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1,2,3-噻二唑联 1,3,4-噻二唑衍生物的合成及生物活性研究 
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摘要  为寻找高活性的农药先导化合物, 根据活性亚结构拼接原理, 将 1,2,3-噻二唑环和 1,3,4-噻二唑环引入到同一分

子中, 设计并合成了 32 个未见文献报道的 1,2,3-噻二唑联 1,3,4-噻二唑环衍生物, 其结构均经 1H NMR, IR 和 HRMS 确

证, 同时对目标化合物进行了杀菌和杀虫活性的测试. 初步生测结果表明, 设计合成的部分化合物在测试浓度下具有

较好的杀菌活性和优良的杀虫活性. 其中, 化合物 5-3, 5-20和 5-31与相同条件下对照药剂氟啶脲对小菜蛾的活性相当; 
化合物 5-6, 5-7, 5-10, 5-14 和 5-17 在浓度为 5 μg/mL 时均具有 100%的杀蚊幼虫活性.  
关键词  1,2,3-噻二唑; 1,3,4-噻二唑; 合成; 杀菌活性; 杀虫活性 
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Abstract  To find novel pesticide lead compounds with highly active bioactivity, 32 novel 1,2,3-thiadiazole derivatives con-
taining 1,3,4-thiadiazole ring were designed and synthesized according to the principle of combination of bioactive substruc-
tures. All structures were confirmed by 1H NMR, IR and HRMS. The fungicidal and insecticidal activities of these compounds 
were also evaluated. The bioassay results showed that some target compounds had good fungicidal activity and excellent in-
secticidal activities. Among them, compounds 5-3, 5-20 and 5-31 showed similar insecticidal activity against Plutella xylos-
tella L. as compared with positive control chlorfluazuron at the same condition, compounds 5-6, 5-7, 5-10, 5-14 and 5-17 pre-
sented 100% insecticidal activity against Culex pipiens pallen at the concentration of 5 μg/mL. 
Keywords  1,2,3-thiadiazole; 1,3,4-thiadiazole; synthesis; fungicidal activity; insecticidal activity  

 
杂环化合物已成为新农药研发的主流研究领域[1,2], 

在新开发的农药品种中, 含 N 杂环如: 吡啶、吡唑、嘧

啶和含 S 杂环噻唑及稠杂环等占专利半数以上. 但是对

分子中同时含 N 和 S 的化合物研究相对较少, 这类化合

物主要包括噻唑、异噻唑和噻二唑等. 其中, 1,3,4-噻二

唑和 1,2,3-噻二唑因具有独特的结构而备受人们的关注, 
其衍生物均具有广泛的生物活性[3,4]. 1,3,4-噻二唑由于

含有“氮-碳-硫”结构, 能够作为活性中心螯合生物体

内的某些金属离子, 有较好的组织细胞通透性, 能够更

好地发挥药效[5]. 大量文献报道, 1,3,4-噻二唑衍生物具
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有抗菌[6,7]、杀虫[8]、抗病毒[9]、调节植物生长[10]、除    
草[11]、抗癌[12,13]等生物活性. 目前, 已成功开发的 1,3,4-
噻二唑类农药中有除草剂噻枯唑(Bismerthiazol)及杀菌

剂噻菌铜(thiodiazole-copper)等. 1,2,3-噻二唑是噻二唑

中唯一能通过释放 N2 而降解的异构体, 且该反应不可

逆, 因此, 该类化合物具有很好的环境相容性[14]. 对于

该类化合物活性的报道也日渐增多, 如许多 1,2,3-噻二

唑衍生物具有杀菌[15]、杀虫[16]、除草[17]、抗癌[18]、抗

病毒[19]等活性. 在农用化学品研究领域, 尤其是含有

1,2,3-噻二唑环的植物激活剂噻酰菌胺(Tiadinil)和活化

酯(Acibenzolar-S-methyl)的成功商品化, 使得人们对系

统获得抗性(Systemic acquired resistanc, SAR)的研究日

益增多[20,21]. 其他已商品化的 1,2,3-噻二唑衍生物还包

括 Bayer 公司开发的植物脱叶剂噻苯隆(Thidiazuron)[17]. 
关于含上述任一杂环的化合物的合成及生物活性研究

已有大量文献报道, 但同时含有 1,2,3-噻二唑环和 1,3,4-
噻二唑环的化合物却鲜有报道.  

本课题组一直从事 1,2,3-噻二唑衍生物的合成与生

物活性研究, 前期设计合成的部分化合物具有较好的杀

菌活性[22]、杀虫活性[23]和系统获得抗性[19]. 创制植物激

活剂甲噻诱胺正在产业化进程中. 为寻求高活性农药先

导化合物, 本文在前期工作基础上[24～26], 根据亚活性拼

接原理, 将 1,2,3-噻二唑和 1,3,4-噻二唑活性基团引入同

一分子中, 期望实现多种活性的叠加. 以 4-甲基-1,2,3-
噻二唑-5-甲酸乙酯为原料, 经 3 步反应制得了中间体 2-
氨基-5-(4-甲基-1,2,3-噻二唑-5-基)-1,3,4-噻二唑. 考虑

到酰胺作为活性基团存在于许多生物活性物质中, 本文

又将该中间体与不同的取代甲酰氯反应, 合成了一系列

含 1,3,4-噻二唑环的 1,2,3-噻二唑衍生物. 其结构均经
1H NMR, IR 和 HRMS 确证, 同时对化合物进行了初步

杀菌活性和杀虫活性的测试. 其合成路线见 Scheme 1, 
具体化合物见表 1.  

1  结果与讨论 

1.1  合成讨论 

在制备中间体 4-甲基-1,2,3-噻二唑-5-甲酰肼(2)的
过程中, 由于会瞬间析出大量产物, 磁力搅拌很难搅动, 
造成反应不充分, 故需用机械搅拌. 在制备中间体 4-甲
基-1,2,3-噻二唑-5-甲酰氨基硫脲(3)时, 我们发现油浴温 
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Scheme 1 

表 1  化合物 5-1～5-32 一览表 
Table 1  Products of 5-1～5-32 

Compd. R Compd. R 

5-1 Cyclobutyl 5-17 3-Fluorophenyl 
5-2 Cyclohexyl 5-18 4-Fluorophenyl 
5-3 Phenyl 5-19 4-Fluorophenylmethy 
5-4 2-Methylphenyl 5-20 3,5-Difluorophenyl 
5-5 3-Methylphenyl 5-21 2-Trifluoromethylphenyl 
5-6 4-Ethylphenyl 5-22 3-Trifluoromethylphenyl 
5-7 3,5-Dimethylphenyl 5-23 4-Trifluoromethylphenyl 
5-8 2-Methoxyphenyl 5-24 3-Nitrophenyl 
5-9 3-Methoxyphenyl 5-25 4-Nitrophenyl 

5-10 4-Methoxyphenyl 5-26 4-Methyl-1,2,3-thiadiazole-5-yl 
5-11 3-Chlorophenyl 5-27 5-Methyl-1,2,3-thiadiazole-5-yl 
5-12 4-Chlorophenyl 5-28 3-(2-Chlorophenyl)-5-methylisoxazol-4-yl 
5-13 4-Chlorophenylmethyl 5-29 5-Methyl-3-phenylisoxazol-4-yl 
5-14 3,5-Dichlorophenyl 5-30 (5-Ethyl-1-methyl-1H-pyrazol-3-yl 
5-15 2,4-Dichlorophenyl 5-31 2,2-Dimethyl-3-(2-methylprop-1-enyl)cyclopropyl 
5-16 2-Fluorophenyl 5-32 3-(2,2-Dichlorovinyl)-2,2-dimethylcyclopropyl  
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度应控制在 90～100 ℃之间效果好, 如温度过高, 会有

黄色副产物生成, 造成收率降低; 而温度过低, 反应时

间会增加, 且最终收率也有所降低. 另外, 酰氯不宜久

放, 在合成最终目标产物的时候均采取现用现制备. 

1.2  目标化合物的波谱分析 

在目标化合物的红外光谱中, 3300 cm－1 左右为酰

胺上 N—H 键的伸缩振动吸收峰; 3100～2900 cm－1之间

为甲基和芳环上 C—H 键的伸缩振动吸收峰, 1700 cm－1

左右为酰胺中 C＝O 键的伸缩振动吸收峰, 1610～1430 
cm－1之间为 C＝C 和 C＝N 键的伸缩振动吸收峰, 1300 
cm－1左右则是 C—N 键的伸缩振动吸收峰.  

从 1H NMR 数据可见: 4-位甲基由于噻二唑环的共

轭效应及磁各向异性作用, 化学位移(δ)明显向低场移

动, 出现在 δ 2.70～3.00 之间; 在 δ 7.00～9.00 范围内的

吸收峰为芳环氢的核磁信息; 酰胺中 NH 的化学位移出

现在 δ 12.70～14.00 之间.  

1.3  生物活性 

1.3.1  杀菌活性 

初步测试结果表明, 在 50 μg/mL时, 绝大多数目标

化合物对测定的病原真菌的生长均有不同程度的杀菌

作用(表 2), 与对照药醚菌酯(Azoxystrobin)相比, 部分

化合物显示了较好的杀菌活性: 化合物 5-15, 5-18, 5-24, 
5-25, 5-26, 5-30和 5-31对油菜菌核病菌的杀菌活性分别

为 77.8%, 76.9%, 73.3%, 97.2%, 100%, 92.9%和 65.4%; 
化合物 5-28 对番茄早疫病菌的杀菌活性为 61.9%; 化合 

表 2  化合物 5-1～5-32 的杀菌活性(抑制率/%)a 
Table 2  Fungicidal activity of compounds 5-1～5-32 (inhibition rate/%) 

Compd. AS BC CA GZ PI PP PS RC SS 

5-1 16.7 28.0 18.2 26.8 16.7 40.6 31.6 50.0 16.7 
5-2 33.3 32.4 22.2 29.2 12.5 33.3 34.2 51.0 24.0 
5-3 22.2 28.0 27.3 26.8 16.7 46.9 23.7 41.7 58.3 
5-4 33.3 18.2 0 0 14.3 64.1 21.1 54.8 18.2 
5-5 14.3 0 0 0 23.8 38.5 21.1 22.6 18.2 
5-6 22.2 28.1 42.9 29.4 9.1 25.8 69.6 3.9 22.2 
5-7 23.8 4.6 0 0 33.3 33.3 42.3 22.6 45.5 
5-8 23.8 0 0 0 9.5 46.2 14.1 29.0 27.3 
5-9 14.3 0 0 14.3 14.3 53.9 29.6 32.3 18.2 

5-10 23.8 4.6 0 0 23.8 46.2 42.3 41.9 0 
5-11 9.5 22.2 26.3 25.0 3.7 36.6 7.0 46.9 17.1 
5-12 9.5 0 57.1 23.5 0 8.6 27.9 27.8 11.5 
5-13 14.3 14.8 15.8 17.9 3.7 24.4 0 40.8 36.6 
5-14 14.3 13.6 0 0 0 64.1 21.1 41.9 27.3 
5-15 10.0 57.7 12.5 24.4 19.2 35.7 52.6 25.0 77.8 
5-16 9.5 0 35.7 29.4 11.5 11.4 8.2 41.7 26.9 
5-17 4.8 14.8 0 0 0 24.4 0 30.6 4.9 
5-18 9.5 31.6 7.1 52.9 0 14.3 0 13.9 76.9 
5-19 0 22.2 15.8 0 3.7 24.4 0 30.6 12.2 
5-20 0 3.7 26.3 25.0 3.7 24.4 0 36.7 12.2 
5-21 33.3 4.6 0 0 14.3 46.2 21.1 32.3 27.3 
5-22 33.3 0 0 23.8 23.8 46.2 21.1 48.4 45.5 
5-23 27.8 21.9 42.9 29.4 18.2 25.8 64.3 30.8 5.6 
5-24 11.8 38.5 0 13.6 15.4 14.3 0 18.8 73.3 
5-25 10.0 46.2 18.8 34.2 19.2 25.0 52.6 42.9 97.2 
5-26 22.2 32.0 36.4 41.5 37.5 37.5 52.6 72.2 100 
5-27 23.8 4.6 0 0 14.3 46.2 21.1 32.3 18.2 
5-28 61.9 50.0 42.9 33.3 14.3 33.3 42.3 64.5 54.6 
5-29 23.8 63.6 0 23.8 14.3 64.1 29.6 48.4 54.6 
5-30 28.6 59.3 25.0 35.1 14.3 42.9 10.5 96.2 92.9 
5-31 28.6 0 78.6 44.1 0 28.6 0 41.7 65.4 
5-32 4.8 18.5 15.8 35.7 37.0 31.7 7.0 57.1 56.1 

Azoxystrobin 63.1 21.2 80.0 40.0 88.9 85.0 69.7 100 100 
a AS: 番茄早疫病菌(Alternaria solani); BC: 黄瓜灰霉病菌(Botrytis cinerea); CA: 花生褐斑病菌(Cercospora arachidicola); GZ: 小麦赤霉病菌(Gibberella 
zeae); PI: 马铃薯晚疫病菌(Phytophthora infestans (Mont.) de Bary); PP: 苹果轮纹病菌(Physalospora piricola); PS: 水稻纹枯病菌(Pellicularia sasakii); RC: 
禾谷丝核菌(Rhizoctonia cerealis); SS: 油菜菌核病菌(Sclerotinia sclerotiorum).   
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物 5-31 对花生褐斑病菌的杀菌活性为 78.6%; 化合物

5-4, 5-14 和 5-29 对苹果轮纹病菌的杀菌活性分别为

64.1%, 64.1%和 64.1%; 化合物 5-29 对黄瓜灰霉病菌的

杀菌活性为 63.6%; 化合物 5-26, 5-28 和 5-30 对禾谷丝

核菌的杀菌活性分别为 72.2%, 64.5%和 96.1%; 化合物

5-6 和 5-23 对水稻纹枯病菌的杀菌活性分别为 69.6%和

64.3%. 通过目标化合物的结构对比不难发现: 当 R 为

杂环取代基如 1,2,3-噻二唑、异噁唑、吡唑时, 目标化

合物的杀菌活性要优于 R 为取代苯基和环烷基时; 当 R
为取代苯基时, 苯环上取代基的改变对目标化合物活性

影响不大.  
1.3.2  杀虫活性 

目标化合物 5-1～5-32 杀小菜蛾和蚊幼虫的活性见

表 3. 初步测定结果显示, 所有目标化合物均有不同程

度的杀小菜蛾和杀蚊幼虫活性, 个别化合物活性较为突

出. 化合物 5-20 和 5-31 在 400 μg/mL 时对小菜蛾的活

性分别为 97.4%和 100%, 在 200 μg/mL 时, 化合物 5-3
对小菜蛾的活性为 76.9%, 均与相同条件下对照药剂氟

啶脲的活性相当. 在 5 μg/mL 时, 化合物 5-6, 5-7, 5-10, 
5-14 和 5-17 均有 100%的杀蚊幼虫活性, 但当浓度降到

2 μg/mL 时, 这些化合物的活性明显下降. 初步构效关

系分析发现: 对于小菜蛾的活性而言, 当取代基 R 为苯

基和 3,5-二氟苯基时能显著提高目标化合物的杀小菜蛾

活性, 而当苯环上连有其他取代基时对活性影响不大; 
对于杀蚊幼虫活性. 总体上看, 苯环上连有强给电子基

甲氧基的活性要优于强吸电子基硝基和三氟甲基, 苯环

上连有氯原子时的活性强于氟原子. 这对进一步的设计

工作具有一定的指导意义.  

2  结论 

本文以 4-甲基-1,2,3-噻二唑-5-甲酸乙酯为原料, 经
4 步反应, 设计合成了 32 个未见文献报道的 1,2,3-噻二

唑联 1,3,4-噻二唑衍生物. 通过 1HNMR, IR 和 HRMS 对

目标化合物进行了结构表征. 生物活性测定结果显示: 
部分化合物在 50 µg/mL 时具有较好的杀菌活性, 化合

物5-26, 5-27和5-30对油菜菌核病菌, 化合物5-6和5-23
对水稻纹枯病菌, 化合物 5-30 对禾谷丝核菌, 化合物

5-31对花生褐斑病菌, 化合物5-28对番茄早疫病菌的杀

菌活性, 均与对照药剂醚菌酯相当; 个别化合物具有优

良的杀虫活性, 化合物5-3, 5-20和5-31与相同条件下对

照药剂氟啶脲的杀小菜蛾活性相当; 在 5 μg/mL 时, 化
合物 5-6, 5-7, 5-10, 5-14和 5-17均具有 100%的杀蚊幼虫

活性. 研究结果表明, 本文的分子设计合理, 个别化合

物可作为先导结构进一步优化研究.  

表 3  化合物 5-1～5-32 的杀虫活性 
Table 3  Insecticidal activities of compounds 5-1～5-32 

Plutella xylostella L. 
Larval 

Culex pipiens pallens 
Larval 

Compd. 

Concentration/ 
(μg•mL－1) 

Activity/
% 

Concentration/ 
(μg•mL－1) 

Activity/ 
% 

5-1 200 2.5 5 70 
5-2 200 46.2 5 40 
5-3 200 76.9 5 40 
5-4 400 15.0 5 30 
5-5 400 5.3 5 60 

5 100 
5-6 400 18.4 

2 0 
5 100 

5-7 400 21.5 
2 40 

5-8 400 7.9 5 60 
5-9 400 28.2 5 60 

5 100 
5-10 400 11.9 

2 0 
5-11 400 11.1 5 60 
5-12 400 20.0 5 60 
5-13 400 21.1 5 80 

5 100 
5-14 400 10.3 

2 50 
5-15 400 18.9 5 30 
5-16 400 13.9 5 40 

5 100 
5-17 400 18.0 

2 0 
5-18 400 13.9 5 30 
5-19 400 25.0 5 60 
5-20 400 97.4 5 20 
5-21 400 2.4 5 20 
5-22 400 24.3 5 50 
5-23 400 18.9 5 20 
5-24 400 17.5 5 30 
5-25 400 5.0 5 10 
5-26 200 15.4 5 50 
5-27 400 7.5 5 40 
5-28 400 20.0 5 30 
5-29 400 25.0 5 30 
5-30 400 26.3 5 30 
5-31 400 100 5 60 
5-32 400 23.1 5 50 

400 100 5 100 
Chlorfluazuron

200 72.4 2 100 

3  实验部分 

3.1  仪器与试剂 

X-4 数字显示显微熔点测定仪(河南巩义英峪予华

仪器有限公司), 温度计未经校正; Bruker Avance-400 
Hz 型核磁共振仪(德国 Bruker 公司), DMSO-d6为溶剂, 
TMS 为内标; Bruker Vector 22 型红外光谱仪(德国

Bruker 公司), KBr 压片法; Yanaco CHNCORDER MT-3 
型元素分析仪; Varian 7.0T FTICR-MS 型高分辨质谱(美
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国 Varian 公司). 4-甲基-1,2,3-噻二唑-5-甲酸乙酯(1)参照

文献[19]制备; 取代羧酸均购自阿法埃莎(天津)化学有

限公司或百灵威化学技术有限公司; 其它试剂均为国产

分析纯.  

3.2  中间体的合成 

4-甲基-1,2,3-噻二唑-5-甲酰肼(2)参照文献[27]的方

法制备, m.p. 116～119 ℃(文献值[27] 115～118 ℃).  
4-甲基-1,2,3-噻二唑-5-甲酰氨基硫脲(3)的制备: 在

100 mL圆底烧瓶中, 加入4-甲基-1,2,3-噻二唑-5-甲酰肼

(5 g, 31.6 mmol)、浓盐酸(6.8 g)、水(30 mL)和干燥的硫

氰酸钾(4.6 g, 47.5 mmol), 电磁搅拌下油浴加热 90～
100 . ℃ 约 1 h 后有大量白色固体析出, 继续加热反应 3 
h, 停止反应, 冷却后抽滤, 并分别用稀碳酸氢钠溶液和

水洗涤 . 烘干后用乙醇 /水重结晶得白色晶体 , 收率

84%. m.p. 183～185 ; ℃ 1H NMR (DMSO-d6, 400 MHz) 
δ: 12.45 (s, 1H, CONH), 9.03 (s, 1H, CSNH), 7.68 (s, 2H, 
NH2), 2.93 (s, 3H, thiadiazolyl-CH3); IR (KBr) ν: 3380, 
3292, 3154, 2954, 1669, 1445, 1243 cm－1. Anal. calcd for 
C5H7N5OS2: C 27.64, H 3.25, N 32.33; found C 27.41, H 
3.50, N 32.09. 

2-氨基-5-(4-甲基-1,2,3-噻二唑-5-基)-1,3,4-噻二唑

(4)的制备: 在 100 mL 圆底烧瓶中加入 4-甲基-1,2,3-噻
二唑-5-甲酰氨基硫脲(3.6 g, 16.6 mmol)、浓硫酸(10 mL), 
室温下搅拌 6 h. 然后将反应液倾入 80 mL 冰水中, 用
25%的氨水调节 pH 值至 9～10, 析出大量黄色固体, 静
置后抽滤 , 并分别用水和乙醇洗涤 . 烘干后用乙醇 / 
DMF 重结晶得黄色固体, 收率 90%. m.p. 246～248 ℃; 
1H NMR (DMSO-d6, 400 MHz) δ: 7.87 (s, 2H, NH2), 2.85 
(s, 3H, thiadiazolyl-CH3); IR (KBr) ν: 3280, 3159, 2956, 
1508, 1451, 1290, 738 cm－1. Anal. calcd for C5H5N5S2: C 
30.14, H 2.53, N 35.15; found C 30.39, H 2.84, N 34.91. 

取代甲酰氯的制备: 在 50 mL 圆底烧瓶中加入取代

羧酸(5 mmol)、氯化亚砜(6 mL)、DMF 两滴, 电磁搅拌

下加热回流 6～8 h; 停止反应后, 减压蒸馏除去剩余的

氯化亚砜得黄色油状液体或固体, 直接用于下一步反

应.  

3.3  目标化合物 5-1～5-32 的的合成 

以 5-1 的合成为例: 在 100 mL 圆底烧瓶中加入 2-
氨基-5-(4-甲基-1,2,3-噻二唑-5-基)-1,3,4-噻二唑(0.21 g, 
1.1mmol)、二氯甲烷(15 mL)和三乙胺(0.22 g, 2.2 mmol), 
将环丁基甲酰氯(0.18 g, 1.5 mmol)溶于二氯甲烷(5 mL), 
室温搅拌下缓慢滴至反应液中, 滴毕, 继续室温反应 5 
h, TLC 监测原料反应完后, 抽滤得深棕色固体, 母液浓

缩后抽滤, 合并固体, 分别用稀盐酸、水和乙醇洗涤, 烘
干后用乙醇/DMF 重结晶得棕色固体, 收率 73%. 用同

样的方法制得其余 31 个目标化合物.  
N-[5-(4-甲基 -1,2,3-噻二唑 -5-基 )-1,3,4-噻二唑 -2-

基]-环丁基甲酰胺(5-1): 棕色晶体 , 收率 73%. m.p. 
218～219 ; ℃ 1H NMR (DMSO-d6, 400 MHz) δ: 12.89 (s, 
1H, NH), 3.43～3.47 (m, 1H, cyclobutyl-H), 2.95 (s, 3H, 
thiadiazolyl-CH3), 1.84～2.29 (m, 6H, cyclobutyl-H); IR 
(KBr) ν: 3149, 2995, 2947, 1693, 1532, 1379, 1289, 1160, 
1123, 1029, 826 cm－1. HRMS calcd for C10H11N5OS2   
(M－－H) 280.0332, found 280.0334. 

N-[5-(4-甲基 -1,2,3-噻二唑 -5-基 )-1,3,4-噻二唑 -2-
基]-环己基甲酰胺(5-2): 浅黄色晶体, 收率 65%. m.p. 
246～247 ; ℃ 1H NMR (DMSO-d6, 400 MHz) δ: 12.93 (s, 
1H, NH), 2.94 (s, 3H, thiadiazolyl-CH3), 2.55～2.63 (m, 
1H, cyclohexyl-H), 1.19～1.88 (m, 10H, cyclohexyl-H); 
IR (KBr) ν: 3134, 2931, 2852, 1696, 1543, 1438, 1381, 
1290, 1171, 1114, 1020, 954, 859 cm－1. HRMS calcd for 
C12H15N5OS2 (M－－H) 308.0645, found 308.0647. 

N-[5-(4-甲基 -1,2,3-噻二唑 -5-基 )-1,3,4-噻二唑 -2-
基]-苯甲酰胺(5-3): 白色晶体, 收率 87%. m.p.＞250 ; ℃
1H NMR (DMSO-d6, 400 MHz) δ: 13.31 (s, 1H, NH), 8.17 
(d, J＝7.6 Hz, 2H, Ph-H), 7.71 (t, J＝7.4 Hz, 1H, Ph-H), 
7.60 (t, J＝7.6 Hz, 2H, Ph-H), 2.99 (s, 3H, thiadia-
zolyl-CH3); IR (KBr) ν: 3161, 3003, 2928, 1659, 1579, 
1515, 1295, 1242, 1020, 890 cm－1. HRMS calcd for 
C12H9N5OS2 (M－－H) 302.0176, found 302.0171. 

N-[5-(4-甲基 -1,2,3-噻二唑 -5-基 )-1,3,4-噻二唑 -2-
基]-2-甲基苯甲酰胺(5-4): 白色晶体, 收率 90%. m.p. 
201～203 ; ℃ 1H NMR (DMSO-d6, 400 MHz) δ: 12.79 (s, 
1H, NH), 7.80 (d, J＝7.6 Hz, 1H, Ph-H), 7.48 (t, J＝7.6 
Hz, 1H, Ph-H), 7.26 (t, J＝8.4 Hz, 2H, Ph-H), 2.96 (s, 3H, 
thiadiazolyl-CH3), 2.43 (s, 3H, Ph-CH3); IR (KBr) ν: 3064, 
2964, 2925, 1731, 1630, 1529, 1319, 1223, 1039, 886   
cm－1. HRMS calcd for C13H11N5OS2 (M－－H) 316.0332, 
found 336.0338. 

N-[5-(4-甲基 -1,2,3-噻二唑 -5-基 )-1,3,4-噻二唑 -2-
基]-3-甲基苯甲酰胺(5-5): 白色晶体, 收率 84%. m.p.＞
250 ; ℃ 1H NMR (DMSO-d6, 400 MHz) δ: 13.44 (s, 1H, 
NH), 7.98 (s, 1H, Ph-H), 7.94 (d, J＝7.2 Hz, 1H, Ph-H), 
7.45～7.52 (m, 2H, Ph-H), 2.97 (s, 3H, thiadiazolyl-CH3), 
2.41 (s, 3H, Ph-CH3); IR (KBr) ν: 3165, 3020, 2918, 1674, 
1515, 1377, 1303, 1210, 1176, 1021, 824 cm－1. HRMS 
calcd for C13H11N5OS2 (M － － H) 316.0332, found 
316.0336. 

N-[5-(4-甲基 -1,2,3-噻二唑 -5-基 )-1,3,4-噻二唑 -2-
基]-4-乙基苯甲酰胺(5-6): 黄色晶体, 收率 67%. m.p.＞
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250 ; ℃ 1H NMR (DMSO-d6, 400 MHz) δ: 13.45 (s, 1H, 
NH), 8.09 (d, J＝8.0 Hz, 2H, Ph-H), 7.43 (d, J＝8.0 Hz, 
2H, Ph-H), 2.97 (s, 3H, thiadiazolyl-CH3), 2.70 (q, J＝7.6 
Hz, 2H, CH2), 1.22 (t, J＝7.6 Hz, 3H, CH2CH3); IR (KBr) 
ν: 3206, 2968, 2936, 1668, 1608, 1503, 1295, 1245, 1072, 
1021, 889 cm－1. HRMS calcd for C14H13N5OS2 (M－－H) 
330.0489, found 330.0483. 

N-[5-(4-甲基 -1,2,3-噻二唑 -5-基 )-1,3,4-噻二唑 -2-
基]-3,5-二甲基苯甲酰胺(5-7): 白色晶体 , 收率 83%. 
m.p.＞250 ; ℃ 1H NMR (DMSO-d6, 400 MHz) δ: 13.39 (s, 
1H, NH), 7.79 (s, 2H, Ph-H), 7.34 (s, 1H, Ph-H), 2.98 (s, 
3H, thiadiazolyl-CH3), 2.37 (s, 6H, 2Ph-CH3); IR (KBr) ν: 
3157, 3004, 2920, 1669, 1606, 1520, 1311, 1208, 1023, 
869 cm － 1. HRMS calcd for C14H13N5OS2 (M －－H) 
330.0489, found 330.0486. 

N-[5-(4-甲基 -1,2,3-噻二唑 -5-基 )-1,3,4-噻二唑 -2-
基]-2-甲氧基苯甲酰胺(5-8): 白色晶体, 收率 72%. m.p. 
232～233 ; ℃ 1H NMR (DMSO-d6, 400 MHz) δ: 12.82 (s, 
1H, NH), 7.69 (d, J＝7.6 Hz, 1H, Ph-H), 7.61 (t, J＝8.0 
Hz, 1H, Ph-H), 7.24 (d, J＝8.2 Hz, 1H, Ph-H), 7.12 (t, J＝
7.4 Hz, 1H, Ph-H), 3.92 (s, 3H, OCH3), 2.98 (s, 3H, 
thiadiazolyl-CH3); IR (KBr) ν: 3105, 2986, 2946, 1659, 
1596, 1512, 1287, 1162, 1017, 895 cm－1. HRMS calcd for 
C13H11N5O2S2 (M－－H) 332.0281, found 332.0280. 

N-[5-(4-甲基 -1,2,3-噻二唑 -5-基 )-1,3,4-噻二唑 -2-
基]-3-甲氧基苯甲酰胺(5-9): 浅黄色晶体, 收率 70%. 
m.p.＞250 ; ℃ 1H NMR (DMSO-d6, 400 MHz) δ: 13.52 (s, 
1H, NH), 7.74 (s, 2H, Ph-H), 7.50 (t, J＝8.0 Hz, 1H, 
Ph-H), 7.25 (t, J＝8.4 Hz, 1H, Ph-H), 3.86 (s, 3H, OCH3), 
2.98 (s, 3H, thiadiazolyl-CH3); IR (KBr) ν: 3174, 3089, 
3024, 2939, 1665, 1585, 1522, 1287, 1208, 1039, 824   
cm－1. HRMS calcd for C13H11N5OS2 (M－－H) 332.0281, 
found 332.0285. 

N-[5-(4-甲基 -1,2,3-噻二唑 -5-基 )-1,3,4-噻二唑 -2-
基]-4-甲氧基苯甲酰胺(5-10): 浅黄色晶体, 收率 64%. 
m.p.＞250 ; ℃ 1H NMR (DMSO-d6, 400 MHz) δ: 13.33 (s, 
1H, NH), 8.17 (d, J＝8.4 Hz, 2H, Ph-H), 7.12 (d, J＝8.4 
Hz, 2H, Ph-H), 3.87 (s, 3H, OCH3), 2.97 (s, 3H, thiadia-
zolyl-CH3); IR (KBr) ν: 3153, 3004, 2932, 1663, 1606, 
1576, 1505, 1313, 1296, 1260, 1179, 1017, 891 cm－1. 
HRMS calcd for C13H11N5OS2 (M－－H) 332.0281, found 
332.0278. 

N-[5-(4-甲基 -1,2,3-噻二唑 -5-基 )-1,3,4-噻二唑 -2-
基]-3-氯苯甲酰胺(5-11): 白色晶体, 收率 90%. m.p.＞
250 ; ℃ 1H NMR (DMSO-d6, 400 MHz) δ:13.60 (s, 1H, 

NH), 8.18 (s, 1H, Ph-H), 8.06 (d, J＝8.0 Hz, 1H, Ph-H), 
7.74 (d, J＝8.0 Hz, 1H, Ph-H), 7.60 (t, J＝8.0 Hz, 1H, 
Ph-H), 2.98 (s, 3H, thiadiazolyl-CH3); IR (KBr) ν: 3072, 
2926, 1749, 1623, 1512, 1333, 1228, 1070, 901 cm－1. 
HRMS calcd For C12H8ClN5O2S2 (M－－H) 335.9786, 
found 335.9785. 

N-[5-(4-甲基 -1,2,3-噻二唑 -5-基 )-1,3,4-噻二唑 -2-
基]-4-氯苯甲酰胺(5-12): 白色晶体, 收率 78%. m.p.＞
250 ; ℃ 1H NMR (DMSO-d6, 400 MHz) δ: 13.64 (s, 1H, 
NH), 8.17 (d, J＝8.4 Hz, 2H, Ph-H), 7.69 (d, J＝8.4 Hz, 
2H, Ph-H), 2.98 (s, 3H, thiadiazolyl-CH3); IR (KBr) ν: 
3126, 2921, 1673, 1592, 1522, 1307, 1256, 1096, 893   
cm － 1. HRMS calcd for C12H8ClN5O2S2 (M － － H) 
335.9786, found 335.9778. 

N-[5-(4-甲基 -1,2,3-噻二唑 -5-基 )-1,3,4-噻二唑 -2-
基]-1-(4-氯苯基)乙酰胺(5-13): 白色晶体, 收率 62%. 
m.p. ＞250 ; ℃ 1H NMR (DMSO-d6, 400 MHz) δ: 13.29 
(s, 1H, NH), 7.39 (q, J＝8.2 Hz, 4H, Ph-H), 3.91 (s, 2H, 
CH2), 2.91 (s, 3H, thiadiazolyl-CH3); IR (KBr) ν: 3153, 
2912, 1703, 1552, 1494, 1350, 1162, 1091, 1023, 823   
cm － 1. HRMS calcd for C13H10ClN5OS2 (M － － H) 
349.9943, found 349.9950. 

N-[5-(4-甲基 -1,2,3-噻二唑 -5-基 )-1,3,4-噻二唑 -2-
基]-3,5-二氯苯甲酰胺(5-14): 黄色晶体, 收率 80%. m.p.
＞250 ; ℃ 1H NMR (DMSO-d6, 400 MHz) δ: 13.71 (s, 1H, 
NH), 7.85 (s, 1H, Ph-H), 7.79 (d, J＝8.4 Hz, 1H, Ph-H), 
7.63 (q, J＝8.4 Hz, 1H, Ph-H), 2.98 (s, 3H, thiadia-
zolyl-CH3); IR (KBr) ν: 3154, 3014, 2923, 1669, 1543, 
1314, 1249, 1101, 1026, 844 cm－1. HRMS calcd for 
C12H7Cl2N5OS2 (M－－H) 369.9396, found 369.9393. 

N-[5-(4-甲基 -1,2,3-噻二唑 -5-基 )-1,3,4-噻二唑 -2-
基]-2,4-二氯苯甲酰胺(5-15): 浅黄色晶体, 收率 77%. 
m.p. 216～217 ; ℃ 1H NMR (DMSO-d6, 400 MHz) δ: 
13.74 (s, 1H, NH), 7.83 (s, 1H, Ph-H), 7.01 (s, 1H, Ph-H), 
7.41～7.46 (m, 2H, Ph-H), 2.98 (s, 3H, thiadiazolyl-CH3); 
IR (KBr) ν: 3124, 2923, 1687, 1585, 1529, 1301, 1091, 
1019, 896, 818 cm－1. HRMS calcd for C12H7Cl2N5OS2  
(M－－H) 369.9396, found 363.9390. 

N-[5-(4-甲基 -1,2,3-噻二唑 -5-基 )-1,3,4-噻二唑 -2-
基]-2-氟苯甲酰胺(5-16): 白色晶体 , 收率 83%. m.p. 
200～202 ; ℃ 1H NMR (DMSO-d6, 400 MHz) δ: 13.64 (s, 
1H, NH), 7.83 (s, 1H, Ph-H), 7.01 (s, 1H, Ph-H), 7.41～
7.46 (m, 2H, Ph-H), 2.98 (s, 3H, thiadiazolyl-CH3); IR 
(KBr) ν: 3076, 2929, 1748, 1631, 1512, 1329, 1236, 1156, 
1068, 892 cm－1. HRMS calcd for C12H8FN5OS2 (M－－H) 
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320.0082, found 320.0078. 
N-[5-(4-甲基 -1,2,3-噻二唑 -5-基 )-1,3,4-噻二唑 -2-

基]-3-氟苯甲酰胺(5-17): 白色晶体, 收率 94%. m.p.＞
250 ℃; 1H NMR (DMSO-d6, 400 MHz) δ: 13.61 (s, 1H, 
NH), 7.95～8.00 (m, 2H, Ph-H), 7.65 (q, J＝7.8 Hz, 1H, 
Ph-H), 7.56 (s, J＝8.2 Hz, 1H, Ph-H), 2.96 (s, 3H, thiadi-
azolyl-CH3); IR (KBr) ν: 3068, 2933, 1750, 1624, 1516, 
1335, 1256, 1144, 1043, 866 cm－1. HRMS calcd for 
C12H8FN5OS2 (M－－H) 320.0082, found 320.0089. 

N-[5-(4-甲基 -1,2,3-噻二唑 -5-基 )-1,3,4-噻二唑 -2-
基]-4-氟苯甲酰胺(5-18): 白色晶体, 收率 83%. m.p.＞
250 ; ℃ 1H NMR (DMSO-d6, 400 MHz) δ: 13.57 (s, 1H, 
NH), 8.24 (q, J＝8.4 Hz, 2H, Ph-H), 7.45 (t, J＝8.6 Hz, 
2H, Ph-H), 2.98 (s, 3H, thiadiazolyl-CH3); IR (KBr) ν: 
3111, 2912, 2772, 1673, 1600, 1507, 1308, 1241, 1161, 
1019, 846 cm－1. HRMS calcd for C12H8FN5OS2 (M－－H) 
320.0082, found 320.0088. 

N-[5-(4-甲基 -1,2,3-噻二唑 -5-基 )-1,3,4-噻二唑 -2-
基]-1-(4-氟苯基)乙酰胺(5-19): 白色晶体, 收率 64%. 
m.p. 245～246 ℃; 1H NMR (DMSO-d6, 400 MHz) δ: 
13.26 (s, 1H, NH), 7.38 (q, J＝8.2 Hz, 2H, Ph-H), 7.17 (t, 
J＝8.8 Hz, 2H, Ph-H), 2.92 (s, 3H, thiadiazolyl-CH3); IR 
(KBr) ν: 3146, 3015, 1701, 1550, 1510, 1350, 1300, 1215, 
1157, 1023, 838 cm－1. HRMS calcd for C13H10FN5OS2  
(M－－H) 334.0238, found 334.0238. 

N-[5-(4-甲基 -1,2,3-噻二唑 -5-基 )-1,3,4-噻二唑 -2-
基]-3,5-二氟苯甲酰胺(5-20): 白色晶体, 收率 78%. m.p.
＞250 ; ℃ 1H NMR (DMSO-d6, 400 MHz) δ: 13.77 (s, 1H, 
NH), 7.92 (s, 2H, Ph-H), 7.70 (s, 1H, Ph-H), 3.01 (s, 3H, 
thiadiazolyl-CH3); IR (KBr) ν: 3127, 3068, 2993, 1686, 
1598, 1525, 1328, 1206, 1134, 996, 827 cm－1. HRMS 
calcd for C12H7F2N5OS2 (M － － H) 337.9987, found 
337.9985. 

N-[5-(4-甲基 -1,2,3-噻二唑 -5-基 )-1,3,4-噻二唑 -2-
基]-2-三氟甲基苯甲酰胺(5-21): 浅黄色晶体, 收率 86%. 
m.p. 189～190 ℃; 1H NMR (DMSO-d6, 400 MHz) δ: 
13.78 (s, 1H, NH), 7.71～7.94 (m, 4H, Ph-H), 2.99 (s, 3H, 
thiadiazolyl-CH3); IR (KBr) ν: 3122, 3048, 2926, 1746, 
1638, 1515, 1317, 1234, 1174, 1034, 890 cm－1. HRMS 
calcd for C13H8F3N5OS2 (M － － H) 370.0050, found 
370.0046. 

N-[5-(4-甲基 -1,2,3-噻二唑 -5-基 )-1,3,4-噻二唑 -2-
基]-3-三氟甲基苯甲酰胺(5-22): 白色晶体, 收率 59%. 
m.p.＞250 ; ℃ 1H NMR (DMSO-d6, 400 MHz) δ: 13.77 (s, 
1H, NH), 8.53 (s, 1H, Ph-H), 8.40 (d, J＝7.6 Hz, 1H, 

Ph-H), 8.06 (d, J＝7.6 Hz, 1H, Ph-H), 7.84 (t, J＝8.0 Hz, 
1H, Ph-H), 2.97 (s, 3H, thiadiazolyl-CH3); IR (KBr) ν: 
3163, 3014, 2929, 1676, 1520, 1337, 1223, 1125, 1023, 
815 cm－ 1. HRMS calcd for C13H8F3N5OS2 (M－－H) 
370.0050, found 370.0048. 

N-[5-(4-甲基 -1,2,3-噻二唑 -5-基 )-1,3,4-噻二唑 -2-
基]-4-三氟甲基苯甲酰胺(5-23): 白色晶体, 收率 60%. 
m.p.＞250 ; ℃ 1H NMR (DMSO-d6, 400 MHz) δ: 13.79 (s, 
1H, NH), 8.33 (d, J＝7.6 Hz, 2H, Ph-H), 7.97 (d, J＝8.0 
Hz, 2H, Ph-H), 2.99 (s, 3H, thiadiazolyl-CH3); IR (KBr) ν: 
3143, 3015, 2925, 1686, 1538, 1327, 1249, 1170, 1123, 
1015, 857 cm－1. HRMS calcd for C13H8F3N5OS2 (M－－H) 
370.0050, found 370.0046. 

N-[5-(4-甲基 -1,2,3-噻二唑 -5-基 )-1,3,4-噻二唑 -2-
基]-3-硝基苯甲酰胺(5-24): 黄色晶体, 收率 57%. m.p.＞
250 ; ℃ 1H NMR (DMSO-d6, 400 MHz) δ: 13.91 (s, 1H, 
NH), 9.01 (s, 1H, Ph-H), 8.54 (t, J＝8.8 Hz, 2H, Ph-H), 
7.88～7.92 (m, 1H, Ph-H), 2.98 (s, 3H, thiadiazolyl-CH3); 
IR (KBr) ν: 3216, 3093, 2925, 1681, 1521, 1352, 1309, 
1241, 1207, 1102, 1022, 921 cm－1. HRMS calcd for 
C12H8N6O3S2 (M－－H) 347.0027, found 347.0021. 

N-[5-(4-甲基 -1,2,3-噻二唑 -5-基 )-1,3,4-噻二唑 -2-
基]-4-硝基苯甲酰胺(5-25): 黄色晶体, 收率 58%. m.p.＞
250 ; ℃ 1H NMR (DMSO-d6, 400 MHz) δ: 13.89 (s, 1H, 
NH), 8.38 (q, J＝ 8.8 Hz, 4H, Ph-H), 2.98 (s, 3H, 
thiadiazolyl-CH3); IR (KBr) ν: 3156, 3012, 2926, 1687, 
1530, 1348, 1310 1249, 851 cm－ 1. HRMS calcd for 
C12H8N6O3S2 (M－－H) 347.0027, found 347.0021. 

N-[5-(4-甲基 -1,2,3-噻二唑 -5-基 )-1,3,4-噻二唑 -2-
基]-4 甲基-1,2,3-噻二唑甲酰胺(5-26): 黄色晶体, 收率 
60%. m.p. 240 (℃ 分解); 1H NMR (DMSO-d6, 400 MHz) 
δ: 7.71 (s, 1H, NH), 2.97 (s, 3H, thiadiazolyl-CH3), 2.91 (s, 
3H, thiadiazolyl-CH3); IR (KBr) ν: 3152, 2976, 1613, 
1551, 1419, 1327, 1205, 1101, 827 cm－1. HRMS calcd for 
C9H7N7OS3 (M－－H) 323.9801, found 323.9806. 

N-[5-(4-甲基 -1,2,3-噻二唑 -5-基 )-1,3,4-噻二唑 -2-
基]-5-甲基-1,2,3-噻二唑-4-基甲酰胺(5-27): 白色晶体, 
收率 85%. m.p.＞250 ; ℃ 1H NMR (DMSO-d6, 400 MHz) 
δ: 13.93 (s, 1H, NH), 3.00 (s, 3H, thiadiazolyl-CH3), 2.96 
(s, 3H, thiadiazolyl-CH3); IR (KBr) ν: 3112, 2979, 2910, 
1669, 1525, 1319, 1211, 1018, 873 cm－1. HRMS calcd for 
C9H7N7OS3 (M－－H) 323.9801, found 323.9803. 

N-[5-(4-甲基 -1,2,3-噻二唑 -5-基 )-1,3,4-噻二唑 -2-
基]-5-甲基-3-(2-氯苯基)-4-异噁唑基甲酰胺(5-28): 浅黄

色晶体, 收率 76%. m.p. 121～123 ; ℃ 1H NMR (DMSO- 
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d6, 400 MHz) δ: 13.44 (s, 1H, NH), 7.52～7.63 (m, 4H, 
Ph-H), 2.92 (s, 3H, thiadiazolyl-CH3), 2.75 (s, 3H, 
isoxazolyl-CH3); IR (KBr) ν: 3127, 2908, 1695, 1537, 
1405, 1318, 1246, 1203, 1150, 1093, 1023, 876 cm－1. 
HRMS calcd for C16H11ClN6O2S2 (M－－H) 417.0001, 
found 417.0000. 

N-[5-(4-甲基 -1,2,3-噻二唑 -5-基 )-1,3,4-噻二唑 -2-
基]-5-甲基-3-苯基-4-异噁唑基甲酰胺(5-29): 白色晶体, 
收率 78%. m.p. 248～250 ; ℃ 1H NMR (DMSO-d6, 400 
MHz) δ: 13.19 (s, 1H, NH), 7.64 (d, J＝6.4 Hz, 1H, Ph-H), 
7.51～7.56 (m, 4H, Ph-H), 2.74 (s, 3H, thiadiazolyl-CH3), 
2.65 (s, 3H, isoxazolyl-CH3); IR (KBr) ν: 3154, 3071, 
2929, 1732, 1571, 1413, 1295, 1009, 963 cm－1. HRMS 
calcd for C16H12N6O2S2 (M － － H) 383.0390, found 
383.0392. 

N-[5-(4-甲基 -1,2,3-噻二唑 -5-基 )-1,3,4-噻二唑 -2-
基]-5-乙基-1-甲基-3-吡唑基甲酰胺(5-30): 黄色晶体, 
收率 74%. m.p. 179～181 ; ℃ 1H NMR (DMSO-d6, 400 
MHz) δ: 13.09 (s, 1H, NH), 6.88 (s, 1H, pyrazolyl-H), 3.88 
(s, 3H, NCH3), 2.96 (s, 3H, thiadiazolyl-CH3), 2.69 (q, J＝
7.0 Hz, 2H, CH2), 1.24 (t, J＝7.0 Hz, 3H, CH2CH3); IR 
(KBr) ν: 3424, 2970, 2878, 1684, 1525, 1373, 1290, 1190, 
1025, 821 cm－1. HRMS calcd for C12H13N7OS2 (M－－H) 
334.0550, found 334.0549. 

N-[5-(4-甲基 -1,2,3-噻二唑 -5-基 )-1,3,4-噻二唑 -2-
基 ]-2,2-二甲基 -3-(2-甲基 -1-丙烯基 )-环丙基甲酰胺

(5-31): 浅黄色晶体, 收率 75%. m.p. 208～209 ; ℃ 1H 
NMR (DMSO-d6, 400 MHz) δ: 13.18 (s, 1H, NH), 5.02 (d, 
J＝7.6 Hz, 1H, CH＝C), 2.94 (s, 3H, thiadiazolyl-CH3), 
2.13～2.16 (m, 1H, CHCH＝C), 1.83 (d, J＝5.6 Hz, 1H, 
CHC＝O), 1.71 (s, 3H, CH＝CCH3), 1.67 (s, 3H, CH＝

CCH3), 1.23 (s, 3H, cyclopropyl-CH3), 1.18 (s, 3H, 
cyclopropyl-CH3); IR (KBr) ν: 3237, 3142, 2921, 1687, 
1551, 1417, 1304, 1169, 1112, 1027, 824 cm－1. HRMS 
calcd for C15H19N5OS2 (M － － H) 348.0958, found 
338.0954. 

N-[5-(4-甲基 -1,2,3-噻二唑 -5-基 )-1,3,4-噻二唑 -2-
基]-3-(2,2-二氯乙烯基)-2,2-二甲基环丙基甲酰胺(5-32): 
白色晶体, 收率 70%. m.p.＞250 ; ℃ 1H NMR (DMSO-d6, 
400 MHz) δ: 13.18 (s, 1H, NH), 6.31 (dd, J＝8.8, 95.2 Hz, 
1H, CH＝C), 2.94 (s, 3H, thiadiazolyl-CH3), 2.19～2.33 
(m, 2H, 2isopropyl-CH3), 1.23 ～ 1.29 (m, 6H, 2 
cyclopropyl-CH3); IR (KBr) ν: 3145, 2871, 2724, 1689, 
1556, 1415, 1305, 1183, 1123, 1026, 886 cm－1. HRMS 
calcd for C13H13Cl2N5OS2 (M －－H) 387.9866, found 

387.9860. 

3.4  生物活性测定 

3.4.1  杀菌活性的测定 

选择我国农田发生的9种代表性病原真菌对合成的

化合物进行杀菌活性筛选. 其名称和代号包括 AS: 番
茄早疫病菌 (Alternaria solani); BC: 黄瓜灰霉病菌

(Botrytis cinerea); CA: 花 生 褐 斑 病 菌 (Cercospora 
arachidicola); GZ: 小麦赤霉病菌(Gibberella zeae); PI: 
马铃薯晚疫病菌(Phytophthora infestans(Mont.) de Bary); 
PP: 苹果轮纹病菌(Physalospora piricola); PS: 水稻纹

枯 病 菌 (Pellicularia sasakii); RC: 禾 谷 丝 核 菌

(Rhizoctonia cerealis); SS: 油菜菌核病菌 (Sclerotinia 
sclerotiorum). 采用平皿法[19], 在预培养的真菌菌落边

缘打取直径为 4 mm的菌碟, 接种于含PDA 平板上, 培
养基中目标化合物的浓度为 50 µg/mL, 设 3 个重复, 25 
℃培养 2～3 d, 十字交叉法量取菌落直径(mm), 以清水

为空白, 醚菌酯(Azoxystrobin)为阳性对照; 按如下的公

式计算抑制率:  
相对抑菌率(%)＝(对照组菌盘扩展平均直径－处

理组菌盘扩展平均直径)/对照组菌盘扩展平均直径×

100% 
3.4.2  对小菜蛾杀虫活性的测定 

采用叶片药膜法[23]. 样品先用 200 μg/mL 进行活性

初筛 ; 原药先用少量丙酮溶解 , 然后用 0.05% Tri-
ton-100 稀释, 0.05% Triton-100 水为对照, 每个浓度 4 次

重复, 每个重复处理10头左右试虫; 取新鲜无污染的甘

蓝叶片, 在系列浓度梯度的药液中浸 10 s, 于室内晾干

约 2 h 后, 放入直径 9 cm 的培养皿中, 分别接入大小基

本一致的小菜蛾 2 龄初期幼虫; 用橡皮筋扎紧后置于小

菜蛾恒温养虫室中, 96 h 或 120 h 后检查结果并计算校

正死亡率; 以小毛笔或镊子轻触虫体, 不能协调运动为

死亡; 以氟啶脲(Chlorfluazuron)为阳性对照.  
3.4.3  对蚊幼虫杀虫活性的测定 

供试虫源为尖音库蚊淡色亚种 , 其拉丁名称为 : 
Culex pipiens pallens, 室内饲养的正常群体. 参照文献

[23]的筛选方法: 称取供试化合物 2.0 mg 于盘尼西林药

瓶中, 加 10 mL 丙酮, 振荡溶解样本配制成 200 μg/mL
的母液; 移取 1 mL母液于盛有 89 mL水的 150 mL烧杯

中, 选取 10 头 4 龄初蚊幼虫, 连同 10 mL 饲养液一并倒

入烧杯中, 其药液浓度为 2 μg/mL. 将处理好的溶液连

同蚊幼虫的烧杯放入标准处理室内保持温度为 25 ℃培

养, 24 h 后开始检查结果, 每天加少量蚊饲料并吸出蚊

蛹, 补充烧杯中蒸发的水分 5 mL/d, 直到蚊幼虫全部死

亡或化蛹; 多数幼虫在 8 d 内化蛹; 以含 1 mL 丙酮的水
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溶液为空白对照; 以氟啶脲为阳性对照. 
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