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具有农药活性的１，３，４二唑类化合物研究进展
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摘要：１，３，４二唑类杂环化合物不仅具有广泛的生物活性，如杀菌、杀虫、抗植物病毒、除草等活性，还具
有选择性好、活性高、毒性低等特点，现正逐渐成为农药的一个重要类别．因此，将１，３，４二唑类化合物的
活性特点进行归类，分为杀虫、杀菌、除草和抗植物病毒活性．此外，并对该类化合物的研究趋势进行了
展望．
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　　１，３，４二唑（１，３，４ｏｘａｚｄｉａｚｏｌｅ），是含 Ｏ和 Ｎ
原子的五元杂环，其具有广泛的医药和农药活

性［１］．随着对五元杂环的研究深入，杂环变化位点
多样，１，３，４二唑类化合物在农药领域也已经有
部分商品化，如法国罗纳·普朗克公司推出的原卟

啉氧化酶抑制剂类丙炔草酮（Ｏｘａｄｉａｒｇｙｌ）［２］和
草酮（Ｏｘａｄｉａｚｏｎ）［３］，前者可以防除水稻、马铃薯田
的１年生和多年生禾本科的稗草、莎草科的异型莎
草．因此，本研究依据１，３，４二唑化合物结构特
点，将１，３，４二唑类化合物的活性进行归类，分为
杀虫、杀菌、除草和抗植物病毒活性，并对该类化合

物的研究趋势进行展望．

１　杀虫活性

近年来，有农药科技人员将研究侧重于杀虫活性

化合物的新颖机制，如昆虫生长调节剂．华东理工大
学部分农药研究人员发现１，３，４二唑类化合物在
杀虫方面的应用．钱旭红课题组的张荣等［４］设计合成

的Ｎ（５芳基１，３，４二唑２基）取代酰胺类化合物
（图１），可抑制昆虫的几丁质合成，并使昆虫的蛋白
质合成能力降低，大部分化合物在１０－４ｇ／Ｌ质量浓度
下对野果蝇有明显的杀灭作用．郑秀棉［５］发现，２，５
二取代１，３，４二唑是具有强烈生物活性的一类昆
虫生长调节剂．以含氟羧酸为原料，设计并合成的含
２，４二氯５氟苯基的不对称取代的２，５二芳基１，３，
４二唑类新化合物，初步活性试验表明，化合物２，
２（２，４二氯５氟苯基）５（２氯４，５二氟苯基）１，
３，４二唑（图２）在１２５×１０－４ｍｇ／ｋｇ下的杀虫活
性仍可达１００％．

石炜［６］仍以２，５二取代１，３，４二唑为母核，以



基本的酯、醛和羟酸为原料，合成了２，２二甲基３（２，
２二氯乙烯基）环丙基化合物对黏虫有杀灭活性．

陈寒松等［７］以５吡唑基１，３，４二唑２硫酮为
原料，利用相转移催化法，分别与２溴乙基取代苯基
醚和１，ω二溴烷烃反应，合成的２取代苯氧乙硫基
５吡唑基１，３，４二唑（图３）具有一定的杀虫活性．
２００９年，张文文等［８］设计合成的以２氨基５芳基１，
３，４二唑为模板的苯甲酰脲类化合物（图４），但在
５００ｍｇ／Ｌ质量浓度下未表现出杀虫活性．

２　杀菌活性

吴瑛［９］将苯氧乙酸，硫脲基团与１，３，４二唑
基团拼接，设计合成化合物（图５），在５０ｍｇ／Ｌ质量
浓度下，大部分化合物对黄瓜灰霉病抑制率均在

９０％以上，对苹果纹纶病菌有中等抑制活性，可作为
先导化合物进一步研究．陈锦露等［１０］报道了５（２
芳酰基）芳氧甲基２苯基１，３，４二唑（图 ６）的

合成，部分化合物活体测试条件下对黍霜霉病的防

治效果较好．

覃章兰等［１１］设计合成的系列化合物 Ｎ１，３，４
二唑基Ｎ呋喃甲酰基硫脲（图７），抑菌法生物活
性测试结果显示，各目标产物对黄瓜灰霉病菌的抑

制效果较好，最高可达９７％．
滕信焕等［１２］设计合成的２取代苯胺基５［５甲

基３（４三氟甲基苯基）４异唑４基］１，３，４
二唑化合物（如图８所示），大部分化合物对番茄灰
霉病菌表现出较好的抑制活性，其最好的活性化合

物 ＥＣ５０＝１４０３μｇ／ｍＬ，均低于对照药剂多菌灵

（４８６８μｇ／ｍＬ）．李秀文等［１３］设计合成的 Ｎ１，３，４
（）二唑基Ｎ′对溴苯氧乙酰基硫脲（图 ９），在
５０ｍｇ／Ｌ质量浓度下，大部分化合物对水稻纹枯病
菌（Ｒｈｉｚａｔｏｎｉａｓｏｌａｎｉ）和黄瓜灰霉病菌（Ｂｏｔｒｙｔｉｓｃｉｎｅ
ｒｅａｐｅｒｓ）的抑制率均达８５％以上．
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郑娟等［１４］以４吡啶甲酸、芳香醛为原料，经缩
合、氧化成环和酰化等多步反应，合成了吡啶甲酰胺

二唑类化合物，活性测试结果显示，化合物对所测

的５种供试病原菌都具有较好的杀菌活性，其中２
（吡啶４甲酰胺基）５对甲基苯基１，３，４二唑
（图１０）对小麦赤霉病菌的抑制活性可达到１００％．
徐维明等［１５］报道了含１，３，４二唑的硫醚类化合
物２取代基５（２，４二氯苯基）１，３，４二唑类
（图１１），其对半夏立枯病菌有明显的抑制活性．

总之，针对１，３，４二唑基团报道的杀菌活性
化合物，多以含硫脲和杂环与１，３，４恶二唑相连接．
而基于已有商品化品种进行改造和衍生，可以在先

导杀菌化合物发现上减少难度．

３　除草活性

杨小洪等［１６］以脱氢松香酸为原料，经酯化、肼

解、关环和亲核取代反应得到了２取代硫醚５脱氢
松香基１，３，４二唑（图 １２），采用小杯法测试活
性，结果表明部分化合物对稗草根茎有一定抑制活

性．陈寒松［１７］合成的化合物（图１３），对稗草和油菜
有一定抑制活性．

朱有全等［１８］报道的３（嘧啶基２）１，３，４二
唑２（３Ｈ）酮衍生物（图１４），并总结了定量的结构与
活性关系，研究结果表明，采用油菜平皿法和稗草小

杯法进行测试，部分化合物表现出较好的除草活性．

４　抗植物病毒活性

烟草花叶病毒（Ｔｏｂａｃｃｏｍｏｓａｉｃｖｉｒｕｓ，ＴＭＶ）是
最常见的植物病毒之一，它能侵染烟草、黄瓜、马铃

薯、番茄等，而目前防治该病毒的药剂如病毒必克、

病毒Ａ、宁南霉素，防治效果一般．因此，开发新型抗
植物病毒药物具有一定前景．

甘秀海等［１９］以查尔酮为母核，设计合成了２６个
新型含１，３，４－二唑查尔酮衍生物，该类化合物对
烟草花叶病毒具有较高的抑制活性，如化合物 （图

１５）对 ＴＭＶ表现出较好的抑制活性，ＥＣ５０值为
２０９μｇ／ｍＬ，优于对照药剂宁南霉素（３７９μｇ／ｍＬ）．

５　总结与展望

本文对近年来一些具有农药活性的１，３，４二
唑类化合物进行了简要介绍，从上述可以看出，该类

化合物具有广泛的活性应用，主要有以下几点：１）
从杀虫活性来看，２，５双取代的１，３，４二唑化合
物具有较好的杀虫活性，且有较广的杀虫谱．该类化
合物与一些吡啶、噻唑等杂环连接，可能会提高新化

合物的杀虫活性．２）在杀菌方面，将１，３，４二唑
与含硫的基团，如硫脲，砜基拼合，可提供广阔的发

展空间．３）所报道的除草和抗植物病毒活性的化合
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物结构多样，具有一定的潜力．
目前，所含有１，３，４二唑的农药品种主要应

用于除草，如丙炔草酮，该品种应用于玉米和小麦

等作物的阔叶杂草防除，具有低剂量、低毒和高效的

特点，使用剂量仅为３０～４５ｇ／ｈｍ２，且对小麦安全，
在小麦田除草剂市场占有一定的市场份额．由于新
型杀虫剂１，３，４二唑在有些方面的开发尚属空
白，特别是对蜜蜂低毒、低残留和速效杀虫剂的开发

势在必行．需要指出的是，所研发的１，３，４二唑类
化合物，要进行系统的活性筛选，毒理和安全性评

价，以及大田试验，深入考虑低剂量和活性因素等特

点，以增加该类杀虫剂与其他品种（如烟碱类）的竞

争优势．另外，在抗植物病毒和杀线虫方面，１，３，４
二唑类化合物也可进行合成和深入开发研究．总
之，在以后的研究中，有望通过结构修饰得到高效低

毒的绿色新型１，３，４二唑类农药．
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