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基于 2-硝基查尔酮与异氰基乙酸乙酯的串联环化 
反应合成 α-咔啉酮类化合物 

盛馨瑶 a,b    李鑫鑫 a    邢  潇 b    潘  玲 a    刘  群 a   李亦菲*,a 
(a东北师范大学化学学院  长春 130024) 

(b长春市食品药品检验中心  长春 130012)   

摘要  α-咔啉酮类化合物广泛存在于多种天然产物及药物活性分子中, 其合成方法具有重要的研究意义和应用价值. 
发现了一种新颖、实用的基于 2-硝基查尔酮与异氰基乙酸乙酯的串联环化反应, 可用于高效合成 α-咔啉酮类化合物.  
该合成过程通过一步反应实现了两个氮杂环系的构建和多个化学键的形成与转化, 且涉及的还原环化过程无需外加还

原剂. 该反应操作简便, 原料廉价易得, 反应条件绿色温和, 是一种有效且实用的咔啉酮类化合物合成方法. 
关键词  α-咔啉酮; 2-硝基查尔酮; 异氰基乙酸乙酯; 串联环化反应 

Synthesis of α-Carbolinone Compounds Based on Tandem  
Cyclization Reaction of 2-Nitrochalcone and Ethyl Isocyanoacetate 

Sheng, Xinyaoa,b    Li, Xinxina    Xing, Xiaob    Pan, Linga    Liu, Quna    Li, Yifei*,a  
(a School of Chemistry, Northeast Normal University, Changchun 130024) 

(b Changchun Food and Drug Control, Changchun 130012) 

Abstract  α-Carbolinone compounds are widely present in various natural products and drug active molecules, and the syn-
thesis methods have important research significance and application value. A novel tandem cycloaddition reaction based on 
2-nitrochalcone and ethyl isocyanoacetate has been discovered, which can be used for efficient synthesis of α-carbolinone 
compounds. The synthesis process achieved two nitrogen heterocyclic systems, and the formation and transformation of multi-
ple chemical bonds through a one-step reaction. Moreover, the reduction cyclization process did not use external reductant. 
The reaction process is simple to operate, the reaction materials are cheap and easy to obtain, and the reaction condition is 
green and mild. In conclusion, it is an effective and practical method for the synthesis of carbolinones. 
Keywords  α-carbolinone; 2-nitrochalcone; ethyl isocyanoacetate; tandem cyclization reaction 

 
氮杂稠环化合物广泛存在于活性天然产物以及药

物分子中, 具有潜在的生物活性及药理性质. 吲哚衍生

物由于其在药物化学、手性催化剂和配体合成等领域展

示出独特而重要的应用价值, 其合成方法及相关研究被

广泛报道[1]. 其中, 母核结构为吲哚并吡啶的咔啉类化

合物作为一类重要的吲哚衍生物, 因其特有的平面芳环

结构及碱性边链能够嵌入脱氧核糖核酸(DNA)中的性

质[2], 能够表现出抗惊厥、抗焦虑和止痛等中枢神经系

统药物的药理活性[3], 以及抗肿瘤[4]、抗疟疾[5]、抗寄生

虫[6]和抗人类免疫缺陷病毒(HIV)[7]等潜在的应用价值. 

咔啉酮类化合物, 即吲哚并吡啶酮化合物(包括 α-、β-、
γ-咔啉酮), 作为咔啉化合物的重要衍生物, 在医学和生

物学研究中同样被广泛应用(图 1)[8].  
在过去的十几年中, 咔啉酮类化合物的合成受到了

国内外课题组的广泛关注, 诸多关于 β-咔啉酮[9]及 γ-咔
啉酮[10,11]的合成方法被报道. 与之相比, 关于 α-咔啉酮

化合物合成方法的研究相对较少, 在近年来才开始被广

泛开发. 2017年, 姚清发课题组[12]利用Cu(I)催化的邻碘

代苯甲酰胺与 2-卤代苯乙腈的环化反应实现了 α-咔啉

酮化合物的合成. 同年, 叶松课题组[13] 报道了氮杂环 
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图 1  含 α-咔啉酮骨架结构的天然产物和药物分子 
Figure 1  Natural products and drug molecules containing α-carbolinone skeleton structure

卡宾催化烯醛与吲哚亚胺的[3＋3]环加成反应合成 α-咔
啉酮的方法. 2018 年, 李俊龙课题组[14]利用氮杂卡宾催

化的[4＋2]环加成策略合成了 α-咔啉酮. 虽然上述方法

实现了 α-咔啉酮化合物的合成, 然而复杂的原始底物、

昂贵的催化剂及苛刻的反应条件在一定程度上限制了

其普适性. 因此, 利用简单易得的合成底物, 在温和条

件下高效合成 α-咔啉酮的方法亟待开发.  
硝基查尔酮类化合物可以由简单的羟醛缩合反应

制备, 是一种易合成且多反应位点的重要有机合成中间

体, 邻官能团化硝基芳烃的还原环化反应是合成含氮杂

环化合物的最有效途径之一[15-18]. 另一方面, 活化的亚

甲基异腈化合物由于多样性的反应位点和特殊的反应

活性 ,  常作为合成子参与含氮杂环化合物的环化反 
应[19]. 2017 年, 本课题组[20]报道了一种基于邻硝基查尔

酮与活化亚甲基异腈的串联[3＋2]环加成/Cadogan 反 
应, 反应的关键中间体可作为内部还原剂的二氢吡咯化

合物, 最终合成吡咯并[2,3-b]喹诺酮类化合物(Scheme  
1, a). 随后, 以 2-硝基查尔酮为合成原料, 在无外加还
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图式 1  查尔酮与活化亚甲基异腈的还原环化反应 
Scheme 1  Reduction cyclization reaction of chalcone with active methylene isocyanide 
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原剂的条件下, 通过分步的[3＋2]环加成/还原环化反

应, 实现了吡咯并[3,4-c]喹啉氮氧化物的合成(Scheme 
1, b)[21]. 最近, 黄超课题组[22]同样利用 2-硝基查尔酮与

异氰基乙酸乙酯, 在三倍量的碱性催化剂的作用下经串

联环化反应合成了吲哚并吡喃酮类化合物(Scheme 1, c). 
本工作发现了一种同样以 2-硝基查尔酮和异氰基乙酸

乙酯为原料, 经串联还原环化反应合成 α-咔啉酮类化合

物的方法.  

1  结果与讨论 

1.1  反应条件优化 

首先, 以 2-硝基查尔酮 1a 与异氰基乙酸乙酯 2 为

模板底物, K2CO3为催化剂, 在EtOH溶剂中120 ℃下搅

拌反应 5 h, 以 39%的产率得到目标产物 α-咔啉酮 3a(表
1, Entry 1). 接下来对反应体系的催化剂进行了筛选(表
1, Entries 1～4), 实验结果表明, 相较于 K2CO3、CsCO3

和 NaOH 等无机碱 , 1,5-二氮杂二环[5.4.0]十一烯-5 
(DBU)用量为 1.0 equiv.时最佳, 收率可达 65%(表 1, 
Entry 4). 在此条件下减少 DBU 用量会同时减少产物 3a
的产率, 产率为 49%(表 1, Entry 5), 而增加DBU用量不

会继续提升产率(表 1, Entry 6). 随后, 尝试改变底物 1a
和 2 的投料比例, 以期进一步优化产率(表 1, Entries 7～
11). 实验发现, 当 1a∶2＝1.5∶1 时可以将收率提升至

71%(表 1, Entry 10). 接下来尝试将溶剂更换为 THF、
CHCl3、EtOAc、甲苯和 CH3CN(表 1, Entries 12～16), 实
验结果显示其效果不及 EtOH, 尤其当使用 EtOAc 作为

溶剂时, 反应体系较为混乱, 产物难以提纯(表1, Entries 
14～16). 随后将溶剂更换为超干 EtOH, 并且将反应体

系置于N2保护下进行, 令人高兴的是, 3a 的产率提高至

77%(表 1, Entry 17). 此后, 在此条件下对反应温度进行

了调整. 然而, 升高或降低温度均未能使产率得以继续

提升(表 1, Entries 18, 19). 最后, 尝试对反应时间加以

调整(表 1, Entries 20, 21). 值得一提的是, 延长反应时

间导致产率下降, 相反, 适当缩短反应时间能小幅提升

产率至 81%(表 1, Entry 20). 由此得到的最优反应条件

为: 常温干燥条件下, 将 2-硝基查尔酮(1a) (0.3 mmol, 
1.5 equiv.)与异氰基乙酸乙酯(2) (0.2 mmol, 1.0 equiv.)、
催化剂DBU (0.2 mmol, 1.0 equiv.)溶于10 mL超干EtOH
溶液中, 体系在 120 ℃和 N2保护下搅拌 4 h. 值得注意

的是, 在优化条件过程中, 没有生成前文所提及的吲哚

并吡喃酮类化合物[22]. 通过实验优化, 发现反应条件中

的溶剂、温度以及所处的气体氛围都对该反应取向起到

至关重要的作用.  

1.2  底物范围扩展 

在明确最优反应条件后, 为了探究该反应的适用 

表 1  反应条件优化 a 

Table 1  Optimization of the reaction conditions 

NO2
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N
H

N
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Entry 1a∶2 Catalyst  
(equiv.) Solvent Temp./ 

℃ 
Time/ 

h 
Yieldb/

% 
1 1∶2 K2CO3 (1.0) EtOH 120 5 39c 
2 1∶2 CsCO3 (1.0) EtOH 120 5 40d 
3 1∶2 NaOH (1.0) EtOH 120 5 61 
4 1∶2 DBU (1.0) EtOH 120 5 65 
5 1∶2 DBU (0.5) EtOH 120 5 49e 
6 1∶2 DBU (2.0) EtOH 120 5 62 
7 1∶1.2 DBU (1.0) EtOH 120 5 36f 
8 1∶1.5 DBU (1.0) EtOH 120 5 43 
9 1.2∶1 DBU (1.0) EtOH 120 5 50 
10 1.5∶1 DBU (1.0) EtOH 120 5 71 
11 2∶1 DBU (1.0) EtOH 120 5 55 
12 1.5∶1 DBU (1.0) THF 120 5 58 
13 1.5∶1 DBU (1.0) CHCl3 120 5 51 
14 1.5∶1 DBU (1.0) EtOAc 120 5 Trace 
15 1.5∶1 DBU (1.0) Toluene 120 5 30 
16 1.5﹕1 DBU (1.0) CH3CN 120 5 42 
17 1.5∶1 DBU (1.0) Dry EtOH 120 (N2) 5 77 
18 1.5∶1 DBU (1.0) Dry EtOH 100 (N2) 5 70 
19 1.5∶1 DBU (1.0) Dry EtOH 130 (N2) 5 75 
20 1.5∶1 DBU (1.0) Dry EtOH 120 (N2) 4 81 
21 1.5∶1 DBU (1.0) Dry EtOH 120 (N2) 6 72 

a Reaction conditions: 1a (0.3 mmol), 2 (0.2 mmol), DBU (0.3 mmol), dry 
EtOH (10 mL) under a N2 atmosphere. The reaction mixture was then heated 
at 120 ℃ for 4 h with N2. b Isolated yield. c Recovery yield of 1a is 43%.    
d Recovery yield of 1a is 39%. e Recovery yield of 1a is 28%. f Recovery yield 
of 1a is 41%. 

性, 对底物适用范围进行了考察(表 2). 结果表明, 该还

原环化对 2-硝基查尔酮 1 中苯环所连的取代基团 R1和

R2基团显示出较为广泛的耐受性, 但是如果将2-硝基查

尔酮中羰基所连的苯基替换为脂肪族取代基团, 例如叔

丁基时, 该反应则不会发生.  
首先, 对R1的取代基团进行拓展. 当 2-硝基查尔酮

1 中连有硝基的苯环没有取代基(1a), 或苯基上的取代

基团 R1 是吸电子基团时(1d～1g), 无论取代基团 R1 在

硝基的对位还是间位, 都能有效地以中等至良好的产率

得到对应的目标产物(3a 和 3d～3g). 然而, 当吸电子基 
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表 2  底物扩展 

Table 2  Substrate scope 
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团处于邻位时无法得到相应目标产物, 说明空间位阻对

此反应存在较大影响. 当 R1 为供电子基团时(1b～1c), 
仅在硝基对位取代时能实现良好的收率(3b～3c), 在间

位取代时产率会明显下降, 在邻位取代时环化反应无法

进行, 这一现象同样可以用空间位阻效应加以解释.  
接下来, 对取代基 R2 的适用范围进行探索. 当 R2

取代基团处于苯环的对位时, 无论是吸电子基团还是供

电子基团, 都可以良好的产率得到相应的 α-咔啉酮化合

物(3h～3j). 然而当取代基团处于苯环间位时, 供电子

基团能够顺利地得到目标产物(3k 和 3l), 还尝试了连有

二甲氧基取代的 2-硝基查尔酮 1m, 并以 60%的产率获

得相应的产物 3m. 但是, 当取代基为吸电子基团时则

体系较乱, 目标产物产率极低. 同样, 由于空间位阻的

影响, 当苯环的邻位连有取代基团时, 此反应不能发生.  
除以上工作外, 尝试将取代基 R2 的适用范围扩展

至萘基、呋喃和吡咯等杂芳基基团. 遗憾的是, 仅当 R2

为萘基时, 可以以 64%的产率得到相应的目标产物 3n, 
其它反应体系杂乱, 难以提纯, 未能取得对应的目标产

物生成.  

1.3  克级反应 

为了进一步证明该反应的实用性, 利用 2-硝基查尔

酮(1a)和异氰基乙酸乙酯(2)进行了克级规模实验, 将反

应时间延长至 5.5 h, 以 71%的产率合成 α-咔啉酮化合

物 3a (1.11 g) (Scheme 2). 

1.4  反应机理 

在上述实验结果和先前文献报道的基础上[16,20-23], 
推测2-硝基查尔酮(1a)和异氰基乙酸乙酯(2)合成α-咔啉

酮衍生物 3a 的反应机理如下(Scheme 3): 碱性条件下, 
异氰基乙酸乙酯(2)与 2-硝基查尔酮(1)发生分子间亲核

加成, 形成中间体 I, 随后进一步发生分子内亲核加成, 
形成吡咯环合反应中间体 II. 中间体 II中的硝基氧负离

子向异氰基乙酸乙酯的羰基亲核进攻, 乙氧基负离子作

为离去基团离去, 形成四元内酯环中间体 III. 中间体

III 中的异氰基端碳进一步向羰基发生分子内亲核加成, 
生成吡啶环; 此外, 四元内酯环进一步脱去羧基, 形成

咔啉中间体 IV. 中间体 IV 历经脱水及水分子的再次亲

核加成, 生成 1,2-羰基迁移形式的羟胺中间体 VII. 羟
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图式 2  克级反应 
Scheme 2  Gram-scale reaction 

 

图式 3  推测的机理 
Scheme 3  Proposed mechanism

胺中间体 VII 在无外加还原剂的条件下生成 α-咔啉酮

3a. 此步骤与本课题组前期工作利用还原环化反应生成

吡咯并[3,4-c]喹啉氮氧化物涉及到的机理相类似[21], 我
们推测可能与反应条件中的高温有关, 进一步的相关机

理研究正在进行中. 

2  结论 

本研究通过 2-硝基查尔酮与异氰基乙酸乙酯之间

的串联环化反应高效合成了 α-咔啉酮化合物, 为复杂的

含氮杂环化合物的构建提供了一种新颖、高效的方法. 
本合成方法具有实验过程操作简单, 反应原料廉价易

得, 反应条件绿色、温和等优点, 具有重要的研究意义

和应用前景.  

3  实验部分 

3.1  仪器与试剂 
1H NMR、13C NMR 数据经由 Varian INOVA-600

核磁共振仪测定, 以含四甲基硅烷(TMS)为内标, 氘代

溶剂为市售 DMSO-d6, 参考溶剂峰 δ 2.5、3.3 (1H NMR), 
39.60 (13C NMR). 质谱由 Bruker micro TOF II focuss- 
pectrometer 质谱仪测定. 加热反应均在油浴中进行. 薄
层色谱(TLC)使用 254 或 365 nm 三用紫外分析仪显色. 
柱层析硅胶为: 300～400 目(青岛海洋化工厂). 试剂及

溶剂均为市售分析纯或化学纯, 直接使用.  

3.2  实验方法 

3.2.1  2-硝基查尔酮化合物的合成 

以(E)-3-(2-硝基苯基)-1-苯基丙-2-烯-1-酮(1a)的合

成为例: 参考文献[24]方法, 在 50 mL 的圆底烧瓶中加

入2-硝基苯甲醛(1.51 g, 10.0 mmol), 苯乙酮(1.32 g, 11.0 
mmol)以及 10 mL 乙醇, 随后加入 NaOH (0.4 g, 10.0 
mmol), 在室温条件下反应 24 h. 待反应完成后(通过

TLC 点板监测反应), 向反应体系加入饱和 NH4Cl 水溶

液淬灭, 用 CHCl2 (20 mL×3)萃取, 合并有机相, 用
Na2SO4 干燥, 真空浓缩. 残余物经硅胶柱层析纯化(层
析液: 石油醚/乙酸乙酯, V/V＝20/1), 得到(E)-3-(2-硝基

苯基)-1-苯基丙-2-烯-1-酮(1a)[24], 产率为 92%. 以相同

方法合成化合物 1a～1n.  
3.2.2  3-苯基-1,9-二氢-2H-吡啶并[2,3-b]吲哚-2-酮的

合成 
以底物 3-苯基-1,9-二氢-2H-吡啶并[2,3-b]吲哚-2-酮

(3a)的合成为例: 真空环境下, 在 25 mL 的圆底烧瓶中

将(E)-3-(2-硝基苯基)-1-苯基丙-2-烯-1-酮(1a) (0.076 g, 
0.3 mmol)与异氰基乙酸乙酯(2) (0.023 g, 0.2 mmol)溶解

于 10 mL 超干乙醇溶剂中, 向体系加入 DBU (0.070 g, 
0.3 mmol), 120 ℃ N2保护条件下搅拌反应 4 h. 待反应

完成后(TLC 监测), 将体系缓慢倒入水中, 加饱和的
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NH4Cl 水溶液以淬灭反应. 然后将混合溶液用乙酸乙酯

(20 mL×3)萃取, 合并有机相, Na2SO4干燥, 真空浓缩. 
残余物经硅胶柱层析纯化(层析液: 石油醚/乙酸乙酯, V/ 
V＝20/1), 得到 3-苯基-1,9-二氢-2H-吡啶并[2,3-b]吲哚- 
2-酮(3a), 产率为 81%. 以相同方法合成化合物 3a～3n.  

3-苯基-1,9-二氢-2H-吡啶并[2,3-b]吲哚-2-酮(3a): 
收率 81%, 淡黄色油状物 .  1H NMR (600 MHz, 
DMSO-d6) δ: 12.02 (s, 1H), 11.61 (s, 1H), 8.12 (d,  
J＝6.0 Hz, 1H), 7.81 (d, J＝12.0 Hz, 2H), 7.54 (d, J＝6.0 
Hz, 1H), 7.49 (t, J＝9.0 Hz, 2H), 7.44～7.39 (m, 3H) , 
7.21 (t, J＝9.0 Hz, 1H); 13C NMR (151 MHz, DMSO-d6) 
δ: 156. 6, 139.9, 136. 8, 135.1, 129.2 (2C), 128.9, 127.6, 
127.0, 127.0 (2C), 125.3, 122.7, 122.0, 120.2, 113.0, 99.2. 
HRMS (ESI) calcd for C17H13N2O [M＋H]＋ 261.1023, 
found 261.1030. 

6-甲基-3-苯基-1,9-二氢-2H-吡啶并[2,3-b]吲哚-2-酮
(3b):  收率 76%, 淡黄色油状物. 1H NMR (600 MHz, 
DMSO-d6) δ: 12.00 (s, 1H), 11.57 (s, 1H), 8.11 (d, J＝12.0 
Hz, 1H), 7.71 (d, J＝12.0 Hz, 2H), 7.54 (d, J＝12.0 Hz, 
1H), 7.43 (t, J＝9.0 Hz, 1H), 7.36 (d, J＝6.0 Hz, 1H) , 
7.30 (d, J＝6.0 Hz, 2H), 7.20 (t, J＝6.0 Hz, 1H), 2.36 (s, 
3H); 13C NMR (151 MHz, DMSO-d6) δ: 156.5, 138.2, 
137.1, 135.0, 129.2 (2C), 128.9, 128.7, 127.0 (2C), 126. 9, 
124.6, 124.5, 123.8, 121.4, 114.6, 99.1, 60.2. HRMS (ESI) 
calcd for C18H15N2O [M＋H]＋ 275.1179, found 275.1168. 

6-甲氧基-3-苯基-1,9-二氢-2H-吡啶并[2,3-b]吲哚-2-
酮(3c):  收率 74%, 淡黄色油状物. 1H NMR (600 MHz, 
DMSO-d6) δ: 11.90 (s, 1H), 11.57 (s, 1H), 7.86 (d, J＝12.0 
Hz, 2H), 7.72 (d, J＝6.0 Hz, 1H), 7.54 (d, J＝6.0 Hz, 2H), 
7.49～7.45 (m, 3H), 7.14～7.12 (m, 1H), 3.90 (s, 3H); 13C 
NMR (151 MHz, DMSO-d6) δ: 156.6, 154.1, 136.0, 135.2, 
135.0, 129.2 (2C), 128.6, 128.2, 126.8 (2C), 124.9, 123.0, 
117.6, 113.8, 103.0, 99.3, 55.9. HRMS (ESI) calcd for 
C18H15N2O2 [M＋H]＋ 291.1129, found 291.1113. 

6-氯-3-苯基-1,9-二氢-2H-吡啶并[2,3-b]吲哚-2-酮
(3d):  收率 77%, 淡黄色油状物. 1H NMR (600 MHz, 
DMSO-d6) δ: 12.23 (s, 1H), 11.69 (s, 1H), 8.25 (d, J＝6.0 
Hz, 1H), 7.80 (d, J＝12.0 Hz, 2H), 7.55 (d, J＝6.0 Hz, 
1H), 7.50 (t, J＝6.0 Hz, 2H), 7.44～7.41 (m, 3H); 13C 
NMR (151 MHz, DMSO-d6) δ: 156.5, 138.2, 137.1, 135.0, 
129.2 (2C), 128.9, 128.7, 127.0 (2C), 126. 9, 124.6, 124.5, 
123.9, 121.4, 114.6, 99.1. HRMS (ESI) calcd for 
C17H12ClN2O [M＋H]＋ 295.0633, found 295.0630. 

6-溴-3-苯基-1,9-二氢-2H-吡啶并[2,3-b]吲哚-2-酮
(3e):  收率 71%, 淡黄色油状物. 1H NMR (600 MHz, 

DMSO-d6) δ: 12.24 (s, 1H), 11.68 (s, 1H), 8.39 (s, 1H), 
7.80 (d, J＝12.0 Hz, 2H), 7.55～7.54 (m, 1H), 7.51～7.48 
(m, 3H), 7.46 (s, 1H), 7.42 (t, J＝6.0 Hz, 1H); 13C NMR 
(151 MHz, DMSO-d6) δ: 156.5, 138.5, 137.1, 135.0, 129.4, 
129.2 (2C), 128.9, 128.5, 127.0 (2C), 124.5, 124.5, 124.4, 
115.0, 112.3, 99.1. HRMS (ESI) calcd for C17H12BrN2O 
[M＋H]＋ 339.0128, found 339.0131. 

7-氯-3-苯基-1,9-二氢-2H-吡啶并[2,3-b]吲哚-2-酮
(3f): 收率 71%, 淡黄色油状物. 1H NMR (600 MHz, 
DMSO-d6) δ: 12.19 (s, 1H), 11.69 (s, 1H), 8.15 (d, J＝12.0 
Hz, 1H), 7.80 (d, J＝12.0 Hz, 2H), 7.53 (s, 1H), 7.50 (t,   
J＝6.0 Hz, 2H), 7.43 (t, J＝6.0 Hz, 1H), 7.40 (s, 1H), 
7.24～7.23 (m, 1H); 13C NMR (151 MHz, DMSO-d6) δ: 
156.4, 140.2, 137.4, 135.0, 131.4, 129.2 (2C), 128.9, 
128.3, 127.1 (2C),125.0, 123.6, 121.6, 120.5, 112.5, 98.9. 
HRMS (ESI) calcd for C17H12ClN2O [M＋H]＋ 295.0633, 
found 295.0623. 

7-溴-3-苯基-1,9-二氢-2H-吡啶并[2,3-b]吲哚-2-酮
(3g): 收率 73%, 淡黄色油状物. 1H NMR (600 MHz, 
DMSO-d6) δ: 12.19 (s, 1H), 11.70 (s, 1H), 8.10～8.08 (d,  
J＝12.0 Hz, 1H), 7.81～7.79 (d, J＝12.0 Hz, 2H), 7.69～
7.68 (d, J＝6.0 Hz, 1H), 7.51～7.48 (t, J＝9.0 Hz, 2H), 
7.44～7.43 (d, J＝6.0 Hz, 1H), 7.39 (s, 1H), 7.36～7.34 
(m, 1H); 13C NMR (151 MHz, DMSO-d6) δ: 156.4, 140.6, 
137.4, 135.0, 129.2 (2C), 128.9, 128.2, 127.1 (2C), 125.0, 
123.9, 123.1, 121.9, 119.7, 115.5, 98.9. HRMS (ESI) calcd 
for C17H12BrN2O [M＋H]＋ 339.0128, found 339.0116. 

3-(4-甲基苯基)-1,9-二氢-2H-吡啶并[2,3-b]吲哚-2-
酮(3h): 收率 62%, 淡黄色油状物. 1H NMR (600 MHz, 
DMSO-d6) δ: 12.00 (s, 1H), 11.57 (s, 1H), 8.11 (d, J＝12.0 
Hz, 1H), 7.71 (d, J＝12.0 Hz, 2H), 7.54 (d, J＝12.0 Hz, 
1H), 7.43 (t, J＝6.0 Hz, 1H), 7.35 (s, 1H) , 7.30 (d, J＝6.0 
Hz, 2H), 7.20 (t, J＝6.0 Hz, 1H), 2.36 (s, 3H); 13C NMR 
(151 MHz, DMSO-d6) δ: 156.5, 139.9, 138.2, 136.8, 132.4, 
129.7 (2C), 127.5, 126.8, 126.8 (2C), 125.2, 122.7, 121.9, 
120.0, 113.0, 98.5, 21.2. HRMS (ESI) calcd for C18H15N2O 
[M＋H]＋ 275.1179, found 275.1171. 

3-(4-甲氧基苯基)-1,9-二氢-2H-吡啶并[2,3-b]吲哚- 
2-酮(3i): 收率 67%, 淡黄色油状物. 1H NMR (600 MHz, 
DMSO-d6) δ: 11.96 (s, 1H), 11.52 (s, 1H), 8.10 (d, J＝12.0 
Hz, 1H), 7.77～7.74 (m, 2H), 7.54 (d, J＝6.0 Hz, 1H), 
7.44～7.41 (m, 1H), 7.29 (s, 1H), 7.19 (t, J＝6.0 Hz, 
1H) ,7.05～7.04 (m, 2H), 3.82 (s, 3H); 13C NMR (151 
MHz, DMSO-d6) δ: 159.9, 156.6, 139.9, 136.7, 128.3 (2C), 
127.6, 127.3, 126.8, 125.4, 122.7, 121.9, 119.9, 114.6 
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(2C), 113.0, 98.0, 55.7. HRMS (ESI) calcd for C18H15N2O2 
[M＋H]＋ 291.1129, found 291.1120. 

3-(4-溴苯基)-1,9-二氢-2H-吡啶并[2,3-b]吲哚-2-酮
(3j): 收率 62%, 淡黄色油状物. 1H NMR (600 MHz, 
DMSO-d6) δ: 12.06 (s, 1H), 11.66 (s, 1H), 8.11 (d, J＝12.0 
Hz, 1H), 7.77～7.76 (m, 2H), 7.69～7.67 (m, 2H), 7.55 (d, 
J＝6.0 Hz, 1H), 7.45～7.42 (m, 2H), 7.21 (t, J＝6.0 Hz, 
1H); 13C NMR (151 MHz, DMSO-d6) δ: 156.5, 139.9, 
135.5, 134.3, 132.0 (2C), 129.0 (2C), 127.9, 126.9, 125.0, 
122.7, 122.0, 121.9, 120.2, 113.0, 99.6. HRMS (ESI) calcd 
for C17H12BrN2O [M＋H]＋ 339.0128, found 339.0130. 

3-(3-甲基苯基)-1,9-二氢-2H-吡啶并[2,3-b]吲哚-2-
酮(3k): 收率 70%, 淡黄色油状物. 1H NMR (600 MHz, 
DMSO-d6) δ: 12.01 (s, 1H), 11.54 (s, 1H), 8.12 (d, J＝6.0 
Hz, 1H), 7.66 (s, 1H), 7.61 (d, J＝6.0 Hz, 1H), 7.54 (d, J＝
12.0 Hz, 1H), 7.44～7.42 (m, 1H), 7.39～7.35 (m, 2H), 
7.24～7.19 (m, 2H), 2.40 (s, 3H); 13C NMR (151 MHz, 
DMSO-d6) δ: 156.5, 139.9, 138.4, 136.9, 135.1, 129.7, 
129.4, 129.1, 127.6, 126.8, 125.2, 124.1, 122.8, 122.0, 
120.1, 113.0, 98.9, 21.5. HRMS (ESI) calcd for C18H15N2O 
[M＋H]＋ 275.1179, found 275.1163. 

3-(3-甲氧基苯基)-1,9-二氢-2H-吡啶并[2,3-b]吲哚- 
2-酮(3l): 收率 71%, 淡黄色油状物. 1H NMR (600 MHz, 
DMSO-d6) δ: 12.01 (s, 1H), 11.54 (s, 1H), 8.12 (d, J＝6.0 
Hz, 1H), 7.66 (s, 1H), 7.61 (d, J＝6.0 Hz, 1H), 7.54 (d, J＝
12.0 Hz, 1H), 7.44～7.42 (m, 1H), 7.39～7.35 (m, 2H), 
7.24～7.19 (m, 2H), 2.40 (s, 3H); 13C NMR (151 MHz, 
DMSO-d6) δ: 157.0, 156.5, 139.9, 136.5, 136.5, 130.2, 
127.8, 126.9, 125.1, 122.8, 122.0, 120.1, 119.2, 114.8, 
113.0, 112.0, 99.2, 55.7. HRMS (ESI) calcd for C18H15N2- 
O2 [M＋H]＋ 291.1129, found 291.1133. 

3-(3,4-二甲氧基苯基)-1,9-二氢-2H-吡啶并[2,3-b]吲
哚-2-酮(3m): 收率 60%, 淡黄色油状物. 1H NMR (600 
MHz, DMSO-d6) δ: 11.97 (s, 1H), 11.55 (s, 1H), 8.12 (d,  
J＝6.0 Hz, 1H), 7.54 (d, J＝6.0 Hz, 1H), 7.44～7.41 (m, 
2H), 7.39～7.37 (m, 1H), 7.35 (s, 1H), 7.20 (t, J＝6.0 Hz, 
1H), 7.06 (d, J＝6.0 Hz, 1H), 3.91 (s, 3H), 3.82 (s, 3H); 
13C NMR (151 MHz, DMSO-d6) δ: 156.6, 149.3, 149.2, 
139.9, 136.8, 127. 8, 127.3, 126.8, 125.4, 122.7, 122.0, 
119.9, 119.3, 113.0, 112.3, 110.6, 98.1, 56.1, 56.1. HRMS 
(ESI) calcd for C19H17N2O3 [M＋H]＋ 321.1234, found 
321.1224. 

3-(萘-2-基)-1,9-二氢-2H-吡啶并[2,3-b]吲哚-2-酮
(3n): 收率 64%, 淡黄色油状物. 1H NMR (600 MHz, 
DMSO-d6) δ: 12.07 (s, 1H), 11.72 (s, 1H), 8.41 (s, 1H), 

8.16 (d, J＝12.0 Hz, 1H), 8.03 (d, J＝12.0 Hz, 1H), 8.00～
7.96 (m, 4H), 7.58～7.56 (m, 3H), 7.45 (t, J＝6.0 Hz, 1H), 
7.23 (t, J＝6.0 Hz, 1H); 13C NMR (151 MHz, DMSO-d6) 
δ: 156.6, 139.9, 136.5, 133.4, 133.0, 132.4, 128.8, 128. 7, 
128.0, 127.8, 127.1, 127.0, 126.9, 125.7, 125.2, 125.0, 
122.8, 122.0, 120.2, 113.0, 99.7. HRMS (ESI) calcd for 
C21H15N2O [M＋H]＋ 311.1179, found 311.1186. 

 
辅助材料(Supporting Information)  化合物 3a～3n的 1H 
NMR 和 13C NMR 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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