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2-(N-苯磺酰基吲哚-3-基)-3-N-酰基-5-苯基-
1,3,4- 唑啉类化合物抑菌活性研究
田月娥，车志平 *，刘圣明，夏彦飞，杨晨光，胡 梅，陈根强

（河南科技大学林学院植物保护系，河南洛阳 471003）

摘要：为了研究2-(N-苯磺酰基吲哚-3-基)-3-N-酰基-5-苯基-1,3,4- 唑啉类化合物中具有潜在应
用价值的抑菌先导化合物。 在0.1 g/L质量浓度下，采用菌丝生长速率法测定了14种2-(N-苯磺酰基
吲哚-3-基)-3-N-酰基-5-苯基-1,3,4- 唑啉类化合物对小麦赤霉病菌、白菜黑斑病菌、棉花枯萎病
菌、水稻稻瘟病菌和烟草赤星病菌的室内抑菌活性。 结果表明，化合物1～化合物14对所测5种植物
病原菌均表现出不同程度的抑菌活性，其中化合物9和化合物14对小麦赤霉病菌、白菜黑斑病菌、
棉花枯萎病菌、水稻稻瘟病菌和烟草赤星病菌5种植物病原菌活性较好，其抑制率分别为15.69%～
31.08%和16.28%～29.41%，表现出一定的广谱抑菌活性。初步拟定将这2个化合物作为进一步衍生
修饰的先导化合物。
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Antifungal Activities of 2-(N-Arylsulfonylindol-3-yl)-3-N-acyl-5-phenyl-1,3,4-oxadiazolines
Tian Yue-e, Che Zhi-ping*, Liu Sheng-ming, Xia Yan-fei, Yang Chen-guang, Hu Mei, Chen Gen-qiang

(Department of Plant Protection, College of Forestry, Henan University of Science and Technology, Henan Luoyang
471003, China)

Abstract: In order to discover applicable lead compounds with antifungal activities from 2-(N-arylsulfonylindol-3-yl)-
3-N-acyl-5-phenyl-1,3,4-oxadiazolines. Fourteen 2-(N-arylsulfonylindol-3-yl)-3-N-acyl-5-phenyl-1,3,4-oxadiazolines were
prepared, and their antifungal activities were evaluated against Fusarium graminearum, Alternaria brassicae, Fusarium
oxysporium f. sp. Vasinfectum synder et, Pyricularia oryzae and Alternaria alternate by mycelium growth rate method in
vitro at the concentration of 0.1 g/L, respectively. A preliminary structure-activity relationship was studied, compound 1-
compound 14 showed different degrees of antifungal activities on five kinds of plant pathogenic fungi. Among all
derivatives, compound 9 and compound 14 exhibited broad-spectrum antifungal activities against five kinds of plant
pathogenic fungi, with the final inhibitory rates of 15.69%-31.08% and 16.28%-29.41%, respectively. Compound 9 and
compound 14 could be considered as the lead compounds.
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中国是农业大国，农作物种类极其丰富。相应
的，农作物病虫害发生也较为复杂。农业现代化建

设持续推进，成果丰硕，然而，部分不合理的农业生

产引发的问题不容忽视。
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杀菌剂大量、频繁使用造成病害抗性加剧，从
而导致流行性病害频繁发生，市售杀菌剂已不能满

足病害有效防治的要求。目前，对已商品化杀菌剂
进行广泛筛选是病害防治采取的应急手段 [1-5]。然
而，从长远角度考虑，研发结构新颖，筛选抑菌活性

显著的化合物，并将其开发成新型杀菌剂已成为当

务之急[6-9]。新型杀菌剂的研发对促进中国新农药创
制、农作物病害高效防控，推进农业现代化均具有
积极意义。
近几年，N-取代苯磺酰基吲哚基团受到广泛关
注，其具有显著的生物活性，对5-羟色胺受体表现出
良好的亲和力[10]，对肽基白三烯（白三烯与肽结合的

产物）表现出潜在拮抗效果[11]，以及较好的抗HIV-1
活性[12-13]。此外，含有1,3,4- 唑啉基团的衍生物表现

出良好的生物活性，诸如抗菌活性[14]、抗病毒活性[15]

和抑制几丁质合成[16]等。研究表明，活性基团拼接是
设计、获得潜在药物的有效方法之一[17]。本研究将N-
取代苯磺酰基吲哚基团和1,3,4- 唑啉基团拼接，制
备了系列2-(N-苯磺酰基吲哚-3-基)-3-N-酰基-5-苯
基-1,3,4- 唑啉类化合物[18]，并在室内测定了其对常

见植物病原菌的抑菌活性，以期为发现具有潜在应

用价值的化合物提供科学依据。

1 材料与方法

1.1 供试化合物
供试化合物1～化合物14对应的化学结构见

图1。化合物结构表征参见作者前期发表的相关
论文[18]。

图 1 化合物 1～化合物 14 的化学结构

1.2 供试菌株及培养基
供试菌株：小麦赤霉病菌（Fusarium graminearum

Schw.）、白菜黑斑病菌（Alternaria brassicae Sacc.）、

棉花枯萎病菌（Fusarium oxysporium f. sp. Vasinfec-
tum synder et Hansen）、水稻稻瘟病菌（Pyricularia
oryzae Cav.）和烟草赤星病菌（Alternaria alternata
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Keissler）。5种病原菌株由西北农林科技大学无公害
农药研究中心和河南科技大学林学院农药实验室

提供。
培养基：PDA培养基（配比为马铃薯200 g、葡萄
糖20 g、琼脂粉20 g，蒸馏水定容至1 000 mL）。
1.3 试验方法
将2-(N-苯磺酰基吲哚-3-基)-3-N-酰基-5-苯基-

1,3,4- 唑啉类化合物1～化合物14用一定量丙酮溶
解，并在0.1 g/L质量浓度下，采用菌丝生长速率法测
定其对小麦赤霉病菌、白菜黑斑病菌、棉花枯萎病
菌、水稻稻瘟病菌和烟草赤星病菌的室内抑菌活性。

抑制率/%=对照平均生长直径-处理平均生长直径
对照平均生长直径-4 ×100

2 结果与讨论

由表1可见：所测2-(N-苯磺酰基吲哚-3-基)-3-N-
酰基-5-苯基-1,3,4- 唑啉类化合物1～化合物14对
小麦赤霉病菌、白菜黑斑病菌、棉花枯萎病菌、水稻
稻瘟病菌和烟草赤星病菌5种常见植物病原菌均表
现出不同程度的抑菌活性，其中化合物9和化合物
14对上述5种植物病原菌表现出较好的抑菌活性。

在0.1 g/L质量浓度下，化合物9和化合物14对上述5
种植物病原菌的抑制率分别为31.08%、29.41%、
15.69%、27.91%、29.79%和22.97%、21.57%、29.41%、
16.28%、27.66%。整体而言，当取代基R1为H、5-CN，
R2为p-OCH3、p-CH3，R3为p-CH3、p-CH2CH3时，所得化

合物抑菌活性较好。
活性测定结果表明，化合物5、化合物8、化合物

9、化合物7和化合物10对小麦赤霉病菌的抑菌率分
别为32.43%、31.08%、31.08%、24.32%和24.32%；化
合物3、化合物9和化合物14对白菜黑斑病菌的抑菌
率分别为23.53%、29.41%和21.57%；化合物5、化合
物11、化合物13和化合物14对棉花枯萎病菌的抑菌
率分别为19.61%、19.61%、21.57%和29.41%；化合物
3、化合物9和化合物14对水稻稻瘟病菌的抑菌率分
别为30.23%、27.91%和16.28%；化合物4、化合物9和
化合物14对烟草赤星病菌的抑菌率分别为25.53%、
29.79%和27.66%。由此可见，化合物9和化合物14具
有广谱抑菌活性。化合物9对小麦赤霉病菌、白菜黑斑
病菌、水稻稻瘟病菌和烟草赤星病菌的抑菌率均大
于25%；化合物14对小麦赤霉病菌、白菜黑斑病菌、
棉花枯萎病菌和烟草赤星病菌的抑菌率均大于20%。

个别化合物具有高度选择性，仅对某种植物病

原菌具有较好的抑菌活性。化合物3仅对水稻稻瘟
病菌表现出较好的抑菌活性，其抑制率为30.23%；
化合物4仅对烟草赤星病菌表现出较好的抑菌活
性，其抑制率为25.53%；化合物5和化合物8均仅对
小麦赤霉病菌表现出较好的抑菌活性，抑制率分别

为32.43%和31.08%。初步拟定将化合物9和化合物
14作为衍生合成新型杀菌剂的先导化合物，为进一

步衍生合成高抑菌活性化合物提供依据。

3 结论

为了发现具有潜在应用价值的抑菌先导化合

物，本研究采用菌丝生长速率法在0.1 g/L质量浓度下
测定了14个2-(N-苯磺酰基吲哚-3-基)-3-N-酰基-5-
苯基-1,3,4- 唑啉类化合物对5种常见植物病原菌
菌丝生长的抑制活性。抑菌活性试验结果表明，化

化合物 小麦赤霉病菌 白菜黑斑病菌 棉花枯萎病菌 水稻稻瘟病菌 烟草赤星病菌

1 12.16±0.68 15.69±0.57 13.72±0 11.63±1.16 6.38±0.61
2 18.92±0.39 13.73±0.57 11.76±0.57 4.56±0.67 10.64±1.06
3 16.22±0.68 23.53±0.57 9.80±0.57 30.23±0.67 6.38±0.61
4 13.51±0.68 9.80±0.57 7.84±0.57 6.98±1.34 25.53±0.61
5 32.43±0.39 13.73±0.98 19.61±0.57 16.28±0.67 19.15±1.62
6 20.27±0.39 15.69±0.98 13.72±0.57 13.95±0.67 17.02±0.61
7 24.32±0.39 15.69±1.50 13.72±0.57 13.95±2.42 21.28±0.61
8 31.08±0.68 13.73±0.57 15.69±0 16.28±1.16 12.77±1.06
9 31.08±0 29.41±0.57 15.69±0 27.91±1.34 29.79±0.61
10 24.32±0.39 11.76±0.57 17.65±0.57 16.28±1.34 19.15±0.61
11 17.67±0.39 13.73±0.57 19.61±0.57 13.95±1.34 14.89±0.61
12 16.22±0.39 7.84±0.57 18.65±0.57 13.95±1.78 14.89±0.61
13 16.22±0.39 13.73±0.57 21.57±0.57 13.95±0 17.02±0.61
14 22.97±0.39 21.57±0.57 29.41±0.57 16.28±2.01 27.66±0
霉灵 67.12±0.84 52.43±1.10 70.33±0.63 77.17±1.23 71.73±1.12

表 1 化合物 1～化合物 14 对 5 种植物病原菌的抑制率 %
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合物9和化合物14对小麦赤霉病菌、白菜黑斑病菌、
棉花枯萎病菌、水稻稻瘟病菌和烟草赤星病菌5种
植物病原菌均表现出较好的抑菌活性，具有广谱抑

菌活性。结果表明，当取代基R1为H、5-CN，R2为

p-OCH3、p-CH3，R3为p-CH3、p-CH2CH3时，所得化合

物9和化合物14抑菌活性较好。该研究为今后选择
合成高抑菌活性的2-(N-苯磺酰基吲哚-3-基)-3-N-酰
基-5-苯基-1,3,4- 唑啉类衍生物及其在农用活性方
面的研究提供了一定的借鉴和参考。
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欧盟将不再续登乙螨唑和苯氧喹啉
欧盟委员会发布草案，决定不再批准杀螨剂乙螨唑、杀菌剂苯氧喹啉续展登记。乙螨唑未获得欧盟续展登记的原因主要

有：其对水生无脊椎动物、非靶标节肢动物存在高风险；由于缺少残留数据支持，消费者膳食风险评估无法完成；此外，乙螨

唑具有生物富集性和毒性。苯氧喹啉未获得欧盟续展登记的原因为：其具有危险特性；残效期长，具有生物富集性和毒性。早

在2013年，苯氧喹啉就被欧盟认定为对地表水具有重大风险，为优先危险物质。

目前，草案尚未通过欧盟成员国投票表决，欧盟委员会预计该项草案将在2018年第4季度通过。乙螨唑登记有效期已延

长至2019年7月31日，苯氧喹啉延长至2019年4月30日。一旦草案通过，则乙螨唑、苯氧喹啉登记延长或将取消。

乙螨唑（Yashima化学公司）由日本住友化学递交续展登记申请，用于仁果、李子、桃子、油桃、杏子、樱桃、柑橘、葡萄树、

草莓、番茄、茄子、葫芦、棉花和观赏植物。苯氧喹啉由陶氏益农递交续展登记申请，用于谷物、葡萄树、瓜类和草莓等。

（顾林玲译自《AGROW》）
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