F＝267.0 Hz), 110.54 (q, JC−F＝1.5 
Hz), 28.48, 15.28; 19F NMR (376 MHz, CDCl3) δ: －62.47 
(s). HRMS (ESI) calcd for C19H15F3N2ONa [M＋Na]＋ 
367.1029, found 367.1013. 

(1-(4-(叔丁基 )苯基 )-3-(三氟甲基 )-1H-吡唑 -5-
基)(苯基)甲酮(3g): 61 mg, 白色固体, 产率 82%. m.p. 
113～115 ℃; 1H NMR (400 MHz, CDCl3) δ: 7.92 (d, J＝
8.0 Hz, 2H), 7.65 (t, J＝8.0 Hz, 1H), 7.51 (t, J＝8.0 Hz, 
2H), 7.43 (d, J＝8.0 Hz, 2H), 7.35 (d, J＝8.0 Hz, 2H) 7.00 
(s, 1H), 1.32 (s, 9H); 13C NMR (150 MHz, CDCl3) δ: 
184.73, 152.30, 142.34 (q, JC−F＝39.0 Hz), 140.31, 136.73, 
136.52, 134.07, 129.76, 128.79, 126.04, 124.50, 120.81 (q, 
JC−F＝267.0 Hz), 110.58 (q, JC−F＝1.5 Hz), 34.74, 31.20; 
19F NMR (376 MHz, CDCl3) δ: －62.47 (s). HRMS (ESI) 
calcd for C21H19F3N2NaO [M＋Na]＋  395.1342, found 
395.1342. 

(1-(4-氟苯基)-3-(三氟甲基)-1H-吡唑-5-基)(苯基)甲
酮(3h): 50 mg, 白色固体, 产率 75%. m.p. 123～125 ℃; 
1H NMR (400 MHz, CDCl3) δ: 7.91 (d, J＝8.0 Hz, 2H), 
7.67 (t, J＝8.0 Hz, 1H), 7.53 (t, J＝8.0 Hz, 2H), 7.41 (dd, 
J＝8.8, 4.4 Hz, 2H), 7.12 (t, J＝8.0 Hz, 2H), 7.02 (s, 1H); 
13C NMR (150 MHz, CDCl3) δ: 184.45, 162.61 (d, JC−F＝

249.0 Hz), 142.63 (q, JC−F＝39.0 Hz), 140.44, 136.35, 
135.38 (d, JC−F＝3.0 Hz), 134.25, 129.71, 128.89, 127.00 
(d, JC−F＝9.0 Hz), 120.67 (q, JC−F＝267.0 Hz), 116.07 (d, 
JC−F＝22.5 Hz), 110.83 (q, JC−F＝1.5 Hz); 19F NMR (376 
MHz, CDCl3) δ: －62.57 (s), －111.86 (m). HRMS (ESI) 
calcd for C17H10F4N2NaO [M＋Na]＋  357.0621, found 
357.0606. 

(1-(4-溴苯基)-3-(三氟甲基)-1H-吡唑-5-基)(苯基)甲
酮(3i): 50 mg, 白色固体, 产率 63%. m.p. 108～110 ℃; 
1H NMR (400 MHz, CDCl3) δ: 7.92 (d, J＝8.0 Hz, 2H), 
7.68 (t, J＝8.0 Hz, 1H), 7.58～7.52 (m, 4H), 7.32 (d, J＝
8.0 Hz, 2H), 7.02 (s, 1H); 13C NMR (150 MHz, CDCl3) δ: 
184.38, 142.85 (q, JC−F＝39.0 Hz), 140.36, 138.22, 136.25, 
134.35, 132.26, 129.75, 128.93, 126.50, 123.08, 120.62 (q, 
JC−F＝267.0 Hz), 111.06 (q, JC−F＝1.5 Hz); 19F NMR (376 
MHz, CDCl3) δ: －62.60 (s). HRMS (ESI) calcd for 
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C17H10BrF3N2O [M] 393.99341, found 393.99360. 
苯基-(3-(三氟甲基)-1-(4-(三氟甲基)苯基)-1H-吡 

唑-5-基)甲酮(3j): 30 mg, 白色固体, 产率 39%. m.p. 
99～101 ℃; 1H NMR (400 MHz, CDCl3) δ: 7.95 (d, J＝
8.0 Hz, 2H), 7.72～7.68 (m, 3H), 7.59～7.53 (m, 4H), 7.06 
(s, 1H); 13C NMR (150 MHz, CDCl3) δ: 184.31, 143.25 (q, 
JC−F＝39.0 Hz), 141.86, 140.53, 136.13, 134.47, 131.08 (q, 
JC−F＝33.0 Hz), 129.77, 128.99, 126.33 (q, JC−F＝4.5 Hz), 
125.30, 123.51 (q, JC−F＝270.0 Hz), 120.54 (q, JC−F＝

267.0 Hz), 111.41 (q, JC−F＝1.5 Hz); 19F NMR (376 MHz, 
CDCl3) δ: －62.69 (s), －63.11 (s). HRMS (ESI) calcd 
for C18H10F6N2O [M] 384.07028, found 384.07027. 

(1-(萘-2-基)-3-(三氟甲基)-1H-吡唑-5-基)(苯基)甲
酮(3k): 58 mg, 黄色油状液体, 产率 79%. 1H NMR (400 
MHz, CDCl3) δ: 7.95～7.93 (m, 3H), 7.89～7.82 (m, 3H), 
7.64 (t, J＝8.0 Hz, 1H), 7.54～7.49 (m, 5H), 7.06 (s, 1H); 
13C NMR (150 MHz, CDCl3) δ: 184.65, 142.70 (q, JC−F＝

39.0 Hz), 140.63, 136.68, 136.43, 134.19, 133.03, 132.93, 
129.76, 129.16, 128.87, 128.33, 127.84, 127.13, 127.08, 
123.66, 122.74, 120.86 (q, JC−F＝268.5 Hz), 110.86 (q, 
JC−F＝3.0 Hz); 19F NMR (376 MHz, CDCl3) δ: －62.51 
(s). HRMS (ESI) calcd for C21H13N2F3ONa [M＋Na]＋ 
389.0872, found 389.0867. 

(1-苯基-3-(三氟甲基)-1H-吡唑-5-基)(邻甲苯基)甲
酮(3m): 53 mg, 黄色油状液体, 产率 80%. 1H NMR (600 
MHz, CDCl3) δ: 7.57 (d, J＝4.0 Hz, 1H), 7.45～7.42 (m, 
6H), 7.29～7.25 (m, 2H), 6.87 (s, 1H), 2.44 (s, 3H); 13C 
NMR (150 MHz, CDCl3) δ: 186.10, 14.52 (q, JC−F＝39.0 
Hz), 141.77, 139.37, 139.00, 136.34, 132.32, 131.86, 
130.11, 129.16, 129.04, 125.52, 125.13, 120.72 (q, JC−F＝

268.5 Hz), 111.51 (d, JC−F＝1.5 Hz), 20.38; 19F NMR (376 
MHz, CDCl3) δ: －62.55 (s). HRMS (ESI) calcd for 
C18H13F3N2NaO [M＋Na]＋ 353.0872, found 353.0867. 

(1-苯基-3-(三氟甲基)-1H-吡唑-5-基)(间甲苯基)甲
酮(3n): 60 mg, 白色固体, 产率 91%. m.p. 97～99 ℃; 
1H NMR (400 MHz, CDCl3) δ: 7.72 (s, 1H), 7.70 (s, 1H), 
7.47～7.37 (m, 7H), 7.01 (s, 1H), 2.42 (s, 3H); 13C NMR 
(150 MHz, CDCl3) δ: 184.85, 142.54 (q, JC−F＝39.0 Hz), 
140.62, 139.25, 138.85, 136.40, 135.00, 130.11, 129.09, 
129.03, 128.68, 127.13, 124.89, 120.80 (q, JC−F＝268.5 
Hz), 110.54 (q, JC−F＝1.5 Hz), 21.27; 19F NMR (376 MHz, 
CDCl3) δ: －62.47 (s). HRMS (ESI) calcd for C18H13F3- 
N2NaO [M＋Na]＋ 353.0872, found 353.0869. 

(1-苯基-3-(三氟甲基)-1H-吡唑-5-基)(对甲苯基)甲
酮(3o): 60 mg, 白色固体, 产率 90%. m.p. 101～103 ℃; 

1H NMR (400 MHz, CDCl3) δ: 7.82 (d, J＝8.0 Hz, 2H), 
7.81～7.39 (m, 5H), 7.30 (d, J＝8.0 Hz, 2H), 6.98 (s, 1H), 
2.44 (s, 3H); 13C NMR (150 MHz, CDCl3) δ: 184.38, 
145.47, 142.51 (q, JC−F＝39.0 Hz), 140.67, 139.25, 133.85, 
129.95, 129.56, 129.10, 129.00, 124.85, 120.84 (q, JC−F＝

268.5 Hz), 110.31 (q, JC−F＝3.0 Hz), 21.75; 19F NMR (376 
MHz, CDCl3) δ: －62.56 (s). HRMS (ESI) calcd for 
C18H14F3N2O [M＋H]＋ 331.10527, found 331.10491. 

(4-氟苯基)(1-苯基-3-(三氟甲基)-1H-吡唑-5-基)甲
酮(3p): 53 mg, 黄色油状液体, 产率 79%. 1H NMR (600 
MHz, CDCl3) δ: 7.96～7.93 (m, 2H), 7.43～7.41 (m, 5H), 
7.20～7.16 (m, 2H), 7.00 (s 1H); 13C NMR (150 MHz, 
CDCl3) δ: 183.14, 166.33 (d, JC−F＝256.5 Hz), 142.65 (q, 
JC−F＝39.0 Hz), 140.20, 139.12, 132.75 (d, JC−F＝3.0 Hz), 
132.46 (d, JC−F＝10.5 Hz), 129.17, 129.15, 124.89, 120.71 
(q, JC−F＝267.0 Hz), 116.15 (d, JC−F＝21.0 Hz), 110.43 (q, 
JC−F＝1.5 Hz); 19F NMR (376 MHz, CDCl3) δ: －62.53 
(s), －102.85 (m). HRMS (ESI) calcd for C17H10F4N2NaO 

[M＋Na]＋ 357.0621, found 357.0617. 
(4-溴苯基)(1-苯基-3-(三氟甲基)-1H-吡唑-5-基)甲

酮(3q): 61 mg, 白色固体, 产率 77%. m.p. 110～112 ℃; 
1H NMR (400 MHz, CDCl3) δ: 7.77 (d, J＝8.0 Hz, 2H), 
7.66 (d, J＝8.0 Hz, 2H), 7.43 (s, 5H), 7.01 (s, 1H); 13C 
NMR (150 MHz, CDCl3) δ: 183.56, 142.68 (q, JC−F＝39.0 
Hz), 139.99, 139.09, 135.12, 132.22, 131.09, 129.60, 
129.23, 129.16, 124.94, 120.68 (q, JC−F ＝ 268.5 Hz), 
110.63 (q, JC−F＝1.5 Hz); 19F NMR (376 MHz, CDCl3) δ: 
－62.52 (s). HRMS (ESI) calcd for C17H10BrF3N2NaO  
[M＋Na]＋ 416.9821, found 416.9820. 

1-(1-苯基-3-(三氟甲基)-1H-吡唑-5-基)乙基-1-酮
(3r): 44 mg, 无色油状液体, 产率 86%. 1H NMR (400 
MHz, CDCl3) δ: 7.48～7.46 (m, 3H), 7.38～7.36 (m, 2H), 
7.21 (s, 1H), 2.50 (s, 3H); 13C NMR (150 MHz, CDCl3) δ: 
186.92, 142.49 (q, JC−F＝39.0 Hz), 140.78, 139.73, 129.43, 
128.86, 125.88, 120.67 (q, JC−F＝268.5 Hz), 110.25 (q, 
JC−F＝1.5 Hz), 28.69; 19F NMR (376 MHz, CDCl3) δ:   
－62.27 (s). HRMS (ESI) calcd for C12H10F3N2O [M＋H]＋ 
255.0740, found 255.0740. 

1-(1-苯基-3-(三氟甲基)-1H-吡唑-5-基)己基-1-酮
(3s): 49 mg, 无色油状液体, 产率 79%. 1H NMR (400 
MHz, CDCl3) δ: 7.49～7.47 (m, 3H), 7.38～7.35 (m, 2H), 
7.20 (s, 1H), 2.83 (t, J＝8.0 Hz, 2H), 1.70～1.63 (m, 2H), 
1.33～1.29 (m, 4H), 0.89 (t, J＝4.0 Hz, 3H); 13C NMR 
(150 MHz, CDCl3) δ: 190.04, 142.49 (q, JC−F＝39.0 Hz), 
140.74, 139.84, 129.38, 128.85, 125.88, 120.68 (q, JC−F＝
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268.5 Hz), 109.47 (q, JC−F＝1.5 Hz), 40.95, 31.18, 23.44, 
22.37, 13.81; 19F NMR (376 MHz, CDCl3) δ: －62.66 (s). 
HRMS (ESI) calcd for C16H18F3N2O [M＋H]＋ 311.1366, 
found 311.1368. 

(1-苯基-3-(三氟甲基)-1H-吡唑-5-基)(2-噻吩基)甲
酮(3t): 50 mg, 白色固体, 产率 77%. m.p. 132～134 ℃; 
1H NMR (400 MHz, CDCl3) δ: 7.82～7.81 (m, 2H), 7.44 
(s, 5H), 7.21 (t, J＝4.0 Hz, 1H), 7.15 (s, 1H); 13C NMR 
(150 MHz, CDCl3) δ: 176.14, 142.89, 142.61 (q, JC−F＝

39.0 Hz), 140.16, 139.10, 136.25, 135.25, 129.15, 129.13, 
128.58, 124.94, 120.74 (q, JC−F＝268.5 Hz), 109.78 (q, 
JC−F＝1.5 Hz); 19F NMR (376 MHz, CDCl3) δ: －62.51 
(s). HRMS (ESI) calcd for C15H9F3N2NaOS [M＋Na]＋ 
345.0280, found 345.0269. 

(1-苯基-3-(三氟甲基))-1H-吡唑-5-基)(2-呋喃基)甲
酮(3u): 38 mg, 白色固体, 产率 62%. m.p. 140～142 ℃; 
1H NMR (400 MHz, CDCl3) δ: 7.71 (s, 1H), 7.46～7.43 
(m, 5H), 7.39 (s, 1H), 7.36 (d, J＝4.0 Hz, 1H), 6.63 (dd,  
J＝4.0 Hz, 1.2 Hz, 1H); 13C NMR (150 MHz, CDCl3) δ: 
170.36, 151.75, 147.97, 142.74 (q, JC−F＝39.0 Hz), 139.52, 
139.19, 129.17, 129.00, 125.27, 121.10, 120.77 (q, JC−F＝

267.0 Hz), 113.00, 110.44 (q, JC−F＝1.5 Hz); 19F NMR 
(376 MHz, CDCl3) δ: －62.12 (s). HRMS (ESI) calcd for 
C15H9F3N2NaO2 [M＋Na]＋ 329.0508, found 3329.0505. 

(4-氯苯基)(1-(对甲苯基)-3-(三氟甲基)-1H-吡唑-5-
基)甲酮(3v): 64 mg, 黄色油状液体, 产率 88%. 1H NMR 
(400 MHz, CDCl3) δ: 7.85 (d, J＝8.0 Hz, 2H), 7.48 (d,   
J＝8.0 Hz, 2H), 7.27 (d, J＝8.4 Hz, 2H), 7.22 (d, J＝8.4 
Hz, 2H), 6.98 (s, 1H), 2.38 (s, 3H); 13C NMR (150 MHz, 
CDCl3) δ: 183.44, 142.45 (q, JC−F＝39.0 Hz), 140.77, 
139.92, 139.39, 136.71, 134.76, 131.05, 129.72, 129.20, 
124.71, 120.72 (q, JC−F＝267.0 Hz), 110.44 (q, JC−F＝1.5 
Hz), 21.14; 19F NMR (376 MHz, CDCl3) δ: －62.49 (s). 
HRMS (ESI) calcd for C18H12ClF3N2NaO [M＋Na] ＋ 
387.0482, found 387.0503 

呋喃-2-基-(1-(对甲苯基)-3-(三氟甲基)-1H-吡唑-5-
基)甲酮(3w): 46 mg, 白色固体, 产率 72%. m.p. 138～
140 ℃; 1H NMR (400 MHz, CDCl3) δ: 7.71～7.70 (m, 
1H), 7.38 (1H), 7.36～7.35 (m, 1H), 7.31～7.29 (m, 2H), 
7.25～7.23 (m, 2H), 6.63～6.62 (m, 1H), 2.40 (s, 3H); 13C 
NMR (150 MHz, CDCl3) δ: 170.40, 151.83, 147.91, 
142.52 (q, JC−F＝39.0 Hz), 139.30, 139.09, 137.11, 129.57, 
125.06, 121.04, 120.81 (q, JC−F ＝ 268.5 Hz), 112.96, 
110.30 (q, JC−F＝1.5 Hz), 21.17; 19F NMR (376 MHz, 
CDCl3) δ: －62.50 (s). HRMS (ESI) calcd for C16H11F3- 

N2NaO [M＋Na]＋ 343.0665, found 343.0672. 
苯基-1-苯基-3-(三氟甲基)-1H-吡唑-5-羧酸酯(5a): 

55 mg, 黄色油状液体, 产率 82%. 1H NMR (600 MHz, 
CDCl3) δ: 7.50～7.48 (m, 6H), 7.39～7.36 (m, 2H), 
7.26～7.24 (m, 1H), 7.11～7.09 (m, 2H); 13C NMR (150 
MHz, CDCl3) δ: 156.42, 149.72, 142.88 (q, JC−F＝39.0 
Hz), 139.25, 134.04, 129.68, 129.57, 128.85, 126.46, 
126.08, 121.17, 120.64 (q, JC−F＝268.5 Hz), 111.29 (q,  
JC−F＝1.5 Hz); 19F NMR (376 MHz, CDCl3) δ: －62.70 
(s). HRMS (ESI) calcd for C17H12F3N2O2 [M ＋ H] ＋ 
333.0845, found 333.0838. 

对甲基 -1-苯基 -3-(三氟甲基 )-1H-吡唑 -5-羧酸酯

(5b): 54 mg, 白色固体, 产率 78%. m.p. 87～89 ℃; 1H 
NMR (600 MHz, CDCl3) δ: 7.48～7.46 (m, 6H), 7.16 (d,  
J＝8.4 Hz, 2H), 6.98 (d, J＝8.4 Hz, 2H), 2.33 (s, 3H); 13C 
NMR (150 MHz, CDCl3) δ: 156.62, 147.52, 142.84 (q, 
JC−F＝39.0 Hz), 139.25, 136.22, 134.12, 130.03, 129.63, 
128.82, 126.07, 120.82, 120.65 (q, JC−F ＝ 265.5 Hz), 
111.23 (q, JC−F＝1.5 Hz), 20.83; 19F NMR (376 MHz, 
CDCl3) δ: －62.70 (s). HRMS (ESI) calcd for C18H13F3- 
N2NaO2 [M＋Na]＋ 369.0821, found 369.0813. 

4-氯苯基-1-苯基-3-(三氟甲基)-1H-吡唑-5-羧酸酯

(5c): 42 mg, 白色固体, 产率 57%. m.p. 103～105 ℃; 1H 
NMR (400 MHz, CDCl3) δ: 7.49～7.48 (m, 6H), 7.35 (d,  
J＝8.8 Hz, 2H), 7.06 (d, J＝8.8 Hz, 2H); 13C NMR (150 
MHz, CDCl3) δ: 156.11, 148.14, 142.93 (q, JC−F＝39.0 
Hz), 139.14, 133.63, 131.92, 129.78, 129.62, 128.88, 
126.05, 122.54, 120.55 (q, JC−F＝268.5 Hz), 111.41 (q,  
JC−F＝1.5 Hz); 19F NMR (376 MHz, CDCl3) δ: －62.74 
(s). HRMS (ESI) calcd for C17H11ClF3N2O2 [M＋H]＋ 
367.0456, found 367.0462. 

1-苯基-3-(三氟甲基)-1H-吡唑-5-羧酸甲酯(5d): 38 
mg, 白色固体, 产率 70%. m.p. 65～67 ℃; 1H NMR 
(400 MHz, CDCl3) δ: 7.50～7.48 (m, 3H), 7.45～7.42 (m, 
2H), 7.25 (s, 1H), 3.81 (s, 3H); 13C NMR (150 MHz, 
CDCl3) δ: 158.50, 142.66 (q, JC−F＝39.0 Hz), 139.33, 
134.45, 129.53, 128.76, 125.98, 120.65 (q, JC−F＝268.5 
Hz), 110.38 (q, JC−F＝1.5 Hz), 52.40; 19F NMR (376 MHz, 
CDCl3) δ: －62.37 (s). HRMS (ESI) calcd for C12H10F3- 
N2O2 [M＋H]＋ 271.0689, found 271.0689. 

1-苯基-3-(三氟甲基)-1H-吡唑-4,5-二羧酸二甲酯

(5e): 41 mg, 黄色油状液体, 产率 63%. 1H NMR (600 
MHz, CDCl3) δ: 7.49 (s, 5H), 3.91 (s, 3H), 3.86 (s, 3H); 
13C NMR (150 MHz, CDCl3) δ: 160.62, 159.60, 141.49 (q, 
JC−F＝38.9 Hz), 138.40, 138.10, 129.88, 129.42, 124.35, 
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120.00 (q, JC−F＝267.0 Hz), 114.01, 53.53, 52.55; 19F 
NMR (376 MHz, CDCl3) δ: －62.09 (s). HRMS (ESI) 
calcd for C14H12F3N2O4 [M ＋ H] ＋  329.07437, found 
329.07364. 

1-苯基-3,4-二(三氟甲基)-1H-吡唑-5-羧酸乙酯(5f): 
41 mg, 黄色油状液体, 产率 39%. 1H NMR (400 MHz, 
CDCl3) δ: 7.52～7.50 (m, 3H), 7.47～7.44 (m, 2H), 4.29 
(q, J＝8.0 Hz, 2H), 1.21 (t, J＝8.0 Hz, 3H); 13C NMR (150 
MHz, CDCl3) δ: 157.89, 139.89 (q, JC−F＝40.5 Hz), 
138.16, 136.29 (q, JC−F＝3.0 Hz), 130.12, 129.37, 124.90, 
120.44 (q, JC−F＝267.0 Hz), 119.70 (q, JC−F＝268.5 Hz), 
112.43 (q, JC−F＝40.5 Hz), 63.30, 13.45; 19F NMR (376 
MHz, CDCl3) δ: －55.66 (q, J＝7.5 Hz), －61.67 (q, J＝
7.5 Hz). HRMS (ESI) calcd for C14H10F6N2O2Na [M＋  
Na]＋ 375.0539, found 375.0542. 

1-苯基-3-(三氟甲基)-1H-吡唑-5-甲酰胺(7a): 17 mg, 
白色固体, 产率 34%. m.p. 135～137 ℃; 1H NMR (400 
MHz, CDCl3) δ: 7.49 (s, 5H), 7.04 (s, 1H), 5.96 (br, 1H), 
5.84 (br, 1H); 13C NMR (150 MHz, CDCl3) δ: 159.68, 
142.57 (q, JC−F＝39.0 Hz), 138.87, 137.51, 129.62, 129.24, 
125.40, 120.63 (q, JC−F＝267.0 Hz), 107.69 (q, JC−F＝1.5 
Hz); 19F NMR (376 MHz, CDCl3) δ: －62.73 (s). HRMS 
(ESI) calcd for C11H8F3N3NaO [M＋Na] ＋  278.0512, 
found 278.0504. 

N,1-二苯基-3-(三氟甲基)-1H-吡唑-5-甲酰胺(7b): 
31 mg, 白色固体, 产率 47%. m.p. 144～146 ℃; 1H 
NMR (400 MHz, CDCl3) δ: 7.66 (s, 1H), 7.49 (s, 5H), 7.39 
(d, J＝8.0 Hz, 2H), 7.30 (t, J＝8.0 Hz, 2H), 7.15 (t, J＝8.0 
Hz, 1H), 7.07 (s, 1H); 13C NMR (150 MHz, CDCl3) δ: 
156.55, 142.62 (q, JC−F＝39.0 Hz), 138.86, 138.23, 136.54, 
129.46, 129.18, 129.08, 125.48, 125.08, 120.69 (q, JC−F＝

267.0 Hz), 120.42, 107.09; 19F NMR (376 MHz, CDCl3) δ: 
－67.40 (s). HRMS (ESI) calcd for C17H12F3N3NaO [M＋

Na]＋ 354.0825, found 354.0837. 
1-苯基-N-(对甲苯基)-3-(三氟甲基)-1H-吡唑-5-甲酰

胺(7c): 39 mg, 白色固体, 产率 56%. m.p. 149～151 ℃; 
1H NMR (400 MHz, CDCl3) δ: 7.74 (br, 1H), 7.46 (s, 5H), 
7.26 (d, J＝8.0 Hz, 2H), 7.08 (d, J＝8.0 Hz, 2H), 7.01 (s, 
1H), 2.29 (s, 3H); 13C NMR (150 MHz, CDCl3) δ: 156.33, 
142.64 (q, JC−F＝39.0 Hz), 138.88, 138.43, 135.25, 133.98, 
129.59, 129.46, 129.20, 125.13, 120.70 (q, JC−F＝268.5 
Hz), 120.32, 107.01, 20.86; 19F NMR (376 MHz, CDCl3) 
δ: －62.62 (s). HRMS (ESI) calcd for C18H14F3N3NaO  
[M＋Na]＋ 368.0981, found 368.0980. 

N-甲基-N-苯基-1-(对甲苯基)-3-(三氟甲基)-1H-吡

唑-5-甲酰胺(7d): 31 mg, 白色固体, 产率 43%. m.p. 
140～142 ℃; 1H NMR (400 MHz, CDCl3) δ: 7.21～7.13 
(m, 7H), 6.63～6.56 (m, 3H), 3.36 (s, 3H), 2.42 (s, 3H); 
13C NMR (150 MHz, CDCl3) δ: 160.63, 142.48 (q, JC−F＝

39.0 Hz), 141.82, 138.83, 138.28, 136.60, 129.58, 129.11, 
127.42, 125.84, 123.49, 120.76 (q, JC−F ＝ 267.0 Hz), 
107.34, 37.40, 21.10; 19F NMR (376 MHz, CDCl3) δ:   
－67.41 (s). HRMS (ESI) calcd for C19H16F3N3NaO [M＋

Na]＋ 382.1138, found 382.1153. 
N,N-二甲基-1-苯基-3-(三氟甲基)-1H-吡唑-5-甲酰

胺(7e): 20 mg, 白色固体, 产率 35%. m.p. 139～141 ℃; 
1H NMR (400 MHz, CDCl3) δ: 7.55～7.52 (m, 2H), 
7.49～7.41 (m, 3H), 6.79 (s, 1H), 3.01 (s, 3H), 2.72 (s, 
3H); 13C NMR (150 MHz, CDCl3) δ: 161.25, 143.21 (q, 
JC−F＝39.0 Hz), 138.84, 138.12, 129.43, 128.90, 123.20, 
120.81 (q, JC−F＝267.0 Hz), 105.69 (q, JC−F＝1.5 Hz), 
38.01, 34.95; 19F NMR (376 MHz, CDCl3) δ: －62.22 (s). 
HRMS (ESI) calcd for C13H12F3N3NaO [M ＋ Na] ＋ 
306.0825, found 306.0814. 

 
辅助材料(Supporting Information)  产物 3a～3w、

5a～5f 和 7a～7e 的 1H NMR、13C NMR、19F NMR 以及

高分辨质谱图. 这些材料可以免费从本刊网站(http:// 
sioc-journal.cn/)上下载. 
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