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砂地柏杀虫作用研究概况
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　　[摘　要 ]　概述了杀虫植物砂地柏 (S abina vu lg aris A nt. ) 中杀虫活性物质的化学特性、活性强度、作用方式、

作用机理、构效关系及应用等方面的研究情况及进展。通过对砂地柏杀虫作用研究结果的总结和分析, 为其开发和

实际应用研究提供依据。
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　　砂地柏 (S abina vu lg a ris A n t. ) 属柏科 (Cu2
p resscaeae)圆柏属植物, 亦称叉子圆柏、臭柏、爬柏,

为常绿匍匐状灌木。20 世纪 90 年代以前, 国内外学

者对砂地柏的研究多集中在生物学、化学和药理学

上。目前已从中分离出了 d2Sab inyi aceta te、d2
Sab inene、脱 氧 鬼 臼 毒 素、脱 氧 苦 鬼 臼 毒 素、

Coum arsab in、Siderin 等多种萜类、木质素类、酚类

及烃类物质。对其药理学的研究多集中在抗癌活性

上。对砂地柏杀虫作用的研究则始于西北农林科技

大学无公害农药研究服务中心。1989 年, 张兴[1 ]在

对西北地区杀虫植物的广泛筛选中发现了砂地柏的

杀虫作用, 随后对其进行了系统研究。10 余年来, 对

砂地柏的杀虫作用研究取得了突破性进展。作者试

图从砂地柏杀虫活性成分的化学特性、作用方式、作

用机理、构效关系、应用研究及发展前景等方面进行

扼要的阐述, 旨在为这一杀虫植物的开发利用起到

抛砖引玉的作用。

1　杀虫活性成分的化学特性

砂地柏粗提物可明显分为两部分, 即精油和非

精油, 且均具有显著的杀虫活性。余向阳等[2 ]以菜青

虫为标准试虫, 采用小叶碟添加法进行生物活性跟

踪测试, 对砂地柏种子中非精油提取物的杀虫活性

成分进行了分离, 经溶剂提取、四次柱层析及重结

晶, 得到一种杀虫活性成分纯品, 为白色柱状结晶,

熔点 160～ 164 ℃, 比旋光度- 160°(CHC l3) , 代号为

SFO 2。通过光谱 (UV、M S、IR、NM R ) 分析, 并结合

其熔点和比旋光度与有关文献进行对比, 鉴定出

SFO 2 为脱氧鬼臼毒素 (图 1) [3 ]。王继栋等[4 ]从砂地

柏叶中分离得到对菜青虫具有高拒食活性的鬼臼毒

素 (图 1)。

图 1　砂地柏中杀虫活性成分分子结构

F ig. 1　T he structu re of insecticidal compound in S abina vu lg aris A nt.

　　砂地柏精油对多种昆虫具有强烈的熏蒸作用, 故以 3 龄中期粘虫为标准试虫, 采用熏蒸法进行活
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性跟踪, 有效成分分离。采用常压柱层析分离得到活

性单体物质 PEO 4。通过光谱 ( IR、HNM R、GC2M S)

分析, 并结合其沸点和比旋光度等测试, 鉴定为松油

烯242醇 (图 1) [5 ]。

上述 3 种杀虫活性单体对昆虫的作用方式各不

相同, 表明砂地柏中含有丰富的杀虫活性物质, 与烟

草、鱼藤等传统的仅含一类活性物质的杀虫植物相

比, 砂地柏更具有研究价值和开发前景。另有研究表

明[6 ] , 砂地柏中脱氧鬼臼毒素的含量与杀虫活性之

间无相关性, 说明砂地柏中还含有其他杀虫活性物

质。对此值得进一步研究。

2　砂地柏的杀虫活性

自发现砂地柏的杀虫活性以来, 西北农林科技

大学无公害农药研究服务中心就对砂地柏粗提物及

其活性单体对多种害虫的活性进行了较为广泛、系

统的测试, 发现其丙酮粗提物对赤拟谷盗和玉米象

的种群抑制率分别达到 54. 8% 和 89. 4% 以上, 其种

子石油醚粗提物对玉米象种群形成的抑制率可达到

100% [7, 8 ]。用砂地柏丙酮提取物处理载虫饲料后, 可

明显抑制玉米象成虫产卵、卵孵化及成虫羽化。砂地

柏种子提取物对多种试虫均表现出一定的生物活

性, 对菜青虫具有拒食、胃毒和触杀作用, 对粘虫和

小菜蛾仅表现出不同程度的拒食和胃毒作用, 可抑

制玉米象和赤拟谷盗的种群形成[9, 10 ]。砂地柏果实

不同溶剂提取物均能明显抑制棉铃虫幼虫的生长发

育, 其丙酮提取物可使棉铃虫幼虫化蛹推迟 7～ 9 d,

蛹重小于对照组[11～ 13 ]。

砂地柏精油对多种害虫均表现出很强的熏蒸毒

杀作用, 如对玉米象、赤拟谷盗、粘虫、小菜蛾 24 h

的熏蒸毒杀的L C50分别为 158. 68, 100. 10, 22. 16,

9. 46 mL öL , 表现出对鳞翅目昆虫幼虫的毒杀活性

明显高于鞘翅目成虫, 尤其是对小菜蛾的活性还可

通过增效复配提高其药效 5～ 9 倍[14 ] , 这一结果对

砂地柏精油的实际应用具有十分重要的意义。研究

还发现[15 ] , 砂地柏精油除了熏杀作用外, 还有触杀、

拒食和抑制种群形成的作用。

对砂地柏中活性单体脱氧鬼臼毒素和鬼臼毒素

的杀虫活性测试表明, 二者对菜青虫基本上没有触

杀作用, 有一定的生长发育抑制作用, 但有较强的胃

毒和拒食作用, 其 48 h 的A FC 50分别为 0. 052 和

0. 057 göL ; 以 0. 04 göL 鬼臼毒素和 0. 05 göL 脱氧

鬼臼毒素分别处理菜青虫, 最终全部死亡; 对小菜蛾

具有一定的拒食和毒杀活性, 对粘虫仅表现出拒食

活性[16, 17 ]。

陈根强[18 ]对松油烯242醇的杀虫作用进行了较

为系统的研究, 结果表明松油烯242醇对多种试虫表

现出熏蒸和忌避作用, 触杀作用较差。对小菜蛾、粘

虫、棉铃虫 3 种昆虫的 3 龄幼虫的熏杀L C50分别为

1. 832 1, 5. 347 3 和 46. 380 1 ΛL öL ; 对家蝇成虫的

熏杀L C 50为 2. 951 1 ΛL öL ; 对玉米象及赤拟谷盗成

虫的熏杀L C50分别为 27. 966 8 和 136. 495 7 ΛL öL ;

在 1 ΛL öL 的剂量下可致温室白粉虱、二斑叶螨

100% 死亡。

从上述研究可看出, 砂地柏中杀虫活性物质对

多种昆虫表现出多种作用方式, 如胃毒、拒食、熏蒸、

抑制生长发育及抑制种群形成等。由此可以认为, 该

植物源杀虫药剂可加工为多种制剂形态, 在不同的

场合使用, 极具开发应用前景。

3　砂地柏杀虫活性物质作用机理

砂地柏杀虫活性物质所引致的试虫的中毒症状

较为复杂, 活性成分不同, 摄入量不同, 试虫不同, 所

表现的症状和中毒反应过程均有所差异。以不同剂

量的鬼臼毒素处理的甘蓝叶片饲喂菜青虫, 在开始

均不取食, 当取食一定量的带毒叶片后, 试虫很快瘫

软, 有的会拉出围食膜, 有的排出红褐色粪便, 最后

逐渐死亡[19 ]。而摄食脱氧鬼臼毒素的量不同, 试虫

的中毒症状不同。一次性摄入量较大时, 试虫上吐下

泻, 虫体干缩僵直; 食毒量较小时则虫体瘫软, 腹部

呈青绿色半透明状, 腹足基部膨大, 最后腐烂死亡;

食毒量很少时, 试虫于幼虫阶段基本表现正常, 只是

在蛹期或预蛹期呈畸形, 或羽化成畸形成虫[20 ]。

试虫对砂地柏精油的中毒症状可分为两类, 对

菜青虫、粘虫、小菜蛾等鳞翅目昆虫幼虫表现为, 处

理后很快兴奋, 快速爬动, 片刻后开始剧烈翻滚, 上

吐下泻, 体壁大量失水, 试虫胸部和腹足部分明显充

水膨胀, 呈绿色半透明状, 个别试虫会拉出直肠, 最

后试虫的活动减弱, 死亡虫体皱缩变软。整个中毒过

程可分为兴奋、痉挛、麻痹、死亡 4 个阶段; 玉米象和

赤拟谷盗的中毒过程中无兴奋表现, 而直接表现为

活动减弱, 体壁失水, 死亡后虫体均因失水而粘在瓶

底[21 ]。

从精油中分离得到的松油烯242醇对玉米象、赤

拟谷盗、家蝇、小菜蛾、粘虫等昆虫的致毒症状与精

油的相似, 但有所区别。松油烯242醇对所有供试昆

虫的症状都表现为兴奋、痉挛、麻痹、死亡, 在麻痹后

部分试虫可复苏, 恢复运动[18 ]。
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从其症状表现来看, 鬼臼毒素类物质对试虫的

作用比较缓慢, 与神经毒剂、呼吸毒剂显著不同, 似

乎作用于昆虫的消化系统, 或与昆虫体内的激素水

平失调有关。而砂地柏精油极可能是作用于昆虫的

神经系统, 是神经毒剂。从其症状反应过程来看, 松

油烯242醇的作用机制可能类似于DD T 及拟除虫菊

酯类杀虫剂。

在症状研究基础上, 付昌斌等[22 ]研究了砂地柏

非精油提取物对粘虫的作用机理, 结果表明, 粗提物

对粘虫的血淋巴的主要理化指标、酯酶、蛋白酶、多

功能氧化酶等均有不同程度的影响, 特别是对M FO

的抑制率达 98. 6% , 且使酯酶产生了一些新的酶

带; 组织学观察表明, 对粘虫幼虫的中肠、后肠及马

氏管均有破坏作用, 对气门的正常开闭也有影

响[23 ]。

脱氧鬼臼毒素对粘虫的作用机理和非精油提取

物的相似。同时, 电生理测试表明, 脱氧鬼臼毒素对

蜚蠊腿节神经- 肌肉接头处的m EPSP 发放频率有

明显的抑制作用[20 ]。

砂地柏精油对粘虫的作用表现为: 可显著地干

扰正常呼吸节律和呼吸商; N a+ , K+ 2A T P 酶的活性

先被抑制后又可逐渐恢复; 显著抑制琥珀酸脱氢酶

的活性; M FO 活力显著提高; 气门结构被破坏; 体

壁的蜡质层颗粒形态发生变化; 体壁内侧底膜上有

穿孔现象; 中肠纵肌和环肌外膜严重受损。另外, 还

对蜚蠊胸三神经节的第五神经的电位自发放频率有

明显影响[21 ]。

砂地柏精油主成分松油烯242醇对粘虫的组织、

呼吸、血淋巴等生理生化指标的影响与砂地柏精油

很相似, 但酶学作用有较大差异。以松油烯242醇处

理粘虫, 中毒试虫头部组织中N a+ , K+ 2A T P 酶的

活性受到明显抑制, 兴奋期、痉挛期的抑制率分别达

36. 4% 和 80. 2% ; 对中肠组织中N a+ , K+ 2A T P 酶

活性的抑制率达 50% 左右。N a+ , K+ 2A T P 酶的被

抑制可能是引起试虫神经传导紊乱、大量失水及最

终死亡的主要原因, 对琥珀酸脱氢酶没有影响, 对酯

酶则是先激活后抑制[18 ]。

上述研究结果表明, 脱氧鬼臼毒素对昆虫的致

毒机理较为复杂, 对中肠组织和中肠蛋白酶、羧酸酯

酶及多功能氧化酶等酶系均具生物活性, 主要为消

化毒剂, 同时对神经- 肌肉电传导也有抑制作用而

致试虫麻痹; 松油烯242醇对昆虫体表有破坏作用,

并可显著抑制昆虫头部及中肠组织中 N a+ 2K+ 2
A T P 酶的活性, 可致试虫呼吸商下降而呼吸率明显

提高。这些研究结果说明砂地柏和常规杀虫剂的作

用机理显著不同, 对高等动物应较为安全。

4　鬼臼毒素类似物结构与杀虫活性关
系

对鬼臼毒素类似物的结构与抗癌活性关系的研

究较多, 且较深入[24 ]。借鉴该领域研究成果, 高蓉

等[17 ]以鬼臼毒素为原料, 合成了鬼臼毒素的异构体

苦鬼臼和表鬼臼及酯化产物乙酰化鬼臼和丁酰化鬼

臼等一系列衍生物, 测定了这些衍生物对 5 龄菜青

虫、3 龄小菜蛾和 3 龄粘虫的活性。定性研究表明:

鬼臼毒素类似物对菜青虫表现出明显的结构与活性

规律性。母体的几种异构体中, 鬼臼毒素的活性最

强; 具反式内酯环的鬼臼衍生物活性显著高于具顺

式内酯环的衍生物; 在保证反式内酯环的条件下, 4′

位取代基对杀虫活性影响较大; 4′位为氧基的衍生

物较 4′位为羟基的活性要高; 内酯环打开的衍生物

活性降低。并定量计算了 4Β2卤代芳香酰胺 4′2去甲

表鬼臼和 4Β2O 2卤代苯甲酰24′2去甲鬼臼的结构与

活性方程。

根据鬼臼类似物的结构与杀虫活性的关系, 推

测出具拒食、毒杀活性的鬼臼毒素类似物的结构特

点是具反式内酯环、4′位为甲氧基、4 位具合适取代

基的物质[25 ]。在此基础上以减小毒性、提高杀虫活

性为目标, 在C24 位上修饰合成了 42O 2酰基鬼臼毒

素类衍生物及 4Β2酰胺基242去氧鬼臼毒素类衍生物

30 余种, 并测定了对菜青虫和粘虫的活性。结果表

明, 鬼臼毒素类衍生物对菜青虫、粘虫表现出明显的

结构与活性关系。在 4 göL 质量浓度下, 对菜青虫而

言, 从 48 h 拒食率及最终死亡率来评价, 42O 2酰基

鬼臼毒素类衍生物的活性较 4Β2酰胺基242去氧鬼臼

毒素类衍生物的高。运用M opac6. 0 程序, 用量子化

学定量地研究了 12 个新化合物的卤代苯甲酰胺基

鬼臼毒素类衍生物的结构与活性的关系, 获得了相

关性较好地 3 个结构与活性定量方程[26 ]。

对砂地柏中杀虫活性成分鬼臼毒素及其类似物

的构效关系的研究, 为获得理想的先导化合物提供

了可能, 但此项工作尚需进一步进行。

5　砂地柏杀虫剂的开发应用

在对砂地柏杀虫作用进行基础研究的同时, 分

别以脱氧鬼臼毒素和鬼臼毒素为主成分配得可湿性

粉剂和乳油各 2 种。采用小叶碟添加法测定了 4 种
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制剂对 5 龄菜青虫的 48 h 拒食方程, 结果表明, 以

鬼臼毒素为主成分配成的制剂对菜青虫的拒食活性

比以脱氧鬼臼毒素为主成分配成的制剂拒食活性

高。同时, 对砂地柏精油和其他精油进行了增效复配

试验, 筛选出砂地柏精油增效配方 5 个, 并试制出了

2 个具显著增效作用的砂地柏精油配剂É 和配剂

Ê , 不但提高了精油的挥发速率, 而且两个配剂的作

用速度和致死时间均显著快于砂地柏精油单剂, 药

效提高 5～ 9 倍, 表现出了实际应用的可能性。

6　结语与展望

综上所述, 可以看出砂地柏中杀虫活性成分种

类多, 活性较高, 对害虫的作用方式多样, 防治谱广,

与化学合成农药相比作用机理独特。对砂地柏理论

上的研究为其开发利用提供了可靠的依据。但是, 也

应当看到若要全面开发砂地柏杀虫药剂还有大量的

工作要做, 主要包括以下几个方面: 砂地柏中杀虫抑

菌活性成分的进一步分离、鉴定; 各有效成分单体

间相互作用的探讨; 对砂地柏中杀虫活性成分的致

毒机理进行深入研究, 主要从细胞和分子水平进行,

以确定作用靶标, 为杀虫剂生物合理设计提供线索;

进一步探讨鬼臼毒素类似物的构效关系, 创制我国

自主知识产权的农药“模板”; 适合于砂地柏杀虫剂

的制剂形态研究, 及与其他杀虫药剂的混配增效研

究; 砂地柏杀虫活性物质的毒性及环境毒理研究等。

砂地柏自然资源丰富, 且人工扦插研究试验的

成功[1 ] , 为其资源开发又提供了一条新的途径。总

之, 砂地柏的现有资源和潜在资源为其应用开发提

供了足够的物质基础。

可以预见, 随着研究的深入以及对砂地柏杀虫

资源的综合开发, 在不久的将来, 定可创制出一类新

型的生物农药。
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