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对氯苯乙酮肟醚衍生物的合成及生物活性
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摘　要 :为寻找高活性的新农药化合物 ,通过 22取代氨基 212对氯苯乙酮 212肟与卤代烃反应 ,设计并

合成了 35个对氯苯乙酮肟醚衍生物 ,其结构均经核磁共振氢谱和元素分析确证。初步的生物活性

测定结果表明 ,该类化合物具有一定的杀虫、抑菌及除草活性 ,其中 C9、C12在 500 mg/L时对蚜虫

A phis craccivaora的致死率达到 100% ; C10、C12、C15和 C23在 1 000 mg/L时对朱砂叶螨 Tetranychus

cinabarinus的致死率达到 100% ; C29、C30和 C31在 500 mg/L时对黄瓜白粉病菌 Sphaerotheca

fu lig ineas的抑制率达到 95%以上 ; C29、C30、C33和 C35在 100 mg/L时对马唐 D ig itaria sangu ina lis的

抑制率达到 90%以上。
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Abstract: In search of novel pesticide leading compound with high bioactivity, thirty2five 42chloro2phenyl

methyl ketone oxime ether derivatives were designed and synthesized by the reaction of 22substituted

am ino 42chlorophenyl methyl ketone oxime with halohydrocarbon. The structure of all novel compounds

was confirmed by 1 H NMR and elemental analysis. Prelim inary bioassays showed that some compounds

exhibited certain insecticidal and herbicidal activities. The mortality of C9 , C12 to A ph is craccivaora

reached 100% at the concentration of 500 mg/L. The mortality of C10 , C12 , C15 and C23 to Tetranychus

cinabarinus reached 100% at 1 000 mg/L. The inhibition rate of C29 , C30 and C31 to Sphaerotheca

fu lig ineas was over 95% at the concentration of 500 mg/L. The inhibition rate of C29 , C30 , C33 and C35 to

D ig itaria sangu ina lis was over 90% at the concentration of 100 mg/L.
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　　芳基烷基酮肟醚因具有相当的杀虫、杀菌、除

草、抗植物病毒活性而令人关注 [ 1 ]。肟醚结构则

已成为新农药研制开发中的常用基团 ,此类结构

化合物大多具有高效、低毒、低残留等优点 [ 2, 3 ]。

如 20世纪 80年代由汽巴 2嘉基公司开发的除草剂
肟草安 ( fluxofenim )、杀菌剂啶斑肟 (pyrifenox) [ 1, 2 ]

等。

近年来有不少新的苯乙酮肟类衍生物的研究

报道 [ 4～6 ]
,这一类化合物对作物常见病害如白粉

病、炭疽病、菌核病等具有一定的防治效果 [ 5 ]。笔

者设计合成了含对氯苯乙酮肟结构的化合物 ,并

进行了杀虫、杀菌和除草活性筛选 ,从中发现了一

些具有一定活性的化合物。合成路线如下 :

1　合成实验

1. 1　仪器及试剂

B ruker AC300型核磁共振仪 ( CDCl3为溶剂 ,

TM S为内标 ) ; WRS21A型数字熔点仪 ; 2W型阿贝

折射仪。所用的试剂均为化学纯或者分析纯。

1. 2　中间体 A、B的制备

按文献 [ 7 ]方法合成。

1. 3　目标化合物 C的合成 [ 7, 8 ]

以 O 2正丙基 212( 42氯苯基 ) 222(N , N 2二正丁基
氨基 ) 212乙酮肟 ( C9 )的合成为例。在 100 mL的

三口烧瓶中加入 0. 89 g ( 3 mmol) 12( 42氯苯基 ) 222
(N , N二正丁基氨基 ) 212乙酮肟 , 0. 61 g ( 5 mmol)

溴代正丙烷 , 0. 20 g ( 5 mmol) 氢氧化钠 , 0. 2 g四

丁基溴化胺 ( TBAB )和 50 mL丙酮 , 40～50℃下搅

拌 5 h。减压蒸去溶剂 ,残余物中加入二氯甲烷 ,

有机层经水洗 ,无水硫酸镁干燥后减压脱溶 ,得到

黄色粘稠液。经柱层析 (石油醚 2乙酸乙酯 = 6 ∶1,

体积比 )分离提纯 ,得到淡黄色液体 0. 55 g。

同法合成其他目标化合物 ,其物理常数及元

素分析数据见表 1,
1
H NMR数据见表 2。

Table 1　Physical and elemental analytical data of compounds C

C om pd. N R1 R2 R3
n25

D o r

M p /℃

Y ield

( % )

E lem en tal analysis ( Calcd. , % )

C H N

C1 N (O CH3 ) CH3 CH2 = CHCH2 1. 528 9 57. 5 58. 31 ( 58. 10) 6. 35 ( 6. 38 ) 10. 63 ( 10. 42)

C2 N (O CH3 ) CH3 n2C3 H7 1. 516 5 47. 8 57. 69 ( 57. 67) 7. 12 ( 7. 07) 10. 22 ( 10. 35)

C3 N (O CH3 ) CH3 i2C3 H7 60. 1～61. 3 76. 5 57. 75 ( 57. 67) 7. 15 ( 7. 07 ) 10. 24 ( 10. 35 )

C4 N (O CH3 ) CH3 sec2C4 H9 1. 510 8 63. 8 59. 16 ( 59. 05) 7. 51 ( 7. 43 ) 9. 59 ( 9. 84 )

C5 N (O CH3 ) CH3 i2C4 H9 1. 513 8 72. 5 59. 26 ( 59. 05) 7. 35 ( 7. 43 ) 9. 68 ( 9. 84 )

C6 N (O CH3 ) CH3 p 2C lC6 H4 CH2 68. 3～69. 2 50. 1 57. 87 ( 57. 80) 5. 08 ( 5. 14 ) 7. 82 ( 7. 93 )

C7 N (O CH3 ) CH3 i2C5 H11 1. 510 7 39. 2 60. 45 ( 60. 29) 7. 88 ( 7. 76 ) 9. 27 ( 9. 38 )

C8 N ( n2C4 H9 ) 2 CH2 = CHCH2 1. 515 0 81. 6 67. 55 ( 67. 74) 8. 49 ( 8. 68 ) 8. 14 ( 8. 32 )

C9 N ( n2C4 H9 ) 2 n2C3 H7 1. 506 5 55. 0 67. 56 ( 67. 33) 9. 36 ( 9. 22 ) 8. 33 ( 8. 27 )

C10 N ( n2C4 H9 ) 2 i2C3 H7 1. 503 2 74. 2 67. 56 ( 67. 33) 9. 25 ( 9. 22 ) 8. 35 ( 8. 27 )

C11 N ( n2C4 H9 ) 2 sec2C4 H9 1. 503 4 75. 4 68. 21 ( 68. 06) 9. 26 ( 9. 42 ) 7. 86 ( 7. 94 )

C12 N ( n2C4 H9 ) 2 i2C4 H9 1. 502 0 60. 8 68. 26 ( 68. 06) 9. 22 ( 9. 42 ) 7. 85 ( 7. 94 )

C13 N ( n2C4 H9 ) 2 i2C5 H11 1. 501 9 73. 6 68. 55 ( 68. 73) 9. 53 ( 9. 61 ) 7. 56 ( 7. 63 )

C14 N ( n2C4 H9 ) 2 p 2C lC6 H4 CH2 1. 545 9 59. 3 65. 84 ( 65. 55) 7. 29 ( 7. 18 ) 6. 42 ( 6. 65 )
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C ontinued

C om pd. N R1 R2 R3
n25

D o r

M p /℃

Y ield

( % )

E lem en tal analysis ( Calcd. , % )

C H N

C15 Piperid iny l CH2 = CHCH2 1. 544 0 69. 5 66. 54 ( 65. 63) 7. 69 ( 7. 23 ) 9. 27 ( 9. 57 )

C16 Piperid iny l n2C3 H7 1. 533 5 70. 2 65. 27 ( 65. 18) 7. 64 ( 7. 86 ) 9. 66 ( 9. 50 )

C17 Piperid iny l i2C3 H7 1. 530 9 62. 0 65. 39 ( 65. 18) 7. 89 ( 7. 86 ) 9. 42 ( 9. 50 )

C18 Piperid iny l sec2C4 H9 1. 528 0 59. 3 66. 26 ( 66. 11) 8. 33 ( 8. 16 ) 8. 94 ( 9. 07 )

C19 Piperid iny l i2C4 H9 1. 528 5 71. 2 66. 32 ( 66. 11) 8. 21 ( 8. 16 ) 9. 14 ( 9. 07 )

C20 Piperid iny l i2C5 H11 1. 523 1 60. 3 66. 98 ( 66. 96) 8. 32 ( 8. 43 ) 8. 95 ( 8. 68 )

C21 Piperid iny l p 2C lC6 H4 CH2 1. 570 5 50. 9 63. 44 ( 63. 67) 5. 96 ( 5. 88 ) 7. 38 ( 7. 42 )

C22 M orpho liny l CH2 = CHCH2 53. 9～55. 1 67. 3 61. 18 ( 61. 12) 6. 30 ( 6. 50 ) 9. 21 ( 9. 50 )

C23 M orpho liny l n2C3 H7 1. 534 0 73. 2 60. 85 ( 60. 70) 7. 16 ( 7. 13 ) 9. 25 ( 9. 44 )

C24 M orpho liny l i2C3 H7 63. 8～64. 1 83. 4 60. 55 ( 60. 70) 7. 23 ( 7. 13 ) 9. 51 ( 9. 44 )

C25 M orpho liny l sec2C4 H9 1. 528 5 71. 0 61. 72 ( 61. 83) 7. 66 ( 7. 46 ) 9. 14 ( 9. 01 )

C26 M orpho liny l i2C4 H9 36. 0～37. 1 69. 8 61. 72 ( 61. 83) 7. 53 ( 7. 46 ) 9. 20 ( 9. 01 )

C27 M orpho liny l i2C5 H11 1. 525 0 42. 4 62. 74 ( 62. 86) 7. 86 ( 7. 76 ) 8. 91 ( 8. 62 )

C28 M orpho liny l p 2C lC6 H4 CH2 41. 6～42. 3 81. 2 60. 23 ( 60. 17) 5. 16 ( 5. 32 ) 7. 48 ( 7. 39 )

C29 Im idazo l n2C3 H7 1. 561 8 86. 3 60. 63 ( 60. 54) 5. 74 ( 5. 81 ) 15. 36 ( 15. 13)

C30 Im idazo l i2C3 H7 75. 0～78. 3 76. 8 60. 36 ( 60. 54) 5. 66 ( 5. 81 ) 15. 30 ( 15. 13)

C31 Im idazo l sec2C4 H9 1. 542 0 50. 1 61. 65 ( 61. 75) 6. 34 ( 6. 22 ) 14. 29 ( 14. 40)

C32 Im idazo l i2C4 H9 85. 9～87. 5 65. 2 61. 72 ( 61. 75) 6. 35 ( 6. 22 ) 14. 28 ( 14. 40)

C33 N ( CH3 ) 2 CH2 = CHCH2 1. 534 8 55. 4 61. 60 ( 61. 78) 6. 86 ( 6. 78 ) 11. 15 ( 11. 08)

C34 N ( CH3 ) 2 n2C3 H7 1. 524 5 64. 7 61. 37 ( 61. 29) 7. 59 ( 7. 52 ) 11. 26 ( 11. 00)

C35 N ( CH3 ) 2 i2C3 H7 51. 7～52. 4 57. 4 61. 16 ( 61. 29) 7. 64 ( 7. 52 ) 11. 25 ( 11. 00)

Table 2　1
H NMR data of compounds C

Com pd. 1 H NM R ( CD C l3 / TM S ) ,δ

C1 2. 61 ( s, 3H, N CH3 ) , 3. 34 ( s, 3H, O CH3 ) , 3. 66 ( s, 2H, N CH2 ) , 4. 62 ( d, 2H, J = 5. 60 H z, O CH2 ) , 5. 16～5. 29 (m , 2H, =

CH2 ) , 5. 91～6. 10 (m , 1H, = CH ) , 7. 37 ( d, 2H, J = 8. 68 H z, A rH 22, 6 ) , 7. 57 ( d, 2H, J = 8. 68 H z, A rH 23, 5)

C2 0. 93 ( t, 3H, CH3 ) , 1. 68 ( m , 2H, CH2 ) , 2. 59 ( s, 3H, N CH3 ) , 3. 35 ( s, 3H, O CH3 ) , 3. 65 ( s, 2H, N CH2 ) , 4. 06 ( t, 2H,

O CH2 ) , 7. 35 ( d, 2H, J = 8. 82 H z, A rH 22, 6) , 7. 57 ( d, 2H, J = 8. 82 H z, A rH 23, 5 )

C3 1. 23 ( d, 6H, J = 6. 00 H z, 2CH3 ) , 2. 60 ( s, 3H, N CH3 ) , 3. 35 ( s, 3H, O CH3 ) , 3. 66 ( s, 2H, N CH2 ) , 4. 35～4. 48 ( m , 1H,

CH ) , 7. 34 ( d, 2H, J = 8. 44 H z, A rH 22, 6) , 7. 62 ( d, 2H, J = 8. 44 H z, A rH 23, 5 )

C4 0. 93 ( t, 3H, CH3 ) , 1. 26 ( d, 3H, J = 6. 05 H z, CH3 ) , 1. 49～1. 73 ( m , 2H, CH2 ) , 2. 62 ( s, 3H, N CH3 ) , 3. 39 ( s, 3H,

O CH3 ) , 3. 69 ( s, 2H, N CH2 ) , 4. 19～4. 29 (m , 1H, CH ) , 7. 37 ( d, 2H, J = 8. 45 H z, A rH 22, 6 ) , 7. 64 ( d, 2H, J = 8. 45 H z,

A rH 23, 5)

C5 0. 90 ( d, 6H, J = 6. 86 H z, 2CH3 ) , 1. 92～2. 06 ( m , 1H, CH ) , 2. 59 ( s, 3H, N CH3 ) , 3. 35 ( s, 3H, O CH3 ) , 3. 65 ( s, 2H,

N CH2 ) , 3. 88 ( d, 2H, J = 6. 86 H z, O CH2 ) , 7. 35 ( d, 2H, J = 8. 50 H z, A rH 22, 6) , 7. 57 ( d, 2H, J = 8. 50 H z, A rH 23, 5 )

C6 2. 57 ( s, 3H, N CH3 ) , 3. 30 ( s, 3H, O CH3 ) , 3. 64 ( s, 2H, N CH2 ) , 5. 10 ( s, 2H, O CH2 ) , 7. 30 ( d, 2H, J = 8. 78 H z, A rH 22′,
6′) , 7. 34 ( d, 2H, J = 8. 60 H z, A rH 22, 6 ) , 7. 37 ( d, 2H, J = 8. 60 H z, A rH 23, 5 ) , 7. 64 ( d, 2H, J = 8. 78 H z, A rH 23′, 5′)

C7 0. 90 ( d, 6H, J = 6. 34 H z, 2CH3 ) , 1. 54 ( t, 2H, CH2 ) , 1. 58～1. 60 ( m , 1H, CH ) , 2. 59 ( s, 3H, N CH3 ) , 3. 35 ( s, 3H,

O CH3 ) , 3. 65 ( s, 2H, N CH2 ) , 3. 88 ( d, 2H, J = 6. 86 H z, O CH2 ) , 7. 35 ( d, 2H, J = 8. 54 H z, A rH 22, 6 ) , 7. 57 ( d, 2H, J =

8. 54 H z, A rH 23, 5)

C8 0. 86 ( t, 6H, 2CH3 ) , 1. 14～1. 28 ( m , 4H, 2CH2 ) , 1. 32～1. 41 ( m , 4H, 2CH2 ) , 2. 43 ( t, 4H, 2N CH2 ) , 3. 39 ( s, 2H,

N CH2 ) , 4. 59 ( d, 2H, J = 5. 60 H z, O CH2 ) , 5. 18～5. 30 (m , 2H, = CH2 ) , 5. 94～6. 03 ( m , 1H, = CH ) , 7. 34 ( d, 2H, J =

8. 50 H z, A rH 22, 6) , 7. 56 ( d, 2H, J = 8. 50 H z, A rH 23, 5 )

C9 0. 84～0. 95 (m , 9H, 3CH3 ) , 1. 15～1. 27 (m , 4H, 2CH2 ) , 1. 33～1. 44 ( m , 4H, 2CH2 ) , 1. 66～1. 73 ( m , 2H, CH2 ) , 2. 45

( t, 4H, 2N CH2 ) , 3. 41 ( s, 2H, N CH2 ) , 4. 05 ( t, 2H, O CH2 ) , 7. 35 ( d, 2H, J = 8. 40 H z, , A rH 22, 6 ) , 7. 57 ( d, 2H, J = 8. 40

H z, A rH 23, 5)
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C ontinued

Com pd. 1 HNM R ( CD C l3 / TM S ) ,δ

C10 0. 86 ( t, 6H, 2CH3 ) , 1. 14～1. 22 (m , 4H, 2CH2 ) , 1. 29 ( d, 6H, J = 6. 30 H z, 2CH3 ) , 1. 34～1. 44 (m , 4H, 2CH2 ) , 2. 45 ( t,

4H, 2N CH2 ) , 3. 41 ( s, 2H, N CH2 ) , 4. 34～4. 42 (m , 1H, O CH ) , 7. 33 ( d, 2H, J = 8. 70 H z, A rH 22, 6 ) , 7. 61 ( d, 2H, J = 8. 70

H z, A rH 23, 5)

C11 0. 85～0. 97 (m , 9H, 3CH3 ) , 1. 18～1. 25 (m , 4H, 2CH2 ) , 1. 23 ( d, 3H, J = 8. 40 H z, CH3 ) , 1. 34～1. 44 (m , 4H, 2CH2 ) ,

1. 53～1. 68 (m , 2H, CH2 ) , 2. 44 ( t, 4H, 2N CH2 ) , 3. 41 ( s, 2H, N CH2 ) , 4. 17～4. 19 (m , 1H, O CH ) , 7. 34 ( d, 2H, J = 8. 40

H z, A rH 22, 6) , 7. 62 ( d, 2H, J = 8. 40 H z, A rH 23, 5 )

C12 0. 84～0. 92 (m , 12H, 4CH3 ) , 1. 16～1. 19 (m , 4H, 2CH2 ) , 1. 21～1. 26 (m , 4H, 2CH2 ) , 1. 98～2. 03 (m , 1H, CH ) , 2. 43

( t, 4H, 2N CH2 ) , 3. 38 ( s, 2H, N CH2 ) , 3. 85 ( d, 2H, J = 7. 20 H z, O CH2 ) , 7. 33 ( d, 2H, J = 8. 70 H z, A rH 22, 6 ) , 7. 57 ( d,

2H, J = 8. 70 H z, A rH 23, 5)

C13 0. 84～0. 94 (m , 12H, 4CH3 ) , 1. 15～1. 27 (m , 4H, 2CH2 ) , 1. 33～1. 44 ( m , 4H, 2CH2 ) , 1. 55 ( t, 2H, CH2 ) , 1. 64～1. 71

(m , 1H, CH ) , 2. 43 ( t, 4H, 2N CH2 ) , 3. 38 ( s, 2H, N CH2 ) , 4. 13 ( t, 2H, O CH2 ) , 7. 33 ( d, 2H, J = 8. 70 H z, A rH 22, 6) , 7. 56

( d, 2H, J = 8. 70 H z, A rH 23, 5)

C14 0. 87 ( t, 6H, 2CH3 ) , 1. 12～1. 24 ( m , 4H, 2CH2 ) , 1. 30～1. 40 ( m , 4H, 2CH2 ) , 2. 41 ( t, 4H, 2N CH2 ) , 3. 41 ( s, 2H,

N CH2 ) , 5. 10 ( s, 2H, O CH2 ) , 7. 26～7. 38 (m , 6H, A rH 22, 6, 2′, 6′, 3, 5 ) , 7. 55 ( d, 2H, J = 8. 40 H z, A rH 23′, 5′)

C15 1. 39～1. 52 (m , 6H, 3CH2 ) , 2. 41 ( t, 4H, 2N CH2 ) , 3. 28 ( s, 2H, N CH2 ) , 4. 57 ( d, 2H, J = 5. 40 H z, O CH2 ) , 5. 16～5. 28

(m , 2H, = CH2 ) , 5. 89～6. 05 (m , 1H, = CH ) , 7. 30 ( d, 2H, J = 8. 80 H z, A rH2, 6) , 7. 57 ( d, 2H, J = 8. 80 H z, A rH 23, 5 )

C16 0. 92 ( t, 3H, CH3 ) , 1. 37～1. 57 (m , 6H, 3CH2 ) , 1. 62～1. 74 ( m , 2H, CH2 ) , 2. 43 ( t, 4H, 2N CH2 ) , 3. 30 ( s, 2H, N CH2 ) ,

4. 05 ( t, 2H, O CH2 ) , 7. 35 ( d, 2H, J = 8. 70 H z, A rH 22, 6 ) , 7. 61 ( d, 2H, J = 8. 70 H z, A rH 23, 5 )

C17 1. 24 ( d, 6H, J = 6. 30 H z, 2CH3 ) , 1. 41～1. 57 (m , 6H, 3CH2 ) , 2. 44 ( t, 4H, 2N CH2 ) , 3. 32 ( s, 2H, N CH2 ) , 4. 36～4. 41

(m , 1H, O CH ) , 7. 33 ( d, 2H, J = 8. 70 H z, A rH～2, 6 ) , 7. 65 ( d, 2H, J = 8. 70 H z, A rH 23, 5)

C18 0. 91 ( t, 3H, CH3 ) , 1. 21 ( d, 3H, J = 6. 00 H z, CH3 ) , 1. 41～1. 58 (m , 6H, 3CH2 ) , 1. 62～1. 67 (m , 2H, CH2 ) , 2. 44 ( t,

4H, 2N CH2 ) , 3. 33 ( s, 2H, N CH2 ) , 4. 15～4. 21 (m , 1H, O CH ) , 7. 35 ( d, 2H, J = 8. 70 H z, A rH 22, 6 ) , 7. 65 ( d, 2H, J = 8. 70

H z, A rH 23, 5)

C19 0. 90 ( d, 6H, J = 6. 60 H z, 2CH3 ) , 1. 41～1. 57 (m , 6H, 3CH2 ) , 1. 96～2. 01 (m , 1H, CH ) , 2. 44 ( t, 4H, 2N CH2 ) , 3. 33 ( s,

2H, N CH2 ) , 3. 86 ( d, 2H, J = 6. 60 H z, O CH2 ) , 7. 35 ( d, 2H, J = 8. 40 H z, A rH 22, 6) , 7. 59 ( d, 2H, J = 8. 40 H z, A rH 23, 5 )

C20 0. 91 ( d, 6H, J = 6. 30 H z, 2CH3 ) , 1. 38～1. 45 ( m , 2H, CH2 ) , 1. 51～1. 58 ( m , 6H, 3CH2 ) , 1. 60～1. 69 ( m , 1H, CH ) ,

2. 44 ( t, 4H, 2N CH2 ) , 3. 31 ( s, 2H, N CH2 ) , 4. 12 ( t, 2H, O CH2 ) , 7. 34 ( d, 2H, J = 8. 60 H z, A rH 22, 6 ) , 7. 59 ( d, 2H, J =

8. 60 H z, A rH 23, 5)

C21 1. 41～1. 56 (m , 6H, 3CH2 ) , 2. 39 ( t, 4H, 2N CH2 ) , 3. 29 ( s, 2H, N CH2 ) , 5. 09 ( s, 2H, O CH2 ) , 7. 23～7. 37 (m , 6H, A rH 22,

6, 2′, 6′, 3, 5) , 7. 55 ( d, 2H, J = 8. 40 H z, A rH 23′, 5′)

C22 2. 50 ( t, 4H, 2N CH2 ) , 3. 33 ( s, 2H, N CH2 ) , 3. 66 ( t, 4H, 2O CH2 ) , 4. 59 ( d, 2H, J = 5. 40 H z, O CH2 ) , 5. 15～5. 30 (m , 2H,

= CH2 ) , 5. 87～6. 03 (m , 1H, = CH ) , 7. 35 ( d, 2H, J = 8. 77 H z, A rH 22, 6) , 7. 59 ( d, 2H, J = 8. 77 H z, A rH 23, 5 )

C23 0. 91 ( t, 3H, CH3 ) , 1. 61～1. 72 (m , 2H, CH2 ) , 2. 49 ( t, 4H, 2N CH2 ) , 3. 32 ( s, 2H, N CH2 ) , 3. 66 ( t, 4H, 2O CH2 ) , 4. 04 ( t,

2H, O CH2 ) , 7. 35 ( d, 2H, J = 8. 54 H z, A rH～2, 6) , 7. 60 ( d, 2H, J = 8. 54 H z, A rH 23, 5 )

C24 1. 28 ( d, 6H, J = 6. 20 H z, 2CH3 ) , 2. 55 ( t, 4H, 2N CH2 ) , 3. 38 ( s, 2H, N CH2 ) , 3. 72 ( t, 4H, 2O CH2 ) , 4. 39～4. 46 (m , 1H,

CH ) , 7. 39 ( d, 2H, J = 8. 60 H z, A rH 22, 6) , 7. 69 ( d, 2H, J = 8. 60 H z, A rH 23, 5 )

C25 0. 89 ( t, 3H, CH3 ) , 1. 20 ( d, 3H, J = 6. 20 H z, CH3 ) , 1. 43～1. 70 ( m , 2H, CH2 ) , 2. 49 ( t, 4H, 2N CH2 ) , 3. 33 ( s, 2H,

N CH2 ) , 3. 66 ( t, 4H, 2O CH2 ) , 3. 87 ( d, 2H, J = 6. 40 H z, O CH2 ) , 4. 13～4. 22 (m , 1H, CH ) , 7. 33 ( d, 2H, J = 8. 57 H z,

A rH 22, 6) , 7. 65 ( d, 2H, J = 8. 57 H z, A rH 23, 5 )

C26 0. 90 ( d, 6H, J = 6. 80 H z, 2CH3 ) , 1. 95～2. 01 ( m , 1H, CH ) , 2. 51 ( t, 4H, 2N CH2 ) , 3. 35 ( s, 2H, N CH2 ) , 3. 68 ( t, 4H,

2O CH2 ) , 3. 87 ( d, 2H, J = 6. 40 H z, O CH2 ) , 7. 36 ( d, 2H, J = 8. 26 H z, A rH 22, 6) , 7. 60 ( d, 2H, J = 8. 26 H z, A rH 23, 5 )

C27 0. 90 ( d, 6H, J = 6. 20 H z, 2CH3 ) , 1. 53 ( t, 2H, CH2 ) , 1. 55～1. 59 ( m , 1H, CH ) , 2. 49 ( t, 4H, 2N CH2 ) , 3. 32 ( s, 2H,

N CH2 ) , 3. 66 ( t, 4H, 2O CH2 ) , 4. 12 ( t, 2H, O CH2 ) , 7. 34 ( d, 2H, J = 8. 52 H z, A rH 22, 6 ) , 7. 59 ( d, 2H, J = 8. 52 H z, A rH 2

3, 5)

C28 2. 51 ( t, 4H, 2N CH2 ) , 3. 38 ( s, 2H, N CH2 ) , 3. 70 ( t, 4H, 2O CH2 ) , 5. 13 ( s, 2H, O CH2 ) , 7. 25～7. 33 (m , 4H, A rH 22, 6, 2′,

6′) , 7. 40 ( d, 2H, J = 8. 70 H z, A rH 23, 5 ) , 7. 59 ( d, 2H, J = 8. 63 H z, A rH 23′, 5′)
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C on tinued

Com pd. 1 HNM R ( CD C l3 / TM S ) ,δ

C29 0. 97 ( t, 3H, CH3 ) , 1. 71～1. 83 ( m , 2H, CH2 ) , 4. 23 ( t, 2H, O CH2 ) , 5. 15 ( s, 2H, N CH2 ) , 6. 88 ( s, 1H, im idazo ly l24 ) ,

6. 99 ( s, 1H, im idazoly l25 ) , 7. 32 ( d, 2H, J = 8. 70 H z, A rH 23, 5 ) , 7. 48 ( d, 2H, J = 8. 70 H z, A rH 22, 6 ) , 7. 51 ( s, 1H,

im idazoly l22 )

C30 1. 23 ( d, 6H, J = 6. 00 H z, 2CH3 ) , 4. 36～4. 45 (m , 1H, O CH ) , 4. 89 ( s, 2H, N CH2 ) , 6. 86 ( s, 1H, im idazoly l24 ) , 7. 00 ( s,

1H, im idazo ly l25 ) , 7. 22 ( d, 2H, J = 8. 70 H z, A rH 23, 5 ) , 7. 32 ( d, 2H, J = 8. 70 H z, A rH 22, 6) , 7. 40 ( s, 1H, im idazo ly l22)

C31 0. 94 ( t, 3H, CH3 ) , 1. 29 ( d, 3H, J = 6. 30 H z, CH3 ) , 1. 53～1. 80 (m , 2H, CH2 ) , 4. 31～4. 37 (m , 1H, O CH ) , 5. 15 ( s, 2H,

N CH2 ) , 6. 87 ( s, 1H, im idazoly l24 ) , 6. 98 ( s, 1H, im idazoly l25 ) , 7. 31 ( d, 2H, J = 8. 40 H z, A rH 23, 5 ) , 7. 52 ( d, 2H, J =

8. 40 H z, A rH 22, 6) , 7. 56 ( s, 1H, im idazo ly l22)

C32 0. 97 ( d, 6H, J = 6. 60 H z, 2CH3 ) , 2. 06～2. 10 (m , 1H, CH ) , 4. 07 ( d, 2H, J = 6. 90 H z, O CH2 ) , 5. 21 ( s, 2H, N CH2 ) , 6. 91

( s, 1H, im idazoly l24 ) , 7. 03 ( s, 1H, im idazoly l25 ) , 7. 33 ( d, 2H, J = 8. 40 H z, A rH 23, 5) , 7. 52 ( d, 2H, J = 8. 40 H z, A rH 22,

6 ) , 7. 68 ( s, 1H, im idazoly l22 )

C33 2. 24 ( s, 6H, 2CH3 ) , 3. 29 ( s, 2H, N CH2 ) , 4. 60 ( d, 2H, J = 5. 40 H z, O CH2 ) , 5. 20～5. 28 ( m , 2H, = CH2 ) , 5. 91～6. 10

(m , 1H, = CH ) , 7. 35 ( d, 2H, J = 8. 55 H z, A rH 22, 6 ) , 7. 55 ( d, 2H, J = 8. 55 H z, A rH 23, 5)

C34 0. 91 ( t, 3H, CH3 ) , 1. 62～1. 73 (m , 2H, CH2 ) , 2. 24 ( s, 6H, 2CH3 ) , 3. 29 ( s, 2H, N CH2 ) , 4. 05 ( t, 2H, O CH2 ) , 7. 35 ( d,

2H, J = 8. 47 H z, A rH 22, 6) , 7. 55 ( d, 2H, J = 8. 47 H z, A rH 23, 5 )

C35 1. 23 ( d, 6H, J = 6. 20 H z, 2CH3 ) , 2. 24 ( s, 6H, 2N CH3 ) , 3. 29 ( s, 2H, N CH2 ) , 4. 32～4. 45 (m , 1H, CH ) , 7. 35 ( d, 2H, J =

8. 55 H z, A rH 22, 6) , 7. 60 ( d, 2H, J = 8. 55 H z, A rH 23, 5 )

2　生物活性测定

按《国家南方农药创制中心生测标准程序 》进

行。称取一定量药物 ,加入 2% DM F使药物溶解 ,

用无菌水稀释成 1 000 mg/L母液。然后再用无菌

水稀释成 500、250、125、100 mg/L系列浓度药液

备用。

2. 1　杀虫活性

2. 1. 1　杀蚜虫 A ph is craccivaora活性 　测试浓度

为 500 mg/L ,重复 3次 ,设空白对照。

2. 1. 2　杀螨 Tetranychus cinaba rinus活性　测试浓

度 1 000 mg/L ,重复 3次 ,设空白对照。

2. 2　杀菌活性

采用活体盆栽法测试 ,测试对象为稻瘟病菌

P iricu la ria oryzae、水稻纹枯病菌 R h izocton ia solan i、

黄瓜灰霉病菌 B otry tis cinerea、黄瓜白粉病菌

S phaerotheca fu lig inea、小麦赤霉病菌 Gibberella

zeae、玉米小斑病菌 Helm in thosporium m ayd is,测试

浓度分别为 500、250和 125 mg/L ,重复 4次。设

空白对照。

2. 3　除草活性

采用平皿法 ,测试对象为稗草 Ech inoch loa

crusga lli L ink. 、高粱 S orghum vu lga re Pers1、马唐
D ig ita ria sangu ina lis、苋菜 Am brosia tricolor L inn1、
黄瓜 Cucum is sa tivus、油菜 B rassica a lbog labra ,测试

浓度为 100 mg/L ,重复 3次。设空白对照。

3　结果与讨论

生物活性测定结果 (表 3)表明 ,所合成的部分

化合物具有一定的杀虫活性。在 500 mg/L时 ,化

合物 C8、C9、C11、C12、C13对蚜虫的致死率达到

80%～100% ; C10、C12、C15和 C23在 1 000 mg/L时

对螨的致死率达到 100%。

Table 3　 Insecticidal activity of compounds C

C om pd.

M orta lity ( % )

A. cracc ivao ra

( 500 m g /L )

T. c inaba rinus

( 1 000 m g /L )

C8 89. 0 0

C9 100 0

C10 0 10010

C11 86. 2 0

C12 100 10010

C13 89. 4 0

C15 0 10010

C23 0 10010

C29 0 78. 4

C33 0 61. 9

C35 11. 8 9810

　　N ote: N o insec tic idal ac tiv ity for the com pounds w h ich w ere no t

listed in the tab le.

杀菌活性测定结果 (表 4 )显示 , C29、C30和 C31

在 500 mg/L时对黄瓜白粉病菌的抑制率均在

95%以上。
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Table 4　 Inhibition rate ( % ) to S. fu lig inea of

compounds C in different concentration

Com pd. 500 m g /L 250 m g /L 125 m g /L

C29 99. 4 94. 3 92. 5

C30 10010 98. 9 95. 4

C31 95. 1 56. 1 33. 5

　　N ote: N o fungic ida l ac tiv ity fo r the com pounds w h ich w ere no t

listed in the tab le.

除草活性测定结果 (表 5)表明 , C29、C30、C31、

C33、C34和 C35在 100 mg /L时对马唐的抑制率为

85%～95%。

可以看出 ,当 NR1 R2为甲基甲氧基氨基时 ,均

无杀虫、杀菌、除草活性 ;当 NR
1
R

2为二正丁基氨

基时 ,化合物具有较好的杀蚜虫活性 ;当 NR
1
R

2为

咪唑基团时 ,对白粉病菌具有较好的抑制作用 ;除

草活性主要表现为对马唐的抑制作用 ,其中以

NR1 R2为二甲基氨基、咪唑基时活性较好。对此

将进一步通过 QSAR进行分析和优化。

Table 5　Herbicidal activity of compounds C ( 100 mg/L)

Com pd.
Inhib ition ra te ( shoot / roo t, % )

E. crusga lli S. vu lga re D. sangu ina lis A. trico lo r C. sa tivus B. a lbog labra

C1 0 45 /10 60 /0 0 0 0

C15 0 0 89 /68 52 /35 0 0

C17 53 /20 25 /0 90 /50 60 /50 50 /13 60 /60

C22 0 0 81 /11 45 /32 0 0

C23 0 0 78 /24 57 /70 0 0

C25 0 0 61 /19 70 /87 0 0

C27 0 0 78 /85 70 /78 0 0

C29 88 /83 63 /83 95 /95 8813 /90 62 /83 60 /70

C30 82 /85 72 /82 95 /95 82 /75 65 /85 65 /60

C31 75 /60 50 /75 90 /75 95 /97 60 /75 65 /60

C32 40 /57 6. 7 /28 65 /80 58. 3 /58. 3 38 /40 48 /30

C33 42 /0 0 94 /90 59 /58 0 0

C34 66 /41 41 /8 94 /88 52 /36 0 0

C35 50 /15 0 94 /90 60 /33 0 0

　　N ote: N o herb ic ida l ac tiv ity fo r the com pounds w h ich w ere no t listed in the tab le1

　　致谢 :生物活性部分由国家南方农药创制中

心 (上海 )生测部测定 ,在此深表谢意 !
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