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摘要：采用活性基团拼接法，以1,8-萘二甲酸酐为基本骨架，合成了3个具有植株生长调节功能的新
型萘二酰亚胺乙酸类衍生物，并经1H NMR、元素分析确定了化合物的结构。 室内生物活性测试结
果显示：目标化合物4a在质量浓度为1 mg/L时，对绿豆种子的发芽促进率达到254.55%，芽长促进
率达到136.36%，根长促进率达到75.00%；在4℃、质量浓度为0.67 mg/L时，对小麦种子的发芽促进
率达到240%。 目标化合物4a表现出优异的抗低温胁迫和植物生长调节活性。
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Abstract: According to active group splicing method, three novel compounds with plant growth-regulating activity were

synthesized, using 1,8-naphthalene dicarboxylic anhydride as the basic skeleton. The structures of the compounds were

determined by 1H NMR and elemental analysis. The indoor biological activity tests showed that the compound 4a could

increase the rooting and germination activity of mung beans, with the germination promotion rate of 254.55%, the bud

length promotion rate of 136.36%, the root length promotion rate reached of 75.00% at the concentration of 1 mg/L. Under

low temperature, compound 4a could significantly improve the germination rate of wheat seeds. At the temperature of 4℃,

the concentration of 0.67 mg/L, the germination promotion rate of wheat seeds reached 240% . Target compound 4a

exhibited excellent resistance to low temperature stress and plant growth-regulating activity.

Key words: novel compound; naphthalimide acetic acid; 1,8-naphthalenedicarboxylic anhydride; synthesis; plant
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N-取代氨基酸类化合物对细菌、真菌、病原体
和结核菌具有抑制活性[1]。氨基酸酯类衍生物是以
氨基酸为先导化合物，通过对羧基进行修饰，包括
酯化、酰基化或衍生化作用，获得的一类具有独特
生物活性的化合物[2]，见图1。该类化合物具有抗植物
病毒[3-4]、杀菌[5]、植物生长调节[6]和抗肿瘤[7]等活性。
萘二酰亚胺类化合物是一种重要的化工原料，

是染料及颜料工业的重要中间体。该化合物具有较

好的共平面性和较强的接受电子能力，主要用作有
机半导体材料[8]、荧光探针[9]、有机场效应晶体管 [10]

和气体传感器[11]等，见图2。

a N-取代氨基酸类化合物 b 氨基酸酯类衍生物

图 1 活性基团
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同时因萘二酰亚胺类化合物具有与生长素1-
萘乙酸类似的结构，经化合物结构优化与改造后，
可合成出具有植物生长调节、杀虫、抑菌等活性的
新型化合物[12-15]。萘二酰亚胺类化合物结构具有多
样性，既可以含有氨基、羟基等亲核基团，也可以带
有羧基等亲电基团。因此，萘二酰亚胺类化合物具

有较强的可塑性，可作为具有良好药效基团引入到
农用化学品中。
本研究利用活性基团拼接法，通过1,8-萘二甲

酸酐与甘氨酸反应，制得中间体N-取代萘二酰亚胺
乙酸（1）；再利用中间体的羧基作为反应活性基团，
与羟基、氨基等亲核试剂反应，得到具有生物活性
的N-取代萘二酰亚胺乙酸类衍生物（4），见图3。将
所得目标化合物分别进行对单子叶植物和双子叶
植物的促生活性试验。结果发现，目标化合物4a具
有极好的植物调节活性和抗低温胁迫能力，本文主
要介绍目标化合物4a的生物活性。相关内容已经申
请国家发明专利（专利申请号：CN113173914A）[16]。

图 2 萘二酰亚胺类化合物

图 3 N-取代萘二酰亚胺乙酸类衍生物的合成

1 实验部分

1.1 仪器和试剂
旋转蒸发仪（Ankeyq SB-1100）；核磁共振波谱

仪（BRUKER AVANCE 500 MHz，TMS为内标，
DMSO-d6或D2O为溶剂）；X-4型显微熔点仪（温度
未经校准），上海精密科学仪器有限公司；98-1-B型
电子调温加热套，天津市泰斯特仪器有限公司；
GF254型薄层层析硅胶，青岛海洋化工厂。

1,8-萘二甲酸酐、2-吡啶乙醇、N,N-二甲基-1,3-
丙二胺、二乙氨基乙醇，北京沃凯生物科技有限公
司；甘氨酸，国药集团化学试剂有限公司；N,N-二甲
基甲酰胺、甲苯、氯化亚砜、二氯甲烷、磷酸，烟台市
双双化工有限公司。以上试剂均为分析纯。蒸馏水，
实验室自制。
1.2 化合物的合成
1.2.1 2-[1,3-二氧代-1H-苯并[de]异喹啉-2(3H)-基]
乙酸（化合物1）的合成

在250 mL三口瓶中加入19.8 g（0.1mol）1,8-萘二
甲酸酐、7.5 g（0.1 mol）甘氨酸和100 mL N,N-二甲基
甲酰胺，升温至100～110℃，保温反应。约3 h后，
TLC监测反应至完全。冷却降温至室温，向三口瓶中
加入适量水并不断搅拌，析出大量固体，抽滤。固体

烘干后得到白色固体23.7 g，收率92.9%。所得白色
固体无需纯化，可直接用于下步反应。
1.2.2 2-[1,3-二氧代-1H-苯并[de]异喹啉-2(3H)-基]
乙酰氯（化合物2）的合成

在250 mL反应瓶中，加入5.1 g（0.02 mol）化合
物1、40 mL甲苯和3.1 g（0.026 mol）氯化亚砜，升温
至90℃左右，保温搅拌反应，约2 h后反应完成。减压
蒸馏出溶剂和过量的氯化亚砜，得到浅黄色油状液
体，冷却至室温后，油状物变为淡黄色固体，质量为
4.92 g，收率90.1%。
1.2.3 目标化合物（4a～4c）的合成

在250 mL反应瓶中，加入0.02 mol化合物3和30
mL二氯甲烷，室温下搅拌。称取6.01 g（0.022 mol）化
合物2，溶于30 mL二氯甲烷中，搅拌至完全溶解。将
其滴加到反应瓶中，滴加完毕后，室温下继续搅拌
反应。约30 min后，TLC监测反应完全，抽滤，将所得
固体烘干，得到目标化合物4。

2-(吡啶-2-基)乙基2-[1,3-二氧代-1H-苯并[de]异
喹啉-2(3H)-基]乙酸酯（4a）：白色固体，收率82.3%，
熔点494～497.6℃。1H NMR δ：8.50～8.45（m，2H，
Ar-H）、8.38（dd，J＝4.7，1.8 Hz，1H，Ar-H）、7.91（m，
2H，Ar-H）、7.62～7.58（m，2H，Ar-H）、7.48（td，J＝
7.7，1.9 Hz，1H，Ar-H）、7.18（d，J＝7.7 Hz，1H，Ar-H）、

42- -



2024 年 6 月

7.10（dd，J＝7.6，4.9 Hz，1H，Ar-H）、4.78（s，2H，CH2）、
4.48（t，J＝6.6 Hz，2H，CH2）、3.04（t，J＝6.6 Hz，2H，
CH2）。元素分析（C21H16N2O4）：C 69.99、H 4.48、N
7.77（计算值）；C 70.00、H 4.46、N 7.77（实测值）。

N-[3-(二甲基氨基)丙基]-2-[1,3-二氧代-1H-苯
并[de]异喹啉-2(3H)-基]乙酰胺（4b）：白色固体，收
率73.3%，熔点526.0～531.2℃。1H NMR δ：8.20～8.15
（m，2H，Ar-H）、8.11（d，J＝8.2 Hz，2H，Ar-H）、7.60
（t，J＝7.8 Hz，2H，Ar-H）、4.70（s，2H，CH2）、3.38（t，
J＝6.5 Hz，2H，CH2）、3.23～3.16（m，2H，CH2）、2.91
（s，6H，CH3）、2.05～1.95（m，2H，CH2）。元素分析
（C19H21N3O3）：C 67.24、H 6.24、N 12.38（计算值）；C
67.23、H 6.27、N 12.38（实测值）。

2-(二乙氨基)乙基-2[1,3-二氧代-1H-苯并[de]异
喹啉 -2 (3H)-基 ]乙酸酯（4c）：淡黄色固体，收率
76.2%，熔点424～429.3℃。1HNMR δ：8.02（dd，J=7.2，
1.1 Hz，2H，Ar-H）、7.97～7.92（m，2H，Ar-H）、7.46
（t，J＝7.7 Hz，2H，Ar-H）、4.80（s，2H，CH2）、4.64～
4.58（m，2H，CH2）、3.61～3.55（m，2H，CH2）、3.30（q，
J＝7.3 Hz，4H，CH2）、1.28（t，J＝7.3 Hz，6H，CH3）。元
素分析（C20H22N2O4）：C 67.78、H 6.26、N 7.90（计算
值）；C 67.75、H 6.23、N 7.94（实测值）。
1.3 生物活性测试
由于目标化合物中含有萘二酰亚胺结构，因此

目标化合物的水溶性较差，难溶于水。为将目标化
合物制成稳定的水溶液，结合前期实验室的经验做
法，将目标化合物与无机酸或有机酸反应，以增强
目标化合物的水溶性。试验发现：目标化合物4与有
机酸（乙酸、乳酸等）反应后，水溶性未发生明显变
化；但与无机酸类（盐酸、磷酸、硝酸等）反应后，水
溶性得到明显改善，且目标化合物4、经与不同无
机酸反应后所得化合物的生物活性没有明显区别，
本文主要介绍目标化合物4磷酸盐的活性。
1.3.1 化合物4磷酸盐的制备
取1 g目标化合物4、2 g磷酸加入丙酮中，升温搅

拌直至固体全部溶解后，停止加热，冷却至室温，减
压蒸馏去除过量丙酮，得到能溶于水的淡黄色固体
产物。
分别将目标化合物4a的磷酸盐、胺鲜酯（DA-6）

配制成质量分数为1%的水剂作为母液备用，再用蒸
馏水将目标化合物4a磷酸盐和胺鲜酯母液分别配
制成质量浓度为1 mg/L、2 mg/L和10 mg/L的测试液。
1.3.2 对单子叶植物小麦的活性测试
挑选大小均匀、籽粒饱满的小麦种子，用2%双

氧水浸泡消毒后，将小麦种子置于烧杯中用测试液
浸泡16 h。将处理后的种子置于水培盆中，种子之间
保持适当距离，均匀摆放。每个处理摆放60粒种子，
每个浓度3组平行，以蒸馏水处理为空白对照。将摆
放整齐的水培盆置于25℃恒温培养箱中进行培养。
分别在第4天测定发芽势，第7天测定发芽率、芽长
以及根长，并计算发芽促进率、芽长促进率和根长
促进率。
1.3.3 对双子叶植物绿豆的活性测试
挑选大小均匀、籽粒饱满的绿豆种子，用2%双

氧水浸泡消毒后，将绿豆种子置于烧杯中用测试液
浸泡4 h。在培养皿底部放1张滤纸，用蒸馏水将其润
湿，再将处理后的种子均匀摆放在培养皿中，使种
子的胚部朝上放置，种子之间保持适当距离，均匀
摆放。每个处理选择30粒种子，每个浓度3组平行，
以蒸馏水处理为空白对照。将摆放整齐的培养皿置
于25℃恒温培养箱中黑暗条件下培养。24 h后分别
测定绿豆种子的发芽势、发芽率、芽长及根长。
1.3.4 对小麦的低温胁迫测试
试验采用纸床进行测定。用蒸馏水将目标化合

物4a的母液分别配制成质量浓度为0.5、0.67、1和2
mg/L的测试液。挑选大小均匀、籽粒饱满的小麦种
子，用2%双氧水浸泡消毒后，将小麦种子置于烧杯
中用上述测试液浸泡16 h。在培养皿底部放1张滤
纸，用蒸馏水将其润湿，再将处理后的种子均匀摆
放在培养皿中，使种子的胚部朝上放置，种子之间
保持适当距离，均匀摆放。每个处理选择30粒种子，
每个浓度3组平行处理，以蒸馏水处理为空白对照。
然后将摆放整齐的培养皿置于4℃恒温培养箱在黑
暗条件下进行低温培养。7 d后分别测定小麦种子的
发芽率、根数、芽长及根长。

2 结果与讨论

2.1 对小麦和绿豆的活性测试结果
目标化合物对小麦和绿豆活性测试结果见表

1。根据试验结果，目标化合物4a对小麦的生长表现
出高浓度抑制，低浓度促进生长的作用。与胺鲜酯
相比，目标化合物4a处理的小麦种子发芽势高，种
子出芽更加整齐。在相同的促进生长效果下，目标
化合物4a使用浓度明显低于胺鲜酯的使用浓度。当
根长促进率达到17.64%时，目标化合物4a的质量浓
度仅为1 mg/L，而胺鲜酯的质量浓度为10 mg/L。
目标化合物4a低浓度处理对绿豆种子生长促

进作用均优于胺鲜酯，能显著提高绿豆的发芽率、

田朝瑜，等：N-取代萘二酰亚胺乙酸类衍生物的合成及生物活性
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作物 化合物
质量浓度/
(mg/L)

发芽势/%
发芽促进 芽长促进 根长促进

发芽率/% 促进率/% 芽长/cm 促进率/% 根长/cm 促进率/%

小麦

化合物4a

10 80 90 8.43 4.5 4.65 3.3 -2.94

2 90 97 16.87 5.4 25.58 3.6 5.88

1 94 97 16.87 5.5 27.91 4.0 17.64

胺鲜酯

10 82 93 12.04 5.1 18.60 4.0 17.64

2 83 97 16.87 5.1 18.60 3.8 11.76

1 87 95 14.45 5.3 23.26 3.6 5.88

水 0 67 83 4.3 3.4

绿豆

化合物4a

10 80 44 100.00 3.8 72.72 7.0 45.83

2 100 80 263.64 4.2 90.91 8.0 66.67

1 100 78 254.55 5.2 136.36 8.4 75.00

胺鲜酯

10 90.0 56 154.55 3.7 68.18 8.2 70.83

2 90.0 38 72.73 3.4 54.55 7.0 45.83

1 92.0 42 90.91 3.1 40.91 6.3 31.25

水 0 88.0 22 2.2 4.8

表 1 目标化合物 4a 对小麦、绿豆种子的活性测试结果

化合物
质量浓度/
(mg/L)

发芽促
进率/%

根数促
进率/%

芽长促
进率/%

根长促
进率/%

化合物4a

0.50 150 127.3 23.4 4.4

0.67 240 122.6 37.3 19.7

1.00 190 127.3 38.1 23.4

2.00 140 103.6 41.6 7.5

表 2 目标化合物 4a 抗低温胁迫结果

芽长和根长等生长指标。当质量浓度为1 mg/L时，目
标化合物4a对绿豆种子的发芽促进率达到254.55%，

芽长促进率达到136.36%，根长促进率达到75.00%，
其促进生长效果远超过对照组。

2.2 对小麦的低温胁迫测试结果
在低温条件下，目标化合物4a对小麦生长影响

见表2。

与对照相比，经目标化合物4a处理的小麦种子，
在低温条件下可显著提高种子发芽率，促进幼根的
生长。通过对数据分析发现，在质量浓度为0.67 mg/L
时，小麦种子的发芽率和芽长促进率最高；质量浓
度为1 mg/L时，小麦种子的根数和根长的促进率达
到最高。

3 结论

以化合物2-[1,3-二氧代-1H-苯并[de]异喹啉-2
(3H)-基]乙酸为中间体，利用中间体的羧基作为反
应位点，设计合成了3个未见过文献报道的N-取代
萘二酰亚胺乙酸类衍生物。目标化合物通过1H NMR、
元素分析进行了结构表征。目标化合物具有结构新
颖、合成路线简单、生物活性高等优点，同时具有增

强种子抗寒能力和促进生长的作用。
目标化合物4a对双子叶植物绿豆的促进生长

效果优于胺鲜酯。在质量浓度为1 mg/L时，对绿豆的
发芽促进率达到254.55%，高于同浓度下胺鲜酯的促
进率90.91%。对于单子叶植物小麦的促进生长效果
与胺鲜酯相比差别不大，但是在相同的促进生长效
果下，目标化合物4a的使用浓度远小于胺鲜酯。虽
然目标化合物4a对小麦的促进生长效果与胺鲜酯
无显著差别，但能够增强小麦的抗寒能力，在4℃、
质量浓度为0.67 mg/L时，经目标化合物4a处理的小
麦种子发芽促进率达到240%，这对于目前低温冻
害、“倒春寒”等自然灾害频发的现状具有积极的意
义，具有很好的开发和产业化前景。
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验准则》（NY/T 788—2018）要求，且易于操作，效率
高，适用于大批量检测水稻中咪鲜胺的残留量。
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