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间二酰胺类化合物 NC-1 的 

设计、合成及杀虫活性 
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功能分子设计与开发重点实验室，沈阳市靶向农药重点实验室，辽宁 沈阳  110142） 

摘要：为发现高效杀虫剂，采用活性药效基团融合策略，以 2-氟-3-氨基苯甲酸甲酯和 2-三氟甲基苯胺为起始原

料，设计合成了间二酰胺类化合物 N-[2-溴-4-(全氟丙烷-2-基)-6-(三氟甲基)苯基]-3-[N-(氰甲基)苯甲酰胺基]-2-氟

苯甲酰胺（NC-1），其结构经 1HNMR、13CNMR 和 HRMS 确证。初步的室内生物活性测试结果表明，化合物

NC-1 具有优异的杀虫活性，在质量浓度 0.05 mg/L 下对小菜蛾的致死率为 96.67%，在质量浓度 0.625 mg/L 下对

二化螟的致死率为 93.33%。化合物 NC-1 可作为先导化合物或候选杀虫剂进行深入研究与开发。 
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Design, synthesis and insecticidal activity of meta-diamide compound NC-1 

ZHANG Jing1,2, PEI Hongyan2, WANG Feng1,2, LIU Dongdong1,2, GAO Yixing1, ZHANG Lixin1,2* 
（1. School of Chemical Engineering, University of Science and Technology Liaoning, Anshan 114051, Liaoning, China; 
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Abstract: In order to discover highly effective insecticide, a meta-dicaramide compound N-[2-bromo-4- 

(perfluoropropane-2-yl)-6-(trifluoromethyl)phenyl]-3-[N-(cyanomethyl)benzoylamino]-2-fluorobenzamide 

(NC-1) was designed and synthesized by an active pharmacophore fusion strategy using methyl 

3-amino-2-fluorobenzoate and 2-trifluoromethylaniline as starting materials. The structure of compound 

NC-1 was confirmed by 1HNMR, 13CNMR and HRMS. The preliminary bioassay results in greenhouse 

showed that compound NC-1 exhibited excellent insecticidal activity. The mortality of compound NC-1 

against Plutella xylostella was 96.67% at mass concentration of 0.05 mg/L and that against Chilo 

suppressalis was 93.33% at mass concentration of 0.625 mg/L. Compound NC-1 could be used as a lead 

compound or a candidate insecticide for further research and development. 
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害虫是造成作物减产的主要因素之一[1]，化学

防治适用于大面积防治农业害虫，具有见效快、效

果显著、使用方便等优势，是农业害虫防治的重要

手段。双酰胺类杀虫剂自问世以来，一直是市场的

热门产品。传统的双酰胺类杀虫剂为鱼尼丁受体调

节剂，国际杀虫剂抗性行动委员会(IRAC)将其归为

第 28 组(IRAC Group 28)，其代表品种有氯虫苯甲

酰胺、溴氰虫酰胺、环丙虫酰胺、氟苯虫酰胺等[2-3]，

结构如下所示。然而，由于氯虫苯甲酰胺等的大量

重复使用，害虫抗药性愈演愈烈，多种害虫的田间

种群已对传统的双酰胺类杀虫剂产生了严重的抗

药性[4-7]。 

医药与日化原料 
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溴虫氟苯双酰胺是由日本三井化学公司研发的

全新结构的双酰胺类杀虫剂[8-10]，化学结构与作用

机制均与传统的双酰胺类杀虫剂有所不同，溴虫氟

苯双酰胺的化学结构为间二酰胺类，作用于昆虫的

γ-氨基丁酸(GABA)受体，为 GABA 门控氯离子通道

别构调节剂，别构抑制 GABA 激活的氯通道，引起

昆虫过度兴奋和抽搐[11-16]，国际杀虫剂抗性行动委

员会将其归为 30 组(IRAC Group 30)。 

氟啶虫酰胺是由日本石原产业株式会社研发的

吡啶酰胺类杀虫剂[17]，其分子结构中的 N-(氰甲基)

酰胺片段为关键药效基团。为解决抗性问题和寻找 

具有更高效的杀虫剂，本工作采用活性药效基团融

合策略，以溴虫氟苯双酰胺为先导化合物，将氟啶

虫酰胺的 N-(氰甲基)酰胺片段（A 部分）融合到溴

虫氟苯双酰胺的酰胺部分（B 部分），即在溴虫氟

苯双酰胺中引入一个氰基基团，设计合成了化合物

N-[2-溴 -4-(全氟丙烷 -2-基 )-6-(三氟甲基 )苯基 ]- 

3-[N-(氰甲基)苯甲酰胺基]-2-氟苯甲酰胺(NC-1)，并

进行了 1HNMR、13CNMR 和 HRMS 表征及杀虫活

性测试。化合物 NC-1 的设计策略如下所示。 

 

 
 

1  实验部分 

1.1  试剂与仪器 

2-氟-3-氨基苯甲酸甲酯，化学纯，上海升德医

药科技有限公司；2-三氟甲基苯胺，分析纯，上海

迈瑞尔化学技术有限公司；连二亚硫酸钠，分析纯，

永华化学股份有限公司；2-溴七氟丙烷，分析纯，

北京百灵威科技有限公司；氯化亚砜、溴化锂、溴

化钠，分析纯，上海麦克林生化科技有限公司；溴

乙腈、N,N-二异丙基乙胺，分析纯，嘉兴市艾森化

工有限公司；乙酸乙酯、石油醚，化学纯，济南远

祥化工有限公司；苯甲酰氯（化学纯）、四氢呋喃（化

学纯）、甲苯（化学纯）、N-溴代丁二酰亚胺(NBS)、 

氢氧化钠、氯化钠、碳酸钠、碳酸氢钠、硫酸氢钠、

无水硫酸镁、三乙胺、乙腈、N,N-二甲基甲酰胺、

浓盐酸，分析纯，国药集团化学试剂有限公司。 

AVANCE Ⅲ 600 MHz 核磁共振波谱仪，瑞士

Bruker 公司；ACQUITY QDa 质谱检测器，美国

Waters 公司；Accurate-Mass Q-TOF 液相色谱/质谱

联用仪，美国 Agilent 公司；CHEETAH 中压快速纯

化制备色谱，天津博纳艾杰尔科技有限公司；R-300

旋转蒸发仪，瑞士 Buchi 公司；MP450 全自动熔点

仪，济南海能仪器股份有限公司。 
1.2  化合物 NC-1 的合成 

目标化合物 NC-1 的合成路线如下所示。 

 

 



第 4 期 张  静，等: 间二酰胺类化合物 NC-1 的设计、合成及杀虫活性 ·771· 

 
 

1.2.1  中间体 3-[N-(氰甲基)苯甲酰胺基]-2-氟苯甲

酰氯(Ⅴ)的合成 

1.2.1.1  3-[(氰甲基)氨基]-2-氟苯甲酸甲酯(Ⅱ)的合成 

向 200 mL 三口圆底烧瓶中加入 2-氟-3-氨基苯

甲酸甲酯(Ⅰ) 5.00 g (29.56 mmol)，加入 50 mL 四氢

呋喃溶解，开启磁力搅拌，加入 N,N-二异丙基乙胺

11.46 g (88.67 mmol)及溴乙腈 7.09 g (59.11 mmol)，

升温回流反应 8 h。TLC 监测〔展开剂为 V (乙酸乙

酯)∶V (石油醚)=1∶4〕至反应不再进行时，关闭加

热，停止反应。待反应液冷却至室温后，减压浓缩

除去四氢呋喃，浓缩后的残渣加入 60 mL 水，用乙

酸乙酯(50 mL×3 次)萃取，合并有机相，有机相依次

用 2 mol/L 稀盐酸溶液、饱和碳酸氢钠溶液、饱和

氯化钠溶液洗涤，无水硫酸镁干燥，过滤，减压下

浓缩，残余物经中压快速纯化制备色谱提纯〔填料

为柱层析用硅胶粒径 37~48 μm，淋洗剂为 V (乙酸

乙酯)∶V (石油醚)=1∶4〕后得 5.53 g 白色固体产物

3-[( 氰甲基 ) 氨基 ]-2- 氟苯甲酸甲酯 ( Ⅱ ) ，产率

89.86%。1HNMR (600 MHz, CDCl3)，δ：7.40~7.36 (m, 

1H), 7.15 (td, J = 8.0、1.2 Hz, 1H), 6.97 (td, J = 7.8、
1.6 Hz, 1H), 4.45 (brs, 1H), 4.19 (d, J = 6.9 Hz, 2H), 
3.93 (s, 3H)。ESI-MS(m/Z)：[M+Na]+理论值：231.05，

实测值：231.07。 

1.2.1.2  3-[N-(氰甲基)苯甲酰胺基]-2-氟苯甲酸甲

酯(Ⅲ)的合成 

向 100 mL 三口圆底烧瓶中加入 3-[(氰甲基)氨

基]-2-氟苯甲酸甲酯(Ⅱ) 3.00 g (14.41 mmol)、30 mL

甲苯，开启磁力搅拌，加入苯甲酰氯 2.83 g (20.13 mmol)。

反应液升温至回流，保持回流反应 2.5 h 后，TLC

监测〔展开剂为 V(乙酸乙酯)∶V(石油醚)=1∶4〕反

应完全。将反应液自然冷却至室温，在此过程中有

大量黑色固体析出。将反应液静置 1 h 后抽滤，得

黑色固体粗品，将得到的黑色固体粗品转移至 250 mL

烧杯中并加入 100 mL 水和 5 mL 乙酸乙酯，继续搅

拌 3 h 后再次抽滤，将所得固体 50 ℃烘干后得 4.04 g

灰黄色固体 3-[N-(氰甲基)苯甲酰胺基]-2-氟苯甲酸

甲酯(Ⅲ)，产率 89.77%。1HNMR (600 MHz, CDCl3)，

δ：7.91~7.86 (m, 1H), 7.39~7.31 (m, 3H), 7.31~7.27 

(m, 1H), 7.23 (t, J = 7.6 Hz, 2H), 7.14~7.09 (m, 1H), 
5.14 (s, 1H), 4.35 (s, 1H), 3.94 (s, 3H)。ESI-MS(m/Z)：

[M+H]+理论值：313.10，实测值：313.15。 

1.2.1.3  3-[N-(氰甲基)苯甲酰胺基]-2-氟苯甲酸(Ⅳ)

的合成 

向 100 mL 三口圆底烧瓶中加入 3-[N-(氰甲基)

苯甲酰胺基]-2-氟苯甲酸甲酯(Ⅲ) 2.00 g (6.40 mmol)，

加入 40 mL 乙腈溶解，磁力搅拌下依次加入溴化锂

5.57 g (64.13 mmol)、水 0.58 g (32.20 mmol)、三乙

胺 3.24 g (32.02 mmol)。将反应液升温至 50 ℃，搅

拌反应 3.5 h。TLC 监测〔展开剂为 V (乙酸乙酯)∶

V (石油醚)=1∶2〕反应完全后，停止反应，将反应

液自然冷却至室温，加入 100 mL 水，搅拌下用 2 mol/L

稀盐酸溶液调节反应液的 pH 为 2~3（pH 试纸监测）。

加入乙酸乙酯(50 mL×2 次)萃取，合并有机相，有机

相依次用饱和氯化钠溶液洗涤，无水硫酸镁干燥，

过滤，减压浓缩后得 1.87 g 白色固体 3-[N-(氰甲基)

苯甲酰胺基]-2-氟苯甲酸(Ⅳ)，产率 97.90%。1HNMR 

(600 MHz, DMSO-d6), δ：13.47 (s, 1H), 7.78 (td, J = 

7.4、6.8、1.8 Hz, 1H), 7.71 (td, J = 7.5、1.9 Hz, 1H), 

7.41~7.32 (m, 3H), 7.31~7.26 (m, 3H), 4.91 (s, 2H)。 

ESI-MS(m/Z)： [M–H]–理论值：297.07，实测值：

297.01。 

1.2.1.4  3-[N-(氰甲基)苯甲酰胺基]-2-氟苯甲酰氯 

(Ⅴ)的合成 

向 100 mL 单口烧瓶中加入 3-[N-(氰甲基)苯甲

酰胺基]-2-氟苯甲酸(Ⅳ) 4.29 g (14.39 mmol)、30 mL

甲苯，再加入氯化亚砜 8.56 g (71.96 mmol)。反应液

升温回流反应 3 h。停止加热，待反应液冷却至室温

后，减压蒸除甲苯和氯化亚砜后得油状物 3-[N-(氰甲

基)苯甲酰胺基]-2-氟苯甲酰氯(Ⅴ) 4.36 g，产率 95.65%。

所得产物直接用于下一步反应。 

1.2.2  中间体 4-(全氟丙烷-2-基)-2-(三氟甲基)苯胺

(Ⅶ)的合成 

向装配有温度计（通过橡胶塞插入反应瓶中）

的 250 mL 三口圆底烧瓶中依次加入 2-三氟甲基苯

胺(Ⅵ) 20.00 g (124.12 mmol)、硫酸氢钠 3.42 g   

(28.49 mmol)、35 mL 乙腈及质量分数为 85%的连二

亚硫酸钠 30.49 g (148.87 mmol)。将另外两个瓶口用

橡胶塞密封，其中一个橡胶塞口插入注射器针头（针

头尾部连接实验室用气球）。用注射器注入 54.00 g 

(216.93 mmol)2-溴七氟丙烷后将反应液升温至 65 ℃
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搅拌反应 16 h。TLC 监测〔展开剂为 V (乙酸乙酯)∶

V (石油醚)=1∶10〕反应完全后，关闭反应，反应液

自然冷却至室温。反应液用 200 mL 饱和氯化钠溶液

稀释，再加入碳酸钠 80.66 g (76.10 mmol)，充分搅

拌 10 min。加入 100 mL 水，用乙酸乙酯(100 mL×2

次)萃取，合并有机相，有机相依次用饱和氯化钠溶

液洗涤，无水硫酸镁干燥，过滤，减压浓缩，残余

物经中压快速纯化制备色谱进行纯化（填料为柱层

析用硅胶粒径 37~48 μm，淋洗剂为纯石油醚）后得

32.23 g 红褐色油状物，即中间体 4-(全氟丙烷-2-基)- 

2-(三氟甲基)苯胺(Ⅶ)，产率 78.89%。 

1.2.3  中 间 体 3-[N-( 氰 甲 基 ) 苯 甲 酰 胺 基 ]-2- 氟

-N-[4-(全氟丙烷-2-基)-2-(三氟甲基)苯基]苯

甲酰胺(Ⅷ)的合成 

向 50 mL 三口圆底烧瓶中加入 3-[N-(氰甲基)苯

甲酰胺基]-2-氟苯甲酰氯(Ⅴ) 1.92 g (6.06 mmol)、20 mL

乙腈，磁力搅拌下加入溴化钠 0.63 g (6.12 mmol)、

4-(全氟丙烷 -2-基 )-2-(三氟甲基 )苯胺 (Ⅶ ) 2.00 g 

(6.08 mmol)。反应液升温至回流，保持回流反应 5 h。

TLC 监测〔展开剂为 V (乙酸乙酯)∶V (石油醚)=1∶

4〕反应完毕后，关闭反应，反应液自然冷却至室温。

加入 50 mL 饱和碳酸氢钠水溶液，用乙酸乙酯(40 mL× 

2 次)萃取，合并有机相，有机相依次用饱和氯化钠

溶液洗涤，无水硫酸镁干燥，过滤，减压浓缩后将

粗产物用中压快速纯化制备色谱进行纯化〔填料为

柱层析用硅胶粒径 37~48 μm，淋洗剂为 V (乙酸乙

酯)∶V (石油醚)=1∶4〕，得油状物 3.04 g，即中间

体 3-[N-(氰甲基)苯甲酰胺基]-2-氟-N-[4-(全氟丙烷

-2-基 )-2-(三氟甲基 )苯基 ]苯甲酰胺 (Ⅷ )，产率

82.29%。1HNMR (600 MHz, CDCl3)，δ：8.75 (d, J = 
15.2 Hz, 1H), 8.66 (d, J = 8.9 Hz, 1H), 8.11 (td, J = 
7.7、1.8 Hz, 1H), 7.89 (d, J = 2.3 Hz, 1H), 7.86~7.82 

(m, 1H), 7.52 (td, J = 7.7、1.8 Hz, 1H), 7.42~7.31 (m, 
4H), 7.25 (d, J = 7.8 Hz, 2H), 5.05 (s, 1H), 4.55 (s, 
1H)。ESI-MS(m/Z)：[M+H]+理论值：610.10，实测

值：610.18。 

1.2.4  化合物 NC-1 的合成 

向 100 mL 三口圆底烧瓶中加入 3-[N-(氰甲基)

苯甲酰胺基]-2-氟-N-[4-(全氟丙烷-2-基)-2-(三氟甲

基)苯基]苯甲酰胺(Ⅷ) 2.00 g (3.28 mmol)、20 mL 

N,N-二甲基甲酰胺，冰浴搅拌下加入氢氧化钠 0.20 g 

(5.00 mmol)，反应液保持 0~5 ℃搅拌 10 min。向此

反应液中加入 N-溴代丁二酰亚胺 0.61 g (3.43 mmol)，

室温下继续搅拌反应 3 h。TLC 监测〔展开剂为 V (乙

酸乙酯)∶V (石油醚)=1∶5〕反应完毕后，加入 60 mL

水，用乙酸乙酯(60 mL×2 次)萃取，合并有机相，有

机相依次用饱和氯化钠溶液洗涤，无水硫酸镁干燥，

过滤，减压浓缩后，将粗产物用中压快速纯化制备

色谱进行纯化〔填料为柱层析用硅胶，粒径 37~48 μm，

淋洗剂为 V (乙酸乙酯)∶V (石油醚)=1∶5〕，得白色

固体 1.94 g，即目标化合物 N-[2-溴-4-(全氟丙烷-2-

基 )-6-(三氟甲基 )苯基 ]-3-[N-(氰甲基 )苯甲酰胺

基 ]-2-氟苯甲酰胺 (NC-1)，产率 85.88%。熔点：

84.0~85.0 ℃; 1HNMR (600 MHz, CDCl3)，δ：8.13 (d, 
J = 2.2 Hz, 1H), 8.08 (t, J = 7.5 Hz, 1H), 8.02 (d, J = 
13.2 Hz, 1H), 7.91 (d, J = 2.2 Hz, 1H), 7.53 (t, J = 7.8 
Hz, 1H), 7.39~7.30 (m, 4H), 7.25 (d, J = 7.4 Hz, 2H), 
4.99 (s, 1H), 4.62 (s, 1H); 13CNMR (151 MHz, 
CDCl3)，δ：170.68, 160.37, 155.62, 136.43, 134.57, 
134.06, 132.92, 132.76, 131.41, 130.82, 130.25, 
128.31, 128.17, 127.34, 125.98, 123.38, 121.45, 
121.11, 120.93, 119.11, 114.87, 91.85~89.19, 37.42; 
HRMS (ESI)，m/Z： [M–H]–理论值：685.9937，实测

值：685.9952。 

1.3  生物活性测试方法 

1.3.1  小菜蛾(Plutella xylostella)室内杀虫活性测试 

取待测化合物 10 mg 溶解于 10 mL 丙酮/甲醇

（体积比 1∶1）的混合溶剂中，制成质量浓度为

1000 mg/L 的母液，然后用含有质量分数 0.1%吐温

80 的静置自来水稀释成 10、5、0.5、0.05 mg/L 4 个

质量浓度。 

取直径 6 cm 培养皿，底部铺自来水润湿滤纸。

取新鲜甘蓝叶片，用打孔器打出直径 3 cm 的叶碟，

用卫生纸擦除表面蜡质层，使用 Airbrush 喷雾器正

反两面处理甘蓝叶，喷雾处理的压力为 68947.57 Pa，

待测化合物的喷液量为 0.5 mL。待叶片干燥后叶背

向上置于培养皿中，每次处理接入 10 头 3 龄幼虫，

每次处理重复 3 次。处理后放入 25 ℃、相对湿度

60%~70%观察室内培养，处理 3 d 后进行实验调查，

记录试虫的死虫与活虫数，计算致死率，结果取平

均值。本实验以溴虫氟苯双酰胺为阳性对照。 

1.3.2  二化螟(Chilo suppressalis)室内杀虫活性测试 

取待测化合物 10 mg 溶解于 10 mL 丙酮/甲醇

（体积比 1∶1）的混合溶剂中，制成质量浓度为

1000 mg/L 的母液，然后用含有质量分数 0.1%吐温

80 的静置自来水稀释成 5、2.5、1.25、0.625 mg/L 4

个质量浓度。 

稻苗准备：在恒温室（温度 26~28 ℃、相对湿

度 60%~80%，光照 16 h，黑暗 8 h）内用直径为

4.5 cm、高 4 cm 塑料小杯培养水稻，待水稻长至 4~5

叶期时，选择健壮的、长势一致的水稻幼苗进行药

剂处理，每次处理设 3 次重复。试虫准备：室内连

续饲养的二化螟，3 龄幼虫。采用喷雾法，手持喷

雾器对稻苗进行全株均匀喷雾处理，每处理用药

15 mL。稻苗喷雾处理后，放置阴凉处将药液晾干，
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剪取茎基部上 5 cm 左右茎秆饲喂试虫。准备直径

90 mm 的玻璃培养皿，皿底垫滤纸，加水保湿，每

皿放入约 20 根稻茎，接幼虫 10 头，用无纺布密闭

培养皿，置于恒温房间培养。处理后 3 d 调查残留

活虫数，计算致死率，结果取平均值。本实验以溴

虫氟苯双酰胺为阳性对照。 

1.3.3  朱砂叶螨 (Tetranychus cinnabarinus)室内杀

螨活性测试 

取待测化合物 10 mg 溶解于 10 mL 丙酮中制成

质量浓度为 1000 mg/L 的母液，然后用含有质量分

数 0.1%吐温 80 的静置自来水稀释成 50、10、5 mg/L 

3 个实验质量浓度，丙酮在溶液中的含量不超过 10%。 

摘取两片真叶菜豆苗，接种朱砂叶螨成螨并调

查基数后，用手持喷雾器进行整株喷雾处理，每次

处理重复 3 次，处理后置于标准观察室，处理后 3 d

进行实验调查，记录存活螨数，计算致死率，结果

取平均值。本实验以阿维菌素(Avermectins)和溴虫氟

苯双酰胺为阳性对照。 

2  结果与讨论 

化合物 NC-1、溴虫氟苯双酰胺及阿维菌素的杀

虫活性测试结果如表 1 所示。 
 

表 1  化合物 NC-1、溴虫氟苯双酰胺及阿维菌素的杀虫

活性① 
Table 1  Insecticidal activities of compound NC-1, broflanilide 

and avermectins① 

致死率/% 
测试靶标 

质量浓度
/(mg/L) NC-1 溴虫氟苯双酰胺 阿维菌素

10 100 100 —
②

 

5 100 100 — 

0.5 100 100 — 

小菜蛾 

0.05 96.67 33.33 — 

5 100 100 — 

2.5 100 83.33 — 

1.25 100 60 — 

二化螟 

0.625 93.33 10 — 

50 60 10 100 

10 10.9 0 100 

朱砂叶螨 

5 6.4 0 100 

注：①未发现药害现象；②“—”表示未测。 
 

在测试质量浓度为 10、5、0.5 mg/L 时，化合

物 NC-1 与对照药剂溴虫氟苯双酰胺对小菜蛾的致

死率均为 100%，在测试质量浓度为 0.05 mg/L 时，

化合物 NC-1 对小菜蛾的致死率高达 96.67%，显著

优于对照药剂溴虫氟苯双酰胺，在相同测试质量浓

度下，溴虫氟苯双酰胺对小菜蛾的致死率仅为

33.33%。在测试质量浓度为 5、2.5、1.25、0.625 mg/L

时，化合物 NC-1 对二化螟的致死率分别为 100%、

100%、100%、93.33%，而相同测试浓度下，对照

药剂溴虫氟苯双酰胺对二化螟的致死率分别为

100%、83.33%、60%、10%，这表明化合物 NC-1

对二化螟的活性显著优于对照药剂溴虫氟苯双酰

胺。化合物 NC-1 与对照药剂溴虫氟苯双酰胺对朱

砂叶螨的生物活性均不理想，明显低于对照药剂阿

维菌素；相比而言，化合物 NC-1 对朱砂叶螨的活

性优于对照药剂溴虫氟苯双酰胺，在测试质量浓度

为 50 mg/L 时，化合物 NC-1 对朱砂叶螨的致死率为

60%，而在相同测试质量浓度下，溴虫氟苯双酰胺

对朱砂叶螨的致死率仅为 10%。 

通过对小菜蛾、二化螟、朱砂叶螨的室内杀虫

活性测试可知，化合物 NC-1 在先导化合物溴虫氟

苯双酰胺的分子结构中引入了氰基，从而导致了化

合物 NC-1 相对于溴虫氟苯双酰胺的杀虫活性有了

显著提升，这说明氰基的引入具有明显的增效作用。

据相关文献 [12]报道，溴虫氟苯双酰胺进入生物体

后，其酰胺结构氮原子上的甲基将会代谢掉（—

N—CH3 基团代谢为—N—H 基团），即溴虫氟苯双

酰胺转变为去甲基溴虫氟苯双酰胺，进而发挥药效；

换言之，在生物体内真正起作用的活性结构为去甲

基溴虫氟苯双酰胺，而不是溴虫氟苯双酰胺。另一

方面，由于氰基具有极强的吸电子能力，氰基的引

入极有可能增强了上述代谢作用（—N—CH2CN 基

团代谢为—N—H 基团），从而导致了化合物 NC-1

的杀虫活性显著优于溴虫氟苯双酰胺。 

3  结论 

（1）以 2-氟-3-氨基苯甲酸甲酯为起始原料，经

烷基化、酰化、水解、酰氯化 4 步反应制得中间体

Ⅴ。以 2-三氟甲基苯胺制得中间体Ⅶ。Ⅴ与Ⅶ在溴

化钠的催化下经缩合反应得到中间体Ⅷ，最后再经

溴化反应最终得到目标化合物 NC-1。化合物 NC-1

的合成共经 7 步反应，总收率 53.38%。反应原料易

得、条件温和，适合大规模制备。 

（2）通过对小菜蛾、二化螟、朱砂叶螨的室内

杀虫活性测试可知，化合物 NC-1 的杀虫活性显著

优于其先导化合物溴虫氟苯双酰胺，这说明在间二

酰胺的分子结构中引入氰基具有明显的增效作用，

这为今后间二酰胺类衍生物的分子设计提供了新

的思路。 

（3）化合物 NC-1 在质量浓度 0.05 mg/L 下对小

菜蛾的致死率高达 96.67%，在质量浓度 0.625 mg/L

下对二化螟的致死率高达 93.33%，其表现出优异的

杀虫活性，具有一定的应用价值，可作为先导化合

物或候选杀虫剂进行深入研究与开发。 
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