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含三氟甲基吡啶结构的杀虫剂研究进展
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摘要：三氟甲基吡啶衍生物具有广泛的生物活性。 三氟甲基吡啶是农药结构中常见的活性亚结构，
也是近年来绿色农药创制研究中受关注较多的亚结构。 笔者总结了近年来国内外在三氟甲基吡啶
结构杀虫剂的研发方面情况，并展望其发展趋势。
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Research Progress of Insecticides Containing Trifluoromethylpyridine
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Abstract: Trifluoromethylpyridine derivatives have a wide range of biological activities. It is a common active
substructure in pesticide structure, which is also a more concerned substructure in the development of green pesticide in
recent years. In this paper, the progress of trifluoromethylpyridine insecticides was summarized, and its development trend
was prospected.
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三氟甲基（CF3）等含氟基团可以改善药物的吸

收、分布、代谢和排泄等性质，是一类非常有用的结
构基序，在医药和农用化学品领域具有十分广泛的

应用[1-6]，特别是氟烷基化化合物具有与非氟烷基化

类似物的优异亲油性、结合选择性、生物利用度和
代谢稳定性。由于这些特性，人们一直致力于制备
含氟烷基的农药，特别是含三氟甲基吡啶新农药已

成为绿色农药创制的重要研究领域 [7]，近年来在含

氟农药领域占据越来越重要的角色。目前已登记的
含三氟甲基吡啶的药物涉及杀虫剂、杀菌剂、除草
剂等[8]，部分结构见图1。

1 三氟甲基吡啶衍生物杀虫活性的研究进展

1.1 国外研究进展
含三氟甲基吡啶的结构多见于除草剂和杀菌

剂中，目前仅有5个含三氟甲基吡啶结构的杀虫剂产
品（图2）[9]。实际上，早在二十世纪八九十年代，人们

就发现了多种具有杀虫生物活性的三氟甲基吡啶

结构化合物，结构见图2。1985年，Kristiansen等[10]报道

了一系列用四氢呋喃等排取代苯胺端苯环的化合物

1。该类化合物对鳞翅目、同翅目、鞘翅目等昆虫均
有抑制活性。随后原汽巴-嘉基公司的Hausermann
等 [11]采用同样的策略，发现了特效的氟啶蜱脲2。
1988年，日本石原产业公司在苯胺端通过氧原子引
入2-氯-5-三氟甲基吡啶杂环，成功开发出高效昆虫
生长调节剂氟啶脲[12]。该化合物对许多鳞翅目及直
翅目、鞘翅目、膜翅目、双翅目等害虫有很高的活
性，能有效防治蔬菜、茶叶、棉花、水稻等多种作物
上的鳞翅目、鞘翅目等害虫。对蚜虫、夜蝉、飞虱等
类害虫无效，但对很多重要的益虫高度安全。1993
年，Denarie等[13]用吡啶环替代苯环获得化合物4。该
化合物对斜纹夜蛾有100%的防效。1995年，由拜耳
公司开发的化合物5在100 mg/L时对绿蝇属幼虫的
致死率为100%[14]。
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图 1 含三氟甲基吡啶结构的部分商品化农药结构式

图 2 具有杀虫活性结构化合物 1～5 结构式
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二十一世纪以来，研究者对含三氟甲基吡啶结

构的农药研究十分活跃[15-21]。其中，在杀虫剂的创制
方面，陶氏益农公司在本世纪初就发现了一批含三

氟甲基吡啶结构的新烟碱类杀虫剂，上述氟啶虫胺

腈就是其中最典型的结构之一。同时，一些氟啶虫
胺腈的类似物也被报道具有优异的杀虫活性[17-21]，

如化合物6和7在较低浓度时对棉蚜（Aphis gossypii）
的致死率大于90%；化合物6在3.125 mg/L时对桃蚜
（Myzus persicae）致死率为100%；化合物8，9，10在
0.78 mg/L时对棉蚜和桃蚜均具有较好的活性，致死
率达到90%以上；化合物11在3.125 mg/L时对棉蚜及
桃蚜的致死率大于90%（图3）。

图 3 氟啶虫胺腈类似物 6～12 结构式

图 4 具有三唑并嘧啶三氟甲基吡啶结构化合物 13 结构式

图 5 化合物 14～20 结构式

2008年，Haga等[22-23]将三氟甲基吡啶结构与三

唑并嘧啶相连，得到了对银叶粉虱、褐飞虱、桃蚜具
有优良活性的化合物13。当R1取代基为烷基，吡啶带

有一个三氟甲基，在200 mg/L时对银叶粉虱的致死
率达到80%以上，而专利中报道的化合物对褐飞虱
和桃蚜也具有较好的防效，致死率均大于90%（图4）。

2014年，Iwasa等[24]报道了含手性结构的酰胺三

氟甲基吡啶化合物14。该类化合物对线虫以及捻转
血茅线虫具有良好的活性。Maehata等[25]也报道了含

有（取代）酰胺的化合物15～18。该类化合物在质量
浓度为500 mg/L对小菜蛾、棉蚜、褐飞虱等具有较好
的生物活性。Yonemura等[26-27]报道了含吡唑或咪唑

类的哒嗪三氟甲基吡啶衍生物19。该类化合物对小
菜蛾、褐飞虱等具有优良的生物活性。之后，Tanabe
等[28]对上述结构继续进行改进，合成了化合物20。该
类化合物对小菜蛾、褐飞虱、棉蚜等具有优良的生
物活性（图5）。

2015年，日本住友化学株式会社报道了一系列
含三氟甲基咪唑并吡啶类化合物21，并测试了这些
化合物的杀虫活性，其中部分化合物具有较好的活

性。化合物21-a在4 mg/L时对美洲大蠊的致死率为

100%。化合物21-b在0.25 mg/L时对美洲大蠊致死
率为100%[29]。基于 （噻）二唑的良好的活性基团，
Muehlebach等[30]报道了一系列含有（取代）酰胺三氟

吡啶二唑类化合物22-a、22-b。该系列化合物对小菜

徐方舟，等：含三氟甲基吡啶结构的杀虫剂研究进展
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图 6 化合物 21～25 结构式

图 7 化合物 26～34 结构式

蛾、桃蚜等具有良好的防效。同年，Muehlebach等[31]

持续报道了含三唑的三氟吡啶化合物23，并对其进
行了生物活性测试。测试表明，其对小菜蛾、玉米根
虫等害虫具有较好的生物活性，在12.5 mg/L时达到
了100%致死率。Edmunds等[32]报道了含有噻唑或者

噻二唑结构酰胺类三氟甲基吡啶类化合物。该类化
合物在400 mg/L时对棉铃虫、桃蚜、小菜蛾、埃及伊
蚊、西花蓟马均具有较好的活性，致死率超过了
80%，其中化合物24、25在12.5 mg/L时对桃蚜具有
80%的致死率（图6）。

2016年，日本住友株式会社报道了含砜三氟
甲基吡啶类化合物26。报道中，化合物对棉蚜、褐飞
虱、小菜蛾有较好的防效，其在200 mg/L下对棉蚜的
致死率超过了90%[33]。Muehlebach等[34]报道了连有

双三氟甲基吡啶结构的咪唑或者三唑类化合物27，
得到一系列结构新颖的化合物杀虫活性广谱。该类
化合物对棉叶虫、小菜蛾、玉米根虫、桃蚜、烟蓟马、
烟粉虱、西花蓟马、二斑叶螨、埃及伊蚊等害虫具有
较好的防效，其中部分化合物在12.5 mg/L下对埃及
棉叶虫和小菜蛾杀死率都达到了100%。Tanabe和

日本住友株式会社[36-37]报道了哒嗪结构及嘧啶酮结

构的三氟甲基吡啶类化合物28～30。这些化合物对
小菜蛾、棉蚜、褐飞虱等具有良好的生物活性。
Yonemura[38]报道含咪唑[4,5-c]哒嗪化合物31、32。该
类化合物对桃蚜、小菜蛾、烟粉虱、小菜蛾、棉叶
虫具有较好的活性，其中化合物在12.5 mg/L的浓
度下，它们对棉叶虫的致死率依然大于80%。此外，
Zhang等[39]将三氟甲基吡啶和醚结构连接，得到了

对桃蚜、棉蚜、烟粉虱等具有较好杀虫活性的结
构33～34（图7）。

2017年，Jeschke等[40]报道了三氟甲基联吡啶类

化合物35。该类化合物对铜绿蝇、草地贪夜蛾、桃
蚜、微小牛蜱具有良好的杀虫效果。此外，Gusmeroli

等[41]报道了含有三氟甲基吡啶结构的咪唑二酮类化

合物36。该类化合物在农业作物中可用于防治线
虫，对寄生虫有效且无植物毒性（图8）。
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图 8 化合物 35～36 结构式

图 9 化合物 37 结构式

图 10 化合物 38～39 结构式

图 11 化合物 40～44 结构式

1.2 国内研究进展
此外，Li等 [42]报道了含6-取代吡啶基喹唑啉
酮类化合物37。该系列化合物在低浓度下具有良好
的杀蚜虫活性。化合物37-a在5 mg/L下具有100%的

致死率，但是随着浓度的降低，死亡率也随之下

降；化合物37-b虽然在5 mg/L下没有达到100%
致死率，但是死亡率基本不随浓度的降低而变化

（图9）。

2018年，Xu等[43]报道了含氮杂环化合物38、39。
该类化合物具有非常好的杀线虫活性，在40 mg/L浓
度下表现最佳（图10）。
此外，Wang等[44]报道了含三氟甲基吡啶的哌嗪

胺类化合物。专利中，化合物对害螨及螨卵有抑杀作
用。该系列化合物在10 mg/L时具有100%螨卵杀灭
率，当浓度降低到1 mg/L时，杀卵活性依然高于对照

药剂螺螨酯，继续降低浓度到0.1 mg/L时，化合物40
和41的杀卵活性依旧大于50%。同年，Chen等[45]报道

含有内酯酰胺的三氟甲基吡啶类化合物。该类化合
物不仅具有光谱的杀菌性，而且对于南方根结线虫

也具有良好的效果，其中化合物42、43、44的LC50值

分别为12.256、10.876、10.982 mg/L，均好于噻唑膦
的16.405 mg/L（图11）。

2019年，Wang等[46]报道了含哌嗪的三氟甲基吡

啶结构化合物45、46、47在100 mg/L时对小菜蛾具有
100%的致死率，当浓度降到10 mg/L有大于60%的
致死率。Chen等[47]报道了以哌嗪为连接剂的1,2,3-苯

并三嗪-4-酮衍生物，当取代基为三氟甲基吡啶结构
48，浓度降到20 mg/L时，其对线虫的致死率为7.1%，
低于对照试剂阿维菌素（致死率100%）。Xu等[48]报道

了含 二唑酮的三氟甲基吡啶类化合物49、50、51。

徐方舟，等：含三氟甲基吡啶结构的杀虫剂研究进展
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图 12 化合物 45～53 结构式

图 13 化合物 54 的结构

图 14 含有 二唑三氟甲基吡啶化合物 55、56 结构式

该类化合物对小菜蛾、甜菜夜蛾、朱砂叶螨、柑橘
全爪螨等具有较好的防效，其中化合物51在2.5
mg/L时对小菜蛾和朱砂叶螨的致死率分别为81.3%
和74.3%。此外，Xu等[49]报道了稠杂环类的三氟甲基

吡啶类化合物52、53。该类化合物对小菜蛾2龄幼
虫、甜菜夜蛾2龄幼虫、蚜虫成虫、红火蚁工蚁具有
较高的杀虫活性，其中对火红蚁具有延时杀虫效果

（图12）。

2020年，Wu等[50]对氯虫苯甲酰胺进行改进，合

成了部分含N-芳基吡咯双酰胺的三氟甲基吡啶类
化合物54。该类化合物对小菜蛾具有优良的杀虫活
性，LC50值分别为2.3和3.2 μg/mL（图13）。

2 本课题组开展的相关工作

笔者基于三氟甲基吡啶在作物保护中的重要

性，以及含氟化合物在农药方面的广泛应用，围绕

三氟甲基吡啶衍生物，开展活性及构效关系研究，

建立了定量构效关系模型，发现了具有良好杀虫活

性的化合物55[51]。之后，我们在 二唑和苯环间引入
醚键，合成了系列化合物56[52]。大多数合成化合物在
500 mg/L浓度下对小菜蛾和棉铃虫均表现出100%
的活性，某些化合物的半数致死浓度（LC50值）远低

于市售毒死蜱（图14）。

基于氯虫酰胺结构，结合三氟甲基吡啶结构活

性基团，笔者也进行了大量改造，将吡啶联吡唑换

成三氟甲基吡啶结构，得到了含有双酰胺类的三氟

甲基吡啶类化合物57[53]。该类化合物对小菜蛾和棉
铃虫具有优异的杀虫活性，含异丙基LC50值为3.7
mg/L。此外，将席夫碱结构引入，代替其原有的甲基

6- -
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图 15 改造后双酰胺三氟甲基吡啶化合物 57～60 结构式

等烷基结构58，具有一定的杀虫活性，但其抗植
物病毒活性尤为明显[54]。最近，继续报道了含手性结
构的化合物59[55]。该类化合物对于小菜蛾、玉米螟、
黏虫等良好的生物活性。此外，将吡啶和苯之间的

酰胺键换成了硫脲和酰基脲，得到了含硫脲和酰基

脲结构的双酰胺三氟甲基吡啶类化合物60。生物活
性测试表明，其对小菜蛾和褐飞虱具有杀虫活性[56]

（图15）。

3 结论与展望

经过近十年的发展，三氟甲基吡啶的衍生物在

杀虫活性方面涌现了大量的新结构。通过在三氟甲
基吡啶结构中引入不同的杂环基团，特别是同时在

三氟甲基吡啶环上引入乙基、乙磺酰基等结构时，
得到的部分化合物对多种害虫，如鳞翅目、同翅目、
鞘翅目、双翅目、半翅目、缨翅目以及蜚蠊目都具有
良好的杀虫活性和广谱的特点，克服了现有部分商

品化杀虫剂靶标单一、杀虫谱窄的缺点。然而，该类
活性化合物的作用机制研究基本没有相关报道。因
此，在将来的研究中，特别是弄清楚该类化合物的

作用机制或靶标，并结合药物设计手段，充分考虑

在现有三氟甲基吡啶环上引入乙基、乙磺酰基等结
构，有望发现结构新颖的杀虫化合物。
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棉隆等，可直接申请采用“原药＋制剂”的条件审
查，可同时给予原药和剂型生产许可。
3.3.5原（母）药与制剂有效成分存在酸、盐转换情况
的品种。由于管理政策的原因，导致这部分实际以
盐或酯存在（销售）。对于这种以酸的形式来表达有
效成分含量的品种，建议有关部门在不增加企业负

担的基础上，出台相关政策，理顺原药和制剂的实

际存在形式和有效成分含量的对应关系。
此外，对于不作为农药登记管理的品种，免于

生产许可。生产前查验进货原材料的合法性，不得采

购国家规定应当许可而未取得许可的原材料生产。
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云南大学或将成为国内首个持有农药登记证的高校

农业农村部农药检定所日前公示2021年第7批拟批准登记新农药产品名单，云南大学或将成为首个持有中国农药登记
证的国内高校。
据悉，本批公示的是第九届全国农药登记评审委员会第八次委员会议审议通过的26个新农药产品，其中包括云南大学

申请的100亿CFU/g杀线虫芽孢杆菌B16母药和5亿CFU/g杀线虫芽孢杆菌B16粉剂，毒性级别均为微毒，后者拟登记防治番
茄根结线虫。
中国农药信息网登记数据显示，含有“大学/学院/学校”字样的农药登记证持有人，目前仅有云南师范大学农药研究所1
家（持有20%扑·乙粉剂登记证，登记证号为PD20091737），此前还有黑龙江八一农垦大学种衣剂厂、福建省厦门大学化工厂、
湖南省师范大学生物实验工厂、北京农业大学试验药厂潜江分厂、北京农业大学植物生态工程研究所、东北林业大学应用化
学技术研究所、天津市化工学校化工厂等。然而，这些单位均属于企业性质。
自2017年8月1日起施行的《农药登记管理办法》规定，农药登记申请人应当是农药生产企业、向中国出口农药的企业或
者新农药研制者。其中，农药生产企业是指已经取得农药生产许可证的境内企业；向中国出口农药的企业是指将在境外生产
的农药向中国出口的企业；新农药研制者是指在我国境内研制开发新农药的中国公民、法人或者其他组织。从《农药登记管
理办法》实施4年来我国农药登记的情况来看，单独申请成功的新农药研制者寥寥无几，国内一些高校创制的新农药仍然习
惯于授权、委托或者转让给生产企业进行登记。 （作者：刘刚 来源：农药快讯）
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