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(57)摘要

本发明公开了一种1,8‑萘二甲酰亚胺酰胺

类化合物及其合成方法和用途，其结构如通式I

所示： 式中：R选自：

通式I

化合物具有优异的杀螨活性，可用于防治农作物

螨虫危害。
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1.一种1,8-萘二甲酰亚胺酰胺类化合物，结构如通式I所示：

式中：R选自：

2.根据权利要求1所述的一种1,8-萘二甲酰亚胺酰胺类化合物的用途，其特征在于式I

化合物单一使用或与另外的生物活性化合物组合使用，用于防治农作物害螨。

3.一种杀螨组合物，含有权利要求1所述的式I化合物为活性组分和农业或林业上可接

受的载体。
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一种1,8-萘二甲酰亚胺酰胺类化合物及其用途

[0001] 技术领域  本发明属于农用杀螨剂领域，具体涉及一种1,8-萘二甲酰亚胺酰胺类

化合物及其用途。

[0002] 背景技术  目前常用的杀螨剂主要有季酮酸类、丙烯腈类、肼基甲酸酯类、吡唑类

等，但由于螨类在形态、习性及栖息场所等方面具有多样性，分布广，适应性强，种类繁多，

繁殖能力极强，所以经过多代迭代后容易产生抗性，短时间内能给农林业造成巨大损失。又

由于大面积长时间单一使用，加快了抗性的进程。为了应对出现的抗性问题，在保证绿色环

保的前提下，开发低毒高效具有新结构、新作用机制的农药是目前的发展趋势。专利CN 

103641781  B公布了一种萘二酰亚胺类化合物及其盐作为植物生长调节剂的应用。萘二甲

酰亚胺作为一种活性结构，已引起科研工作者的广泛注意。在现有技术中，如本发明所述的

一种萘二酰亚胺类化合物作为杀螨剂还未见报道。

[0003] 发明内容  本发明的目的是提供一种结构新颖、生产及使用安全、杀螨效果好、防

治成本低的1,8-萘二甲酰亚胺酰胺杀螨剂，可用于农业或林业害螨的防治。

[0004] 本发明的技术方案如下：

[0005] 一种1,8-萘二甲酰亚胺酰胺类化合物，如通式I所示：

[0006]

[0007] 式中：R选自

[0008]

[0009] 本发明通式I化合物可由如下方法制备；

[0010]

[0011] 式III化合物(1,8-萘二甲酸酐)与1,2-乙二胺化合物以水或者乙醇做溶剂，在60-

100℃反应2h，可制得式Ⅱ化合物。由式Ⅱ化合物制备通式Ⅰ化合物时，溶剂可以用二氯甲

烷、三氯甲烷、乙酸乙酯、乙腈、甲苯等有机溶剂；缚酸剂可用无机碱碳酸钠、碳酸钾，有机碱

三乙胺。通式Ⅰ与通式II化合物的制备见本发明实施例合成实例。通式Ⅰ化合物的结构与物

理性质列于表1。制得的通式Ⅰ化合物的生物活性测试与常用杀螨剂螺螨酯进行对比实验。

[0012] 表1通式Ⅰ化合物的结构与物理性质
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[0013]

[0014] 本发明的优点和积极效果：

[0015] 本发明化合物(式I)将萘二酰亚胺结构和酰胺或氨基甲酸酯引入杀螨剂结构中，

具有显著的结构新颖性。此类一种1,8-萘二甲酰亚胺酰胺化合物对螨卵有显著的抑杀效

果，表现出超高效性的显著优点。在1ppm对朱砂叶螨螨卵的杀灭率在80％以上，特别是化合

物1和化合物3分别达92％和95％，显著高于同浓度下商品螺螨酯(86％)；化合物2和化合物

4基本与螺螨酯相当。此外，本发明合成的通式I类化合物具有合成步骤简单、生产成本低、

三废低的优点。而且本发明化合物为氮环类、酰胺或酯类化合物，具有对有益生物低毒性、

易降解、环境相容性好的特点，具有作为创制性杀螨剂新品种产业化的前景。

[0016] 本发明化合物在防治虫害时，根据实际需要可单独使用也可与其它活性物质组合

使用以提高产品的综合性能。

[0017] 本发明还包括以通式I化合物为活性组分的杀虫组合物，其中活性组分在组合物

的重量百分含量为1-99％，该杀虫组合物还包括农业或林业上可接受的载体。

[0018] 本发明的组合物可以以制剂的形式施用。通式I化合物作为活性组分溶解或分散

于载体或溶剂中，添加适当的表面活性剂配置乳油、悬浮剂、微乳剂和可湿性粉剂等。

[0019] 应该明确的是，在本发明的权利要求所限定的范围内，可进行各种变换或改动。

具体实施方式

[0020] 下列合成实施例或生测实验结果可用来进一步说明本发明，但不意味着限制本发

明。

[0021] 合成实例

[0022] 实例1、化合物3的制备

[0023] (1)N-(2-氨乙基)-1,8-萘酰亚胺的合成

[0024]

[0025] 向250mL反应瓶中分别加入39.6g(0.2mol)1,8-萘二甲酸酐、100mL水和30mL乙酸、

30g(0.5mol)1,2-乙二胺，回流4h，反应液中的固体由淡黄色针状晶体逐渐变成白色固体，
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薄层色谱(TLC)检测原料消失，降至室温，抽滤，滤液收集回收套用，将滤饼烘干，得白色固

体39.4g，收率82％。

[0026] (2)对叔丁基苯甲酰氯的合成

[0027]

[0028] 向250mL三口反应瓶中加入17 .8g(0 .1mol)对叔丁基苯甲酸、80g甲苯、14 .3g

(0.12mol)SOCl2，缓慢升温至80℃，保温反应2h，减压蒸馏除去过量的氯化亚砜和甲苯，馏

分收集回收套用，得黄色油状液体19.5g，收率99％。

[0029] (3)4-叔丁基-N-(2-(1,8-萘酰亚胺)乙基)苯甲酰胺的合成

[0030]

[0031] 向250mL反应瓶中分别加入24g(0.1mol)N-(2-氨乙基)-1,8-萘酰亚胺、100mL二氯

甲烷和12.1g(0.12mol)三乙胺，室温下滴加对叔丁基苯甲酰氯23.6g(0.12mol)，薄层色谱

(TLC)检测原料Ⅱ消失，抽滤，水洗，烘干得白色固体36g，收率90％。熔点：206.5～209.1℃
1H  NMR(500MHz，DMSO-d6)δ(ppm)：8.47(t,1H) ,8.42(d,2H) ,8.38(d,2H) ,7.79(d,2H) ,7.60

(d,2H) ,7.38(d,2H) ,4.24(t,2H) ,3.60(q,2H) ,1.24(s,9H) .

[0032] 实例2、化合物4的制备

[0033] (1)N-(2-氨乙基)-1,8-萘酰亚胺的合成，方法同实例1

[0034] (2)4-氯-3-甲基-1-乙基吡唑-5-甲酰氯的合成

[0035]

[0036] 向250mL三口反应瓶中加入18.9g(0 .1mol)4-氯-3-甲基-1-乙基吡唑-5-甲酸、

80mL甲苯、17.9g(0.15mol)SOCl2，缓慢升温至80℃，保温反应4h，减压蒸馏除去过量的氯化

亚砜和甲苯，馏分收集回收套用，得棕色油状液体20.1g，收率98％。

[0037] (3)4-氯-3-甲基-1-乙基-5-[N-(2-(1,8-萘酰亚胺)乙基)]吡唑甲酰胺的合成

[0038]

[0039] 向250mL反应瓶中分别加入24g(0.1mol)N-(2-氨乙基)-1,8-萘酰亚胺、100mL乙腈

和12 .1g(0 .12mol)三乙胺，室温下滴加4-氯-3-甲基-1-乙基吡唑-5-甲酰氯24 .8g
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(0.12mol)，薄层色谱(TLC)检测原料Ⅱ消失，加50mL水并搅拌10min，抽滤，水洗，烘干得白

色固体37.8g，收率92％。熔点：185.5～188.3℃，1H  NMR(500MHz，DMSO-d6)δ(ppm)：8.51(t,

1H) ,8.40(d ,2H) ,8.36(d ,2H) ,7.66(dd ,2H) ,4.29(q ,2H) ,3.77(s,3H) ,3.59(q ,2H) ,2.43

(t,2H) ,1.08(t,3H) .

[0040] 按照以上方法，以氯甲酸正丁酯、氯甲酸异丁酯与化合物Ⅱ反应可分别得到化合

物1和2，1H  NMR(500MHz，DMSO-d6) ,δ(ppm)数据如下：

[0041] 化合物1:8.53(d ,2H) ,8.49(d ,2H) ,7.91(dd ,2H) ,7.25(t,1H) ,4.23(t,2H) ,3.91

(t,2H) ,3.40(q,2H) ,1.51–1.41(m,2H) ,1.34–1.26(m,2H) ,0.91(t,3H) .

[0042] 化合物2:8.60(d,2H) ,8.56(d,2H) ,8.01(dd,2H) ,7.25(t,1H) ,4.59–4.55(m,1H) ,

4.30(t,2H) ,3.58–3.52(m,2H) ,1.54–1.48(m,2H) ,1.15(d,3H) ,0.89(t,3H) .

[0043] 生物活性测定

[0044] 实例3、杀螨活性测定

[0045] 对朱砂叶螨螨卵活性具体测定方法：

[0046] 根据《农药室内生物测定试验准则》标准，采用浸渍法。将供试药剂按有效成分分

别稀释至所需浓度，将载有朱砂叶螨螨卵(螨卵按室内标准化方法正常饲养的群体)的叶片

浸入药液中，轻轻振荡5s后取出。吸去叶片上多余的药液，置于铺有润湿滤纸的培养皿内，

用透光性好的保鲜膜覆盖，以不含药剂的处理做空白对照，将培养皿放在(25±1)℃恒温培

养箱内饲养和观察，待对照卵孵化并发育至弱螨阶段时调查孵化数，统计校正害虫死亡率。

每个样品进行3次重复实验，结果取平均值，试验结果见表2。

[0047] 表2化合物Ⅰ与已知化合物螺螨酯杀朱砂叶螨螨卵活性数据

[0048]

[0049]

[0050] 从表2生测结果看出，本发明部分化合物1、3较已知化合物螺螨酯对朱砂叶螨有更

高的活性。
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