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Abstract: This paper reported the biolog ical activit ies o f five synthetic philanthotox in analogs. T ria ls under laboratory con�
d ition indicated a certain level of act iv ity on poisoning and inhib iting emergence rate. The LC50 of compound 1 onE ctrop is

obliqua was 8. 987 ∀ 10
3
m g# L

- 1
. A t the 8 ∀ 10

3
m g# L

- 1
dosage of com pound 1, the adjustment rate o f pupat ion and e�

m ergence ofE�obliqua was 52. 44% and 89. 81% respective ly. T he com pound 2 had a certain effect on the larval and pu�

palweight.
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目前使用的神经毒剂杀虫剂, 通常以神经膜上

的钠通道、乙酰胆碱酯酶或者神经递质受体作为靶

标位点,如拟除虫菊酯类、氨基甲酸酯类及烟碱类杀

虫剂。但长期单一使用某一种杀虫剂, 昆虫往往会

对其产生抗药性。对付害虫抗性的最棘手问题是因

某个作用靶标部位对某种杀虫剂不敏感而产生抗性

后,对以前即使没有使用过的同类杀虫剂也会产生

抗性,即产生交互抗性 ( cross resistance). 因此, 寻找

具有不同杀虫机理的新农药是控制抗性害虫的一条

重要途径。

Rathm ayer
[ 1]
和 T. PIEK

[ 2]
首次报道从一种蜂

Philanthus triangulum 的毒腺中分离出一种小分子的

毒素, 研究发现它的生物活性类似于对脊椎动物和

无脊柱动物神经元神经递质受体的非竞争性拮抗

剂。Span jer等
[ 3]
从这种蜂的毒腺中分馏出 3种有

效成分即 3个单体化合物, 其中活性最强的是 ��
ph ilanthotox in, 后 来 多 被 称 为 ph ilan thotox in�433

( PhTX�433,见图 1)。这类化合物能够阻断沙漠蝗

(Schistocerca gregaria Forska)腿部肌肉神经突触上

由使君子型谷氨酸受体 ( qu isqualate�sensitice g luta�
mate receptors)门控的通道

[ 4, 5]
。研究表明蜂毒

PhTX�433不仅是蝗虫腿部肌肉神经突触上的使君
子型离子型谷氨酸受体的有效非竞争性拮抗剂, 而

且对非洲爪蟾 (X enopus laevis Daud in)肌肉和美洲蜚
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蠊 ( P erip laneta am ericana Linnaeus) 神经中枢的

nA chR s的电生理研究发现, PhTX�433也是 nAchR s

的非竞争性通道拮抗剂
[ 6~ 11]

。

图 1� PhTX�433的结构式

作者在分析 PhTX时, 注意到它的芳香环的

头部和线性多胺的尾部这一整体结构特征, 从而

试图设计合成 PhTX的系列类似物, 以评价各主

要结构部位化学基团的变化对生物毒性的影响,

进而研究 PhTX构效关系并为更高效的杀虫剂的

设计合成提供依据。作为这一研究的阶段结果,

本文主要报道评价一组共 5种合成化合物对昆虫

的生物活性。

1� 材料和方法

1. 1� 供试昆虫

试虫茶尺蠖 (E ctrop is obliqua Prout)由北京中

林恩多威生物工程技术有限公司提供, 为室内人

工饲料连续健康饲养 20代以上的敏感品系。初

孵幼虫接种后放入养虫杯中经群体饲养至 2龄

(约 3 d)待生测试验使用。实验在温度 24. 5 ∃ 1

% 、相对湿度 65 ∃ 5%、15 h光照: 9 h黑暗的养虫

室内进行。

1. 2� 供试化合物

5种化合物均用 95%的分析纯乙醇溶液溶解,

根据实验要求配制成不同浓度的溶液。

1. 2. 1� 毒力测定 (饲喂法 ) � 选用合成的 5种化合

物,以 95%的乙醇溶液为溶剂, 配制成 5个梯度浓

度,将药液均匀涂在饲料表面和杯的侧壁. 待乙醇自

然挥发干后,接入生理条件一致的 2龄幼虫,平均质

量 1. 2mg左右。每处理用 30头幼虫, 3次重复, 同

时设空白 ( 95%的乙醇溶液 )对照。处理 6 d后检查

试虫的死亡情况。调查结果用 Abbott公式求得校正

死亡率,用 Finney
[ 12]
机率分析法计算毒力回归方程

和 LC50值。A bbott校正公式:

校正死亡率 =
处理死亡率 -对照死亡率

100-对照死亡率
∀ 100

表 1� 供试化合物

代号 结构

1

2

3

4

5

1. 2. 2� 生长发育抑制作用的测定 � 将茶尺蠖 2龄

幼虫经 1. 3. 1的方法处理后, 存活下来的幼虫移至

未经处理的饲料中饲养直至化蛹至成虫羽化。每天

观察、记录茶尺蠖生长发育情况并称其质量。分别

计算幼虫校正死亡率、校正化蛹率、校正羽化率。

2� 结果与分析

2. 1� 毒杀效果

从 5种化合物对茶尺蠖幼虫的毒杀效果来看,

化合物 1的效果最好 (表 2)。从测定结果表明, 大

多数化合物对茶尺蠖的毒杀效果一般, 在浓度 16 ∀

10
3
mg# L

- 1
时,化合物 1引起幼虫的校正死亡率为

60. 97%, 而其他化合物中对幼虫校正死亡率最高的

化合物 5也只有 33. 33% .化合物 1对茶尺蠖的致死

中浓度 ( LC50 )为 8. 987 ∀103 mg# L
- 1

(表 3)。
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表 2� 5种合成化合物对茶尺蠖 2龄幼虫的毒杀效果

浓度 /

( mg# mL- 1 )

校正死亡率 /%

化合物 1 化合物 2 化合物 3 化合物 4 化合物 5 CK

2 26. 82 2. 44 5. 33 4. 07 14. 33 0. 00

4 36. 58 5. 56 7. 67 7. 78 16. 67 0. 00

8 47. 56 11. 11 9. 89 10. 00 22. 22 0. 00

16 60. 97 14. 33 16. 66 14. 85 33. 33 0. 00

32 70. 73 20. 17 21. 56 15. 89 45. 56 0. 00

表 3� 化合物 1对茶尺蠖毒力测定结果

化合物
毒力回归曲线

( LD�P line)

卡方值

�2
LC50 / ( mg# L- 1 )

1 Y = 0. 989 9x + 4. 056 0. 893 8. 987 ∀ 103

2. 2� 对生长发育抑制作用的影响

浓度 8 mg# mL
- 1
的 5种化合物对茶尺蠖幼虫

生长发育抑制影响的结果见表 4。对照的幼虫质量

为 81. 0mg,蛹质量为 92. 4 mg。化合物 1、3、4、5对

幼虫的质量及蛹质量没有太大影响, 而化合物 2则

有一定的作用,其处理后幼虫的质量为 50. 0 mg, 蛹

质量为 60. 1mg。化合物 1处理后幼虫的校正化蛹

率为 52. 44%,校正羽化率为 89. 81%。化合物 5处

理后的校正化蛹率为 74. 39% , 校正羽化率为

72�72%。其他化合物 2、3、4对幼虫校正化蛹率和

校正羽化率的影响较低。

表 4� 5种合成化合物 ( 8 m g# mL- 1 )

对幼虫发育的影响

化合物
幼虫质量

(处理 6 d)
蛹质量 /mg

校正化蛹

率 /%

校正羽化

率 /%

1 63. 7 85. 0 52. 44 89. 81

2 50. 0 60. 1 85. 37 91. 97

3 80. 5 92. 1 87. 81 90. 26

4 77. 5 91. 5 87. 81 86. 56

5 80. 1 92. 5 74. 39 72. 72

( CK) 81. 0 92. 4 100. 00 100. 00

3� 讨论
( 1) 5种合成化合物对茶尺蠖幼虫都有一定的

毒杀作用,对其幼虫的化蛹和羽化也都有不同程度

的影响。其中化合物 1对幼虫的毒杀效果最好, 化

蛹率最低, 其次是化合物 5,化合物 2, 3, 4的相对较

差。合成的五种化合物对成虫的羽化效果与对照无

显著差异。对茶尺蠖幼虫质量和蛹质量, 化合物 2

的影响最大,其它的无太大影响。

( 2)谷氨酸受体通道 ( G luR )属配体门控离子通

道,是昆虫神经肌肉接点最主要的靶标。作用于谷

氨酸受体通道的杀虫剂,与作用于钠通道或乙酰胆

碱酯酶的杀虫剂不会产生交互抗性。因此, 设计与

合成作用于谷氨酸受体通道的杀虫剂是害虫抗性治

理很好的方向。本实验的结果仅是人工模拟定向合

成毒剂的初步结果,将为进一步设计高强度化合物

提供依据,并呈现出进一步优化分子结构开发成为

一种高效、低毒、较低成本新农药的良好前景。
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