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·研究论文·

5-( 2-呋喃基) -1，3-环己二酮衍生物的合成及除草活性

崔 庆， 王 娇， 谢龙观， 徐效华 *

( 南开大学 元素有机化学研究所 /元素有机化学国家重点实验室，天津 300071 )

摘 要: 为了研究环己三酮类除草剂结构与活性的关系，以 2-呋喃甲醛为起始原料，经过与丙酮的

羟醛缩合( aldol condensation) 反应、与丙二酸二乙酯的迈克尔加成反应、以及分子内的羟醛缩合环

化反应，最后与酰氯发生重排反应合成了一系列新的 5-( 2-呋喃基) -1，3-环己二酮衍生物，所有目

标化合物的结构均经过核磁共振氢谱、碳谱及高分辨质谱的确证。初步除草活性测定结果表明，与

天然的 AB5046A 相比，2-苯甲酰基-5-( 2-呋喃基) 衍生物的活性明显降低，而 2-乙酰基和丙酰基衍

生物则显示出更高的除草活性，如化合物 T3 在 100 μg /mL 下对油菜生长的最高抑制率达 82． 9%。
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Synthesis and herbicidal activity of 5-( 2-furanyl )
cyclohexane-1，3-diones derivative s

CUI Qing， WANG Jiao， XIE Long-guan， XU Xiao-hua*

( State Key Laboratory of Elemento-organic Chemistry / Institute of Elemento-organic Chemistry，

Nankai University，Tianjin 300071，China)

Abstract : In order to explore the structure-activity relationship of triketones，a series of 2-acyl-5-( 2-
furnayl) -cyclohexane-1，3-diones derivatives w ere synthesized starting from 2-furaldehyde via acetone
aldol condensation and diethyl malonate M ichel reaction，then intramolecular cyclization of aldol
condensation． The structures of these compounds w ere confirmed by 1H NMR，13 C NMR and HRMS．
The in vitro bioassay results show ed that 2-benzoyl-5-( 2-furanyl) -cyclohexane-1，3-diones show more
low herbicidal activity than natural product AB5046A，and 2-acyl and propionyl derivatives have high
herbicidal activity ． Compound T3 show ed 82． 9% inhibition rate at the dosage of 100 μg /mL against
Brassica campestris L ．
Key words : 5-( 2-furanyl) -cyclohexane-1，3-diones; synthesis; herbicidal activity

以源于天然产物环己三酮类化合物为代表的对

羟苯基丙酮酸双氧化酶( HPPD ) 抑制剂具有广谱的

除草活性，能于苗前或苗后防除阔叶作物田中的阔

叶杂草，使杂草出现白化而死亡，具有活性高、残留

低、环境相 容 性 好、使 用 安 全 的 特 点［1］。在 天 然 环

己三酮类化合物的结构中，一般在 5 位都带有取代

基，如纤精酮 leptospermone［2］ 以及从 Nodulisporium
类微生物的次生代谢物中分离得到的 AB5046A 和
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AB5046B［3］( 见 Scheme 1 ) 。5 位的结构修饰也是

国外农药公司研究的热点，一些相关除草剂品种陆

续被开发 出 来［4］。为 了 研 究 这 类 化 合 物 结 构 与 活

性的关系，笔者用 2-呋喃基取代了环己三酮类化合

物结构中的 5 位羟基，设计合成了 22 个新的目标化

合物( T1 ～ T22 ) 。合成路线见 Scheme 2。 Scheme 1

Scheme 2

1 实验部分

1． 1 仪器与试剂

X-4 型数字显示显微熔 点 测 定 仪 ( 北 京 泰 克 仪

器有限公司) ，温度计未经校正; Bruker AV 300、400
及 Varian Mercury-Plus 400 型核磁共 振 仪［以 TMS
为内标 ( δH = 0． 00，δC = 0． 0 ) ，CDCl3 ( δH = 7． 26，

δC = 77． 0 ) 为溶 剂］; Ionspec 7． 0T 傅 立 叶 变 换 离 子

回旋共振质谱仪，离子源为电喷雾电离源 ( ESI) ; 薄

层层析( TLC ) 用 硅 胶 GF254 ( 筛 孔 径 10 ～ 40 μm )

( 青岛海洋化工厂生产) ; 乙醚、四氢呋喃( THF ) 经

钠沙干燥( 以二苯甲酮作指示剂) ，二氯甲烷经氢化

钙干燥; 所 有 反 应 均 由 薄 层 硅 胶 板 ( GF254 ) 紫 外 检

测，磷钼酸显色; 柱层析硅胶［200 ～ 300 目 ( 筛 孔 径

48 ～ 75 μm ) ］( 青岛海洋化工厂生产) 。
1． 2 化合物的合成

1． 2． 1 中间体 4-( 2-呋喃基) -3-丁烯-2-酮 ( 2 ) 的合

成 参考文献［5］的方法制备。所得粗品减压蒸馏收

集 35 Pa 下 52 ～54 ℃的馏分，得到化合物 2 ( 5． 24 g，

收率为 70． 0% ) ，m． p． 36 ～ 40 ℃ ( 文 献 值［5］37 ～
39 ) ; 1H NMR ( 400 MHz，CDCl3 ) : δ 2． 32 ( s，3H ) ，

6. 47 ～ 6. 49 ( m，1H ) ，6． 58 ～ 6． 67 ( m，2H ) ，7． 24 ～
7． 30 ( m，1H) ，7． 49 ～ 7． 50 ( m，1H) 。

1． 2． 2 5-( 2-呋喃基) -1，3-环己二酮( 3) 的合成

参考文献［6］的方法，用丙酮重结晶得到( 16． 1 g，

收率 90% ) ，m． p． 147 ～ 150 ℃ ( 文 献 值［6］: 150 ～
151 ℃ ) 。
1． 2． 3 目 标 化 合 物 T1 ～ T10 的 合 成 参 考 文 献

［7］方法制备。在氩气充分置换并配有电磁搅拌的

5 mL 圆 底 烧 瓶 中，先 加 入 化 合 物 3 ( 208 mg，

1． 21 mmol) 溶于 2． 5 mL 二氯甲烷的溶液，再依次

加入酸 ( 1． 21 mmol ) 、二 环 己 基 碳 二 亚 胺 ( DCC )

( 274 mg，1． 33 mmol ) 和 N，N-二 甲 基 氨 基 吡 啶

( DMAP) ( 7 mg，0． 057 mmol ) ，室 温 下 反 应，TLC
［乙酸乙酯-石 油 醚 = 1 ∶ 4 ( 含 质 量 分 数 为 1% 的 醋

酸) ］跟踪至反应结束( 约 48 h) 。抽滤，用 20 mL 二

氯甲烷洗涤，滤液 分 别 用 饱 和 氯 化 铵 溶 液 ( 5 mL ×
1 ) 和饱和氯化钠溶液 ( 5 mL × 1 ) 洗涤，无水硫酸镁

干燥。脱溶后，粗品进行硅胶柱 层 析［乙 酸 乙 酯-石
油醚 = 1∶6 ( 含质量分数为 1% 的醋酸) ］。
1． 2． 4 目标化合物 T11 ～ T22 的合成 参考文献

［8］方法 制 备。在 氩 气 充 分 置 换 并 配 有 电 磁 搅 拌、
恒压滴液漏斗的 25 mL 三口瓶中，先加入中间体 3
( 172 mg，1． 0 mmol) 溶于 5 mL 乙腈的溶液以及碳

酸钾( 138 mg，1． 0 mmol ) ，再 滴 加 制 备 好 的 取 代 苯

甲酰氯( 1． 1 mmol) 溶于 5 mL 乙腈的溶液。室温下

814
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反应，TLC 检 测 至 原 料 消 失 后，再 加 入 碳 酸 钾

( 138 mg，1. 0 mmol) 和 2 滴 ( 催 化 量 ) 丙 酮 氰 醇，

TLC 跟踪至前面 点 板 的 新 点 消 失，加 入 5 mL 稀 盐

酸淬灭反应。用乙酸乙酯( 20 mL × 3 ) 萃取，合并有

机层，无水硫酸钠干燥过夜。脱溶后，粗品进行硅胶

柱层析［乙酸乙酯-石油醚 = 1 ∶6 ( 含质量分数为 1%
的醋酸) ］。
1． 3 除草活性测定

采用标准 的 油 菜 平 皿 法 和 稗 草 小 杯 法［9］ 进 行

初步 的 除 草 活 性 测 试，以 人 工 合 成 的 AB5046A 为

对照药剂。
1． 3． 1 油菜平皿法 在直径 6 cm 的培养皿中铺好

滤纸，加入 2 mL 一定浓度的供试药液，播种已浸种

4 ～ 6 h 的油菜 Brassica campestris L ． 种子 15 粒，于

( 30 ± 1 ) ℃ 下黑暗培养 66 h，测定胚根长度。
1． 3． 2 稗草小杯法 在 50 mL 烧杯底部先铺一层

大小一致的玻璃球，再放一张与杯底大小一致的滤

纸，加入配制好的待测药液 5． 5 mL，以加蒸馏水者

为对照。播种已出芽一致的稗草 Echinochloa crus-
galli L ． Beauv 种子 10 粒，在( 28 ± 1 ) ℃ 的光室内培

养 60 h，测定稗草幼苗地上部分长度。

2 结果与讨论

2． 1 化合物的合成

关键中间体 2 采用了较为经典的合成 1，3-环己

二酮的方法，即由 2-呋喃甲醛与丙酮发生羟醛缩合

( aldol condensation) 反 应 得 到; 然 后 中 间 体 2 先 与

丙二酸二乙酯发生迈克尔加成反应，再发生分子内

羟醛缩合反应得到关环产物，最后经过脱羧反应得

到关键中间体 3。中间体 3 与脂肪酰氯合成目标物

的反应按照文献［7］方法进行。整个反应过程皆是

经典反应，操作简单、副产物少、收率高。关键中间

体 3 与碳酸钾在催化量丙酮氰醇催化下与取代苯甲

酰氯反应得到了化合物 T11 ～ T22［8］。
目标 化 合 物 的 理 化 性 质 和 元 素 分 析 数 据 见

表 1 ; 核磁共振氢谱和碳谱数据见表 2。

表 1 目标化合物的理化性质和高分辨质谱数据

Table 1 Physicochemical and HRMS data of the target compounds

化合物

Compd．
R

产率

Yield /%

熔点

m． p． /℃

分子式

Formula

高分辨质谱 HRMS

计算值 Calcd． 实测值 Found

T1 CH3 65 72 ～ 75 C12 H12 O4 C12 H12 O4 － H 219． 066 3 219． 065 9

T2 C2 H5 68 61 ～ 65 C13 H14 O4 C13 H14 O4 + Na 257． 078 4 257． 077 7

T3 n-C3 H7 77 42 ～ 44 C14 H16 O4 C14 H16 O4 + Na 271． 094 1 271． 094 3

T4 i-C3 H7 57 107 ～ 112 C14 H16 O4 C14 H16 O4 + Na 271． 094 1 271． 093 9

T5 n-C4 H9 48 35 ～ 40 C15 H18 O4 C15 H18 O4 + Na 285． 109 7 285． 109 2

T6 i-C4 H9 56 35 ～ 40 C15 H18 O4 C15 H18 O4 + Na 285． 109 7 285． 108 9

T7 n-C5 H11 68 34 ～ 39 C16 H20 O4 C16 H20 O4 + Na 299． 125 4 299． 124 9

T8 n-C6 H13 68 31 ～ 37 C17 H22 O4 C17 H22 O4 + Na 313． 141 0 313． 140 5

T9 i-C6 H13 73 39 ～ 46 C17 H22 O4 C17 H22 O4 + Na 313． 141 0 313． 140 8

T10 n-C7 H15 78 40 ～ 46 C18 H24 O4 C18 H24 O4 + Na 327． 156 9 327． 156 1

T11 H 65 黄色油状 Yellow oil C17 H14 O4 C17 H14 O4 + H 283． 096 5 283． 096 7

T12 2-Cl 56 120 ～ 125 C17 H13 ClO4 C17 H13 ClO4 + H 316． 050 2 316． 050 2

T13 2-I 78 98 ～ 100 C17 H13 IO4 C17 H13 IO4 + H 408． 993 1 408． 993 4

T14 2-NO2 78 97 ～ 102 C17 H13 NO6 C17 H13 NO6 + Na 350． 063 5 350． 063 2

T15 2-OCH3 62 107 ～ 112 C18 H16 O5 C18 H16 O5 + H 313． 107 1 313． 107 5

T16 3-F 72 90 ～ 92 C17 H13 FO4 C17 H13 FO4 － H 299． 072 5 299． 072 1

T17 4-Cl 76 油状物 Oil C17 H13 ClO4 C17 H13 ClO4 + H 316． 050 2 316． 050 9

T18 4-F 72 95 ～ 98 C17 H13 FO4 C17 H13 FO4 － H 299． 072 5 299． 073 3

T19 4-NO2 56 107 ～ 112 C17 H13 NO6 C17 H13 NO6 + Na 350． 063 5 350． 063 7

T20 4-CF3 72 144 ～ 146 C18 H13 F3 O4 C18 H13 F3 O4 － H 349． 069 3 349． 068 9

T21 4-OCH3 82 80 ～ 82 C18 H16 O5 C18 H16 O5 + H 313． 107 1 313． 107 0

T22 2，3-( CH3 O ) 2 77 82 ～ 86 C19 H18 O6 C19 H18 O6 + Na 365． 099 6 365． 099 5

914
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表 2 目标化合物 T1 ～ T22 的核磁共振氢谱和碳谱数据

Table 2 1H NMR and 13 C NMR data of target compound T1 － T22

化合物 Compd． 1 H NMR，δ 13 C NMR，δ

T1 2. 60 ( s，3H) ，2. 66 ～ 2. 72 ( m，1H ) ，2. 82 ～ 3. 02 ( m，3H ) ，3. 42 ～

3. 48 ( m，1H) ，6. 07 ( s，1H) ，6. 29 ( s，1H) ，7. 34 ( s，1H)

28. 60，30. 50，37. 70，42. 80，105. 10，110. 20，

113. 10， 141. 90， 154. 90， 193. 70， 197. 20，

202. 80

T2 1. 10 ( t，J = 7. 2 Hz，3H) ，2. 66 ( dd，J = 10. 4，16. 6 Hz，1H ) ，2. 78 ～

3. 07( m，5H) ，3. 39 ～ 3. 46( m，1H) ，6. 04( d，J = 3. 2 Hz，1H) ，6. 26 ～

6. 28 ( m，1H) ，7. 32 ( s，1H)

18. 21，30. 55，34. 24，37. 45，42. 92，105. 09，

110. 22， 112. 54， 141. 93， 154. 92， 193. 57，

196. 45，206. 80

T3 ( 0. 95 ( t，J = 7. 4 Hz，3H ) ，1. 58 ～ 1. 67 ( m，2H ) ，2. 67 ( dd，J =

10. 4，16. 6 Hz，1H ) ，2. 79 ～ 2. 91 ( m，2H ) ，2. 95 ～ 3. 01 ( m，3H ) ，

3. 40 ～ 3. 47 ( m，1H ) ，6. 05 ( d，J = 3. 2 Hz，1H ) ，6. 27 ～ 6. 28 ( m，

1H) ，7. 32 ( s，1H)

13. 86，17. 99，30. 54，37. 70，42. 34，43. 00，

105. 10， 110. 22， 112. 67， 141. 94， 154. 92，

193. 57，197. 05，205. 92

T4 1. 13 ( d，J = 6. 3 Hz，6H) ，2. 70 ( dd，J = 10. 5，16. 6 Hz，1H ) ，2. 82 ～

2. 94 ( m，2H) ，3. 01 ( ddd，J = 1. 4，4. 9，17. 9 Hz，1H ) ，3. 42 ～ 3. 49

( m，1H ) ，3. 93 ～ 4. 00 ( m，1H ) ，6. 07 ( d，J = 3. 2 Hz，1H ) ，6. 30 ～

6. 31 ( m，1H) ，7. 35 ( s，1H)

18. 68，18. 83，30. 52，36. 27，37. 91，43. 24，

105. 10， 110. 23， 111. 74， 141. 95， 154. 93，

193. 42，197. 55，210. 28

T5 0. 93 ( t，J = 7. 3 Hz，3H ) ，1. 34 ～ 1. 43 ( m，2H ) ，1. 56 ～ 1. 63 ( m，

2H) ，2. 69( dd，J = 10. 4，16. 6 Hz，1H ) ，2. 81 ～ 2. 93 ( m，2H ) ，2. 97 ～

3. 05 ( m，3H) ，3. 42 ～ 3. 49 ( m，1H) ，6. 07 ( d，J = 3. 2 Hz，1H ) ，6. 29

～ 6. 31 ( m，1H) ，7. 34 ( s，1H)

13. 89，22. 48，26. 74，30. 57，37. 78，40. 20，

43. 05， 105. 12， 110. 23， 112. 67， 141. 96，

154. 93，193. 60，197. 12，206. 14

T6 0. 96 ( d，J = 7. 3 Hz，6H) ，2. 08 ～ 2. 19 ( m，1H ) ，2. 69 ( dd，J = 10. 3，

16. 6 Hz，1H) ，2. 80 ～ 2. 87 ( m，1H ) ，2. 89 ～ 2. 93 ( m，3H ) ，2. 97 ～

3. 02( m，1H) ，3. 41 ～ 3. 49( m，1H) ，6. 07( d，J = 3. 2 Hz，1H) ，6. 29 ～

6. 30 ( m，1H) ，7. 34 ( s，1H)

22. 66，25. 55，30. 52，37. 95，43. 11，48. 72，

105. 12， 110. 23， 112. 95， 141. 95， 154. 93，

193. 58，197. 48，205. 36

T7 0. 89 ( t，J = 6. 9 Hz，3H ) ，1. 32 ～ 1. 36 ( m，4H ) ，1. 57 ～ 1. 65 ( m，

2H) ，2. 69( dd，J = 10. 4，16. 6 Hz，1H ) ，2. 81 ～ 2. 93 ( m，2H ) ，2. 97 ～

3. 04 ( m，3H) ，3. 41 ～ 3. 49 ( m，1H) ，6. 07 ( d，J = 3. 2 Hz，1H ) ，6. 29

～ 6. 30 ( m，1H) ，7. 34 ( s，1H)

13. 95，22. 47，24. 33，30. 55，31. 51，37. 77，

40. 43，43. 02，105. 12，110. 23，112. 65，141. 96，

154. 92，193. 64，197. 14，206. 16

T8 0. 87 ( t，J = 6. 9 Hz，3H ) ，1. 24 ～ 1. 39 ( m，6H ) ，1. 56 ～ 1. 63 ( m，

2H) ，2. 68( dd，J = 10. 4，16. 6 Hz，1H ) ，2. 80 ～ 2. 90 ( m，2H ) ，2. 96 ～

3. 04 ( m，3H) ，3. 41 ～ 3. 48 ( m，1H) ，6. 06 ( d，J = 3. 2 Hz，1H ) ，6. 28

～ 6. 30 ( m，1H) ，7. 34 ( s，1H)

14. 04，22. 52，24. 59，29. 02，30. 56，31. 59，

37. 76，40. 46，43. 03，105. 11，110. 22，112. 65，

141. 94，154. 93，193. 57，197. 10，206. 12

T9 0. 87 ( d，J = 6. 6 Hz，6H ) ，1. 20 ～ 1. 26 ( m，2H ) ，1. 50 ～ 1. 64 ( m，

3H) ，2. 68( dd，J = 10. 3，16. 3 Hz，1H ) ，2. 81 ～ 2. 92 ( m，2H ) ，2. 96 ～

3. 02 ( m，3H) ，3. 42 ～ 3. 47 ( m，1H) ，6. 06 ( d，J = 3. 1 Hz，1H ) ，6. 28

～ 6. 29 ( m，1H) ，7. 33 ( s，1H)

22. 50，27. 83，30. 56，37. 76，38. 54，40. 65，

43. 05， 105. 12， 110. 23， 112. 68， 141. 94，

154. 93，193. 57，197. 09，206. 28

T10 0. 87 ( t，J = 5. 7 Hz，3H ) ，1. 27 ～ 1. 32 ( m，8H ) ，1. 57 ～ 1. 62 ( m，

2H) ，2. 68( dd，J = 10. 4，16. 6 Hz，1H ) ，2. 86 ～ 3. 04 ( m，5H ) ，3. 42 ～

3. 48 ( m，1H) ，6. 06 ( d，J = 3. 2 Hz，1H) ，6. 29 ～ 6. 30 ( m，1H ) ，7. 34

( s，1H)

14. 09，22. 62，24. 65，29. 09，29. 32，30. 57，

31. 71，37. 78，40. 48，43. 06，105. 12，110. 22，

112. 67， 141. 95， 154. 94， 193. 57， 197. 11，

206. 13

T11 2. 64( dd，J = 10. 0，16. 9 Hz，1H) ，2. 77 ( d，J = 16. 4 Hz，1H) ，2. 88 ～

3. 04 ( m，2H ) ，3. 46 ～ 3. 52 ( m，1H ) ，6. 05 ( s，1H ) ，6. 25 ( s，1H ) ，

7. 29 ～ 7. 33 ( m，3H) ，7. 42 ～ 7. 43 ( m，2H)

30. 67，36. 94，42. 35，105. 35，110. 34，113. 01，

127. 77， 128. 39， 132. 12， 137. 90， 142. 05，

154. 82，192. 61，194. 59，198. 69

T12 2. 70 ～ 2. 74 ( m，2H ) ，3. 04 ～ 3. 14 ( m，2H ) ，3. 68 ～ 3. 78 ( m，1H ) ，

6. 17 ～ 6. 21 ( m，1H ) ，6. 35 ～ 6. 39 ( m，1H ) ，6. 96 ～ 7. 01 ( m，1H ) ，

7. 34 ～ 7. 51 ( m，3H) ，7. 52 ～ 7. 55 ( m，1H)

32. 77，33. 34，40. 53，108. 69，117. 92，122. 65，

126. 59， 126. 89， 129. 25， 130. 28， 131. 59，

132. 13， 133. 93， 151. 41， 167. 28， 181. 54，

196. 42
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续表( Continued)

化合物 Compd. 1 H NMR，δ 13 C NMR，δ

T13 2. 75 ( dd，J = 10. 7，16. 6 Hz，1H) ，2. 87 ( dd，J = 4. 5，16. 6 Hz，1H ) ，

3. 10 ～ 3. 12 ( m，2H ) ，3. 70 ～ 3. 77 ( m，1H ) ，6. 16 ( s，1H ) ，6. 35 ～

6. 36 ( s，1H) ，6. 93 ～ 6. 94 ( m，1H ) ，7. 16 ～ 7. 21 ( m，1H ) ，7. 39 ～

7. 42 ( m，1H) ，7. 89 ～ 7. 93 ( m，1H) ，8. 04 ～ 8. 06 ( m，1H)

32. 79，33. 30，40. 54，92. 56，108. 88，117. 95，

128. 23， 131. 66， 132. 75， 133. 91， 139. 95，

141. 94，150. 32，161. 63，187. 31，196. 78

T14 2. 58 ～ 2. 77 ( m，2H ) ，2. 92 ～ 2. 98 ( m，2H ) ，3. 49 ～ 3. 57 ( m，1H ) ，

6. 04 ～ 6. 09 ( m，1H ) ，6. 24 ～ 6. 27 ( m，2H ) ，7. 66 ～ 7. 76 ( m，4H ) ，

7. 96 ～ 8. 01 ( m，1H)

32. 43，32. 95，41. 18，105. 25，110. 22，117. 87，

123. 85， 124. 33， 126. 45， 130. 17， 130. 34，

132. 62， 133. 45， 141. 85， 154. 95， 167. 65，

197. 63

T15 2. 61 ～ 2. 86 ( m，2H ) ，3. 56 ～ 3. 62 ( m，1H ) ，3. 81 ( s，3H ) ，6. 05 ～

6. 02 ( s，1H) ，6. 21 ～ 6. 31 ( m，1H ) ，6. 96 ～ 7. 14 ( m，3H ) ，7. 96 ～

7. 99 ( m，2H)

32. 88，33. 42，40. 62，55. 32，102. 71，105. 72，

110. 21， 113. 68， 123. 56， 124. 23， 125. 89，

129. 81， 130. 34， 132. 61， 135. 63， 142. 02，

153. 99，172. 34，180. 74，197. 02

T16 2. 73 ( dd，J = 10. 5，16. 4 Hz，1H) ，2. 86 ( dd，J = 4. 1，16. 6 Hz，1H ) ，

3. 09 ～ 3. 13 ( m，2H ) ，3. 70 ～ 3. 75 ( m，1H ) ，6. 15 ( s，1H ) ，6. 35 ～

6. 36 ( s，1H) ，6. 92 ～ 6. 94 ( m，1H ) ，7. 16 ～ 7. 22 ( m，1H ) ，7. 38 ～

7. 43 ( m，1H) ，7. 88 ～ . 793 ( m，1H) ，8. 05 ～ 8. 06 ( m，1H)

32. 89，34. 20，41. 54，92. 46，109. 88，117. 95，

118. 02， 128. 23， 128. 34， 131. 52， 131. 65，

132. 75， 133. 68， 133. 90， 139. 95， 140. 88，

141. 94，150. 32，162. 63，186. 81，197. 68

T17 2. 74 ～ 2. 95 ( m，2H ) ，3. 10 ( d，J = 6. 8 Hz，2H ) ，3. 73 ～ 3. 80 ( m，

1H) ，6. 17 ( s，1H ) ，6. 39 ～ 6. 43 ( m，1H ) ，7. 17 ～ 7. 20 ( m，1H ) ，

7. 87 ～ 7. 90 ( m，2H) ，8. 01 ～ 8. 04 ( m，2H)

32. 87，33. 28，40. 56，108. 43，117. 91，121. 72，

128. 81， 129. 22， 130. 57， 131. 61， 135. 53，

139. 04， 141. 06， 151. 41， 160. 70， 167. 32，

180. 78

T18 2. 77 ～ 2. 90 ( m，2H) ，3. 05 ～ 3. 14 ( m，2H ) ，6. 16 ( s，1H ) ，6. 36 ( s，

1H) ，7. 08 ～ 7. 12 ( m，2H) ，7. 40 ( s，1H) ，7. 56 ～ 7. 59 ( m，1H)

30. 62，36. 88，42. 36，105. 37，110. 34，112. 87，

114. 84， 115. 06， 131. 21， 142. 08， 154. 73，

163. 89，166. 41，183. 13，192. 57，197. 20

T19 2. 71 ( dd，J = 10. 4，16. 5 Hz，1H) ，2. 84 ( dd，J = 4. 6，16. 5 Hz，1H ) ，

3. 05 ～ 3. 16 ( m，2H ) ，3. 68 ～ 3. 76 ( m，1H ) ，6. 31 ( s，1H ) ，6. 38 ( d，

J = 3. 6 Hz，1H) ，7. 21 ( d，J = 3. 6 Hz，1H ) ，8. 04 ～ 8. 06 ( m，2H ) ，

8. 33 ～ 8. 35 ( m，2H)

33. 97，37. 87，40. 02，108. 92，122. 73，123. 59，

123. 70， 128. 51， 130. 07， 131. 19， 142. 18，

149. 98， 151. 04， 156. 12， 161. 14， 180. 06，

194. 08

T20 2. 79 ( dd，J = 10. 6，16. 5 Hz，1H) ，2. 91 ( dd，J = 4. 6，16. 5 Hz，1H ) ，

3. 12 ( d，J = 6. 8 Hz，2H) ，3. 75 ～ 3. 82 ( m，1H ) ，6. 19 ( s，1H ) ，6. 42

( d，J = 3. 5 Hz，1H ) ，7. 18 ～ 7. 21 ( m，1H ) ，7. 97 ～ 8. 01 ( m，2H ) ，

8. 14 ～ 8. 20 ( m，2H)

32. 97，33. 64，40. 67，108. 80，109. 13，118. 40，

122. 07， 123. 63， 125. 54， 126. 27， 126. 61，

129. 02， 130. 34， 131. 52， 151. 32， 161. 41，

162. 18，167. 44，181. 21，196. 71

T21 2. 62 ( dd，J = 10. 7，16. 5 Hz，1H ) ，2. 70 ～ 2. 86 ( m，3H ) ，3. 56 ～

3. 62 ( m，1H) ，3，87 ( s，3H) ，5. 42 ～ 5. 46 ( m，1H ) ，6. 28 ～ 6. 32 ( m，

1H) ，6. 95 ～ 7. 00 ( m，2H ) ，7. 13 ～ 7. 14 ( m，1H ) ，7. 95 ～ 8. 02 ( m，

2H)

33. 08，33. 45，40. 58，55. 46，102. 68，107. 72，

113. 63， 113. 74， 120. 71， 129. 91， 131. 46，

131. 57，151. 86，160. 69，180. 75，196. 90

T22 2. 72 ( dd，J = 10. 6，16. 4 Hz，1H ) ，2. 73 ～ 2. 86 ( m，3H ) ，3. 83 ～

3. 90 ( m，1H ) ，3. 93 ( s，6H ) ，6. 15 ( s，1H ) ，6. 31 ～ 6. 32 ( m，1H ) ，

6. 94 ～ 7. 16 ( m，2H) ，7. 39 ～ 7. 42 ( m，1H)

32. 90，33. 37，40. 59，55. 97，56. 12，108. 28，

114. 74， 117. 29， 117. 65， 120. 46， 122. 63，

123. 86， 124. 02， 133. 36， 152. 89， 163. 07，

167. 84，182. 17，196. 71

2． 2 除草活性

从表 3 中的数据可以看出: 与 AB5046A 相比，

当其 5 位羟基被 2-呋 喃 基 取 代 后，2-取 代 苯 甲 酰 类

衍生物( T11 ～ T12 ) LogP 值增加，除草活性大多降

低; 而 2-脂肪 酰 基 衍 生 物 大 多 除 草 活 性 增 强，尤 其

是与 AB5046A 结构比较类似的 T2，其 活 性 增 强 更

加明 显，在 100 μg /mL 下 对 稗 草 的 褪 绿 作 用 达

81. 2% ，对油菜 根 长 生 长 的 抑 制 率 也 达 67． 5% ; 而

与 AB5046A 最 为 接 近 的 T3 对 油 菜 根 长 生 长 的 抑

制率达 82. 9% ，对稗草的褪绿作用也达 72． 0%。但

笔者也发现，5-羟基被取代后，对稗草的白化作用下

降比较明显，说明该类化合物中 5-羟基或者 5-氧取
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表 3 化合物 T1 ～ T22 的除草活性( 抑制率 /% )

Table 3 Herbicidal activity target compounds T1 － T22 ( Inhibition rate /% )

化合物

Compd．
LogP

油菜

B． campestris
稗草

E． crus-galli

10 μg /mL 100 μg /mL 10 μg /mL 100 μg /mL

T1 － 1． 39 20． 4 70． 7 11． 5 48． 4

T2 － 0． 74 3． 3 67． 5 13． 2 81． 2 *

T3 － 0． 32 12． 2 82． 9 25． 6 72． 0 *

T4 － 0． 17 20． 8 53． 6 0 10． 7

T5 0． 10 0 71． 1 24． 7 45． 7 *

T6 0． 01 15． 9 72． 0 15． 9 72． 3 *

T7 0． 51 0 56． 1 28． 4 62． 5

T8 0． 93 0 34． 7 0 17． 1

T9 0． 84 0 22． 5 0 39． 3

T10 1． 35 0 16． 3 0 16． 5

T11 0． 41 0 32． 3 0 12． 1

T12 0． 97 29． 1 74． 5 0 5． 6

T13 1． 77 24． 1 73． 9 22． 2 37． 1

T14 — 5． 0 41． 9 0 11． 2

T15 0． 28 0 27． 2 0 7． 7

T16 0． 57 0 10． 5 0 8． 9

T17 0． 97 0 12． 2 0 13． 1

T18 0． 57 0 53． 9 8． 9 19． 0

T19 — 0 21． 0 0 0

T20 1． 33 0 14． 0 0 33． 1

T21 0． 28 0 5． 2 0 20． 2

T22 0． 16 0 9． 7 0 5． 2

AB5046A － 1． 51 9． 5 43． 9 15． 9 53． 2＊＊

注: * 褪绿; ＊＊白化。Note: * chlorosis; ＊＊ albefaction．

代基的存在可能是对稗草的白化作用的决定因素，

这为进一步研究提供了依据。

谨以此文敬贺李正名院士八十华诞!
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