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摘要：[目的]开发一种新型农用杀线虫剂。[方法]基于“中间体衍生化法”进行试验研究。[结果]室内毒力测试表

明：对卵毒力平均值IC50(mg/L)为8.92，对J2毒力平均值LC50(mg/L)为16.91，与噻唑磷相当；大田试验平均防效约为

67%，优于阿维菌素和氟吡菌酰胺，与噻唑磷相当。[结论]与主流杀线虫剂相比较，三氟杀线酯具有低毒、安全性

高、持效期长且与噻唑磷无交互抗性的优点，具有良好的应用开发前景。
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Synthesis and Application of New Nematocide Trifluorocide
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Abstract: [Aims ] Development of a new type of pesticide for agricultural use. [Methods ] Based on the method of
′intermediates derivation′, the experiment was carried out. [Results ] Indoor toxicity test showed that the average value
of toxicity to eggs was 8.92[IC50(mg/L)], and the average value of toxicity to J2 was 16.91[LC50(mg/L)], which was
similar to that of fosthiazate. The average anti-effect of the field test was about 67%, which was better than that of
abamectin and fluopyram, but which was similar to that of fosthiazate. [Conclus ions] The new nematocide
trifluorocide is compared with mainstream nematocide, which has the advantages of low toxicity, high safety, long
effective period, and has no interaction resistance with fosthiazate, and has good application development prospect.
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近年来，随着我国线虫的为害越来越严重，杀线虫

剂的使用量随之快速增加，问题也随之突显出来，主要

表现在“二多二少一严重”：一是老品种多、新成分少；二是

高毒化学农药多，低毒生物源品种少；三是抗药性问题

严重[1]。
国内主要的杀线虫剂包括噻唑磷、阿维菌素、氟吡

菌酰胺等，噻唑磷由于长期使用，其抗性越来越严重 [2]，

在高剂量使用下对幼苗存在药害问题，属于中等毒性[3]，

不符合国家农药减量使用要求；阿维菌素是一种生物制

剂，存在在土壤中降解速度快的问题[4]；氟吡菌酰胺为拜

耳的专利产品，对线虫防治具有很好的效果，其作用机

制为琥珀酸酶脱氢抑制剂[5]，也存在抗性问题。
根据刘长令 [6]提出的“中间体衍生化方法”，研究了

一系列的三氟丁烯类化合物，通过构效关系的研究，发

表了一系列的杀线虫剂专利[7-8]，最后确立了三氟杀线酯

(代号LH517)作为候选商品化化合物,并对其进行一系列

深入研究。

1 三氟杀线酯结构及合成方法

三氟杀线酯的通用名称三氟杀线酯，化学名称为[2-

(2-甲氧基苯基)-5-氧代四氢呋喃-3-基]-甲酸[4-(1,1,2-
三氟-1-丁烯) 基] 酯；CAS号: 2074661-82-6；分子式：

C16H15F3O5；相对分子量：344.28，95%原药为棕黄色至棕红

色油状液体，有淡淡的芳香气味，不溶于水，易溶于甲醇、
二氯甲烷、乙腈、丙酮等有机溶剂。化学结构式见图1。

合成方法：250 mL四口烧瓶中加入2-(2-甲氧基苯

基)-5-氧代四氢呋喃-3-羧酸4.7 g(0.02 mol)，4-溴-1,1,2-
三氟-1-丁烯5.7 g(0.03 mol)，无水碳酸钾5.5 g(0.04 mol)，
四丁基溴化铵0.1 g，乙腈50 mL，加热回流反应10 h，降温

至室温，抽滤，滤液负压蒸出溶剂，残余物加二氯甲烷

100 mL溶解产品，用50 mL水洗，负压蒸馏出溶剂二氯甲

烷，釜底残余物为产品6.5 g，纯度95%以上，以2-(2-甲氧

基苯基)-5-氧代四氢呋喃-3-羧酸计算收率约为90%。m/z：
344.09(100.0%)，345.09(17.7%)，346.09(2.5%)。
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图1 三氟杀线酯结构式
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2 三氟杀线酯的毒性测试

2016年10月委托南通通大化学物安全性评价中心

有限公司测试三氟杀线酯的急性毒性，试验结果见表1。

2016年11月委托沈阳化工研究院有限公司安全评

价中心对三氟杀线酯进行了细菌回复突变试验，结果表

明使用鼠伤寒沙门氏菌为试验菌株的细菌回复突变试

验中无致突变作用。

3 三氟杀线酯的室内活性测定

参照NY/T 1833.1—2009《农药室内生物测定试验准则

杀线虫剂》第1部分：抑制植物病原线虫试验浸虫法进行。

卵孵化抑制率及2龄幼虫活性测定，在预试确定药

剂质量浓度范围的基础上，将药剂用清水稀释成5~7个

系列质量浓度，用含吐温80乳化剂和丙酮的水溶液[吐温

80+丙酮(5+95)稀释100倍]作对照。将收集的卵或2龄幼虫

用清水配成悬浮液，等体积与药液混合均匀，置于25 ℃恒

温培养箱中。1周后检查卵孵化数，计算孵化率和孵化抑

制率。2龄幼虫48 h后检查死、活线虫数，计算死亡率和校

正死亡率，试验结果见表2。

三氟杀线酯的室内毒力虽然比阿维菌素、氟吡菌酰

胺、氟噻虫砜略差，与噻唑磷、tioxazafen相当，但较很多有

杀线活性的药剂(丁硫克百威、硫双威等)优异，属中高等

活性，具有很好开发前景与应用价值。

4 大田试验数据

依据GB/T 17980.26—2000《农药田间药效试验准则》
开展试验。药后2个月每小区随机取10株根系，调查病情

指数、发病率，计算防治效果，试验结果见表3。

作物生长周期全程应用三氟杀线酯不同制剂(原药

用量2250 g/hm2)，可有效防控根结线虫，药效优于阿维菌

素、氟吡菌酰胺，与噻唑磷相当。

5 与主流杀线虫剂噻唑磷的比较

三氟杀线酯从安全性、药效与持效期、抗性和毒性4个

方面与主流杀线虫剂噻唑磷比较有较大优势。
1)安全性：三氟杀线酯安全性优于噻唑磷，植物整个

生长周期均可使用。
2)药效与持效期：三氟杀线酯的药效与持效期优于

阿维菌素，比噻唑磷相当，持效期长达2个月。
3)抗性：在噻唑磷抗性区域，三氟杀线酯效果优异，

大田试验表明与噻唑磷无交互抗性。
4)毒性：与噻唑磷比较，三氟杀线酯是一种低毒杀线

虫剂，同时没有噻唑磷特有的恶臭气味。

6 结论

三氟杀线酯作为具有自主知识产权的新型杀线虫

剂，具有低毒、高效、与噻唑磷等无交互抗性的优点，对

国内线虫防治具有很好的应用前景。
基于三氟杀线酯优异性能，后续将从合成工艺、制

剂、复配及应用技术进行深入研究，为其产业化开发奠

定基础。

参考文献：

[1] 张楠. 我国杀线虫剂登记现状及问题分析[J]. 农药科学与管理,
2017, 38(7): 23-30.

表1 三氟杀线酯毒性测试

试验项目
大鼠急性经口毒性

大鼠急性经皮毒性

大鼠急性吸入毒性

豚鼠急性皮肤刺激
强度分级

兔急性眼刺激
强度分级

对皮肤变态反应
试样分级

测试结果
半数致死量(LD50)及95%可信区间

雌性大鼠：583.1 mg/kg b.w.
(431.6~787.8 mg/kg b.w.)

雄性大鼠：792.7 mg/kg b.w.
(586.7~1071.0 mg/kg b.w.)

半数致死量(LD50)及95%可信区间
雌性大鼠：大于2000 mg/kg b.w.
雄性大鼠：大于2000 mg/kg b.w.

半数致死量(LC50)及95%可信区间
雌性大鼠：大于2000 mg/m3

雄性大鼠：大于2000 mg/m3

皮肤刺激积分结果：动物数为4，分
别于1 h，1、2、4、4、7、4 d观察，皮肤

刺激总积分均为0。
眼刺激积分结果：分别于1、24、48、
72 h，4、7 d观察，眼刺激总积分均

为0，平均积分均为0。
评分结果：动物总数为10，受试物
诱导组致敏阳性动物数为0，致敏

率为0%；受试物非诱导组致敏阳性
动物数为0，致敏率为0%。

结论
低毒

低毒

低毒

无刺激性

无刺激性

弱致敏物

表2 三氟杀线酯室内活性测定

产品名称

三氟杀线酯
氟吡菌酰胺

阿维菌素
噻唑磷

氟噻虫砜
tioxazafen

对卵毒力平均
值IC50/(mg·L-1)

8.92
3.50
0.29
8.73
6.90
7.29

对J2毒力平均值
LC50/(mg·L-1)

16.91
5.32
0.19
15.68
6.17
19.76

表3 三氟杀线酯大田试验测试

第1次用药
10%三氟杀线酯颗粒剂
0.5%阿维菌素颗粒剂
10%噻唑磷颗粒剂

41.7%氟吡菌酰胺悬浮剂
第2次用药

20%三氟杀线酯水乳剂
5%阿维菌素乳油
5%噻唑磷微乳剂

41.7%氟吡菌酰胺悬浮剂

制剂用量/
(g或mL·hm-2)

22 500
75 000
22 500
1350

11 250
7500
45 000
1350

原药用量/
(g·hm-2)

2250
375
2250
562.5

2250
375
2250
562.5

平均防效/%

67.46
46.69
65.44
52.46

67.84
46.97
69.16
57.42
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结果显示：我国各年龄段人群的NEDI值在0.68~
1.48 μg/(kg bw·d)，RQ值为0.02~0.05，RQ小于1。说明吡

唑醚菌酯在黄瓜中残留的长期膳食摄入风险可以接受。
2.6 现行吡唑醚菌酯在黄瓜中的MRL值对消费者的

保护水平

根据GB/T 2763—2014，吡唑醚菌酯在黄瓜中的MRL
值为0.5 mg/kg，ADI值为0.03 mg/(kg bw·d)。根据式(3)和
(4)计算出理论最大每日摄入量TMDI和消费者保护水平

值CPLc，结果见表3。吡唑醚菌酯在黄瓜中的TMDI为
2.27~4.93 μg/(kg bw·d)。因此以30 μg/(kg bw·d)为吡唑醚菌

酯ADI值，0.5 mg/kg作为吡唑醚菌酯在黄瓜中的MRL值，

对我国各年龄段的消费者在慢性摄入风险方面的保护

均达到可接受水平。
2.7 吡唑醚菌酯在黄瓜上的残留风险评估过程的不确

定性

首先，风险评估过程假设吡唑醚菌酯在黄瓜的烹饪

过程中没有分解；其次，计算吡唑醚菌酯在黄瓜中的国

家估计每日摄入量时，采用蔬菜的摄入量代替黄瓜的摄

入量，因此，可能过高估计其在黄瓜中的残留带来的长

期慢性风险；再次，STMR值只通过2年3地的规范残留试

验数据计算得出，还不能说明全国各地的情况，需要多

个有代表性试验点的残留数据。

3 结论

建立了吡唑醚菌酯在黄瓜中的残留分析方法，该方

法重现性好，准确度和精密度均符合农药残留分析标准

要求。消解动态试验结果表明，吡唑醚菌酯在黄瓜中消

解速率较快，距末次施药7 d后，消解率在90%以上。最终

残留试验表明：距末次施药2 d后残留量均小于GB/T
2763—2014中制定的MRL(0.5 mg/kg)。基于规范残留试

验数据对吡唑醚菌酯在黄瓜中的残留进行膳食风险评

价，RQ值在0.02~0.05之间，CPLc值在6.08~13.20之间。结

果表明：吡唑醚菌酯在黄瓜中的残留风险较低，现有的

MRL值对我国各年龄段的消费者在慢性摄入风险方面

的保护均达到可接受水平。
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