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摘  要:烟碱和新烟碱类杀虫剂都是作为后突触烟碱乙酰胆碱受体 ( nAChR s)的激动剂作用于昆

虫中枢神经系统,但这两类杀虫剂存在明显不同的选择毒性: 烟碱类对哺乳动物毒性较高,而杀虫

活性低;新烟碱类具有高杀虫活性,而对哺乳动物低毒。由于新烟碱类杀虫剂的作用方式独特, 对

以前使用的如拟除虫菊酯类、氯化烃类、有机磷类和氨基甲酸酯类等杀虫剂很少或无交互抗性, 该

类杀虫剂为防治一些世界性重大害虫 (包括对以前使用的杀虫剂具有长期抗性的害虫 )作出了重

要贡献。但现已发现不少害虫对新烟碱类杀虫剂产生了抗性。文章就害虫对新烟碱类杀虫剂的抗

性概况、抗性机理和抗性治理策略进行了综述。
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Abstract: Bo th nico t ino ids and neonico t ino ids ac t on the insect central nervous system as agon ists o f the

po stsynapt ic n ico tinic ace ty lcho line recep to rs ( nAChR s) , but there is a dist inct difference betw een the

selective tox icity o f tw o groups. N ico tino ids are h igh tox icity to mamm als, w h ile rather lim ited in

insect icida l act iv ity. O n the o ther hand, neon ico tino ids po ssess h igh ly insecticida l tox ic ity and low

to x icity to m amm a ls. A s a resu lt o f this mode o f act ion, there is little or no cro ss-resistance to

insect icides used in fo rm er tim es such as py rethro ids, ch lo rinated hydro carbons, o rganopho sphates and

carbam ates. N eon ico tino id insecticides have made a great contribut ion to manag ing som e o f the m ost

destructive crop pests in the w o rld, inc lud ing spec ie s w ith a long h isto ry o f resistance to earlier-used

products. To date, neonico tino ids have proved re lative ly resilien t to the deve lopm ent o f resistance.

Current sta tus, m echanism s o f neonico tin iod resistance and resistance-management strateg ies w ere

rev iew ed.

K ey w ords: neonico t ineo id; mechanism s o f resistance; P450 monooxygenase s; targe t site- resistance;

m anagem ent strateg ies
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  新烟碱类杀虫剂是自拟除虫菊酯类杀虫剂商
品化以来销售量增长最快的一类杀虫剂, 主要包

括吡虫啉 ( im idacloprid )、噻虫啉 ( th iacloprid )、啶

虫眯 ( acetam iprid)、噻虫胺 ( c lo th ian id in )、烯啶虫

胺 ( n itenpy ram )、噻虫嗪 ( tham ethoxam )和呋虫胺

( d ino tebaran)等。虽然新烟碱类杀虫剂的作用靶

标与烟碱类一样, 都是作为激动剂作用于位于神

经后 突 触 的 烟 碱 乙 酰 胆 碱 受 体 ( n ico t in ic

acety lcho line recepto rs, nAChR s) , 但由于其作用方

式不同而表现出明显的选择毒性。正由于其作用

靶标不同于其他各类杀虫剂, 故新烟碱类杀虫剂

对目前常用的拟除虫菊酯类、氯化烃类、有机磷类

和氨基甲酸酯类杀虫剂不会产生交互抗性。新烟

碱类杀虫剂的靶标害虫主要是半翅目害虫蚜虫、

粉虱和飞虱以及鞘翅目的甲虫类, 这些害虫大多

已对上述常用杀虫剂产生抗性。目前在世界各

地, 新烟碱类杀虫剂已成为治理这些抗性害虫的

有效品种。为了尽可能阻止和延缓其抗性的发生

和发展,延长这类新颖杀虫剂的有效使用寿命, 世

界各国的科学家从吡虫啉上市开始就对其抗性进

行了检测和监测, 并提出了预防措施。尽管如此,

近年来在一些国家和地区已发现有些害虫, 特别

是为害温室作物的烟粉虱 Bem isia tabac i等还是对

吡虫啉产生了抗性。莫建初等
[ 1 ]
曾对该类杀虫剂

的抗药性进行过综述, 但近年来此问题引起了国

内外更多的关注, 并在抗性机理和治理策略研究

等方面取得了很大进展。为此本文着重对国内外

有关害虫对以吡虫啉为代表的新烟碱类杀虫剂的

抗性发展状况、抗性机理和抗性治理策略作一综

述。

1 害虫对新烟碱类杀虫剂的抗药性

1. 1 一些害虫对吡虫啉抗性的早期诊断剂量

吡虫啉具有较好的持效性, 会对害虫的抗药

性产生持续的选择压, 因此必须加强对以其为代

表的新烟碱类杀虫剂抗性的检测和监测。目前,

对新烟碱类杀虫剂抗性的调查主要局限于少数

国家和地区的少数虫种。在这些地区已对部分害

虫建立了用于抗性检测的抗性诊断剂量, 主要包

括桃蚜M yzus persica e
[ 2, 3]
、棉蚜 Aph is go ssypii

[ 2 ]
、

忽布 疣蚜 Pho rodon humu li
[ 4 ]
、烟 粉虱 Bem isia

tabac i
[ 5, 6 ]
、温室粉虱 Tr ia leurodes vapo ra rio rum

[ 7]

和马铃薯甲虫 Leptino ta rsa decem linea ta
[ 8 ]
等害虫。

现将其对吡虫啉抗性的诊断剂量列于表 1。

T ab le 1 D iagno stic do ses o f im idac lopr id fo r som e pe sts know n to deve lop resistance to insect ic ides
[ 9 ]

表 1 一些害虫对吡虫啉抗性的诊断剂量 [ 9]

Species     
虫种      

D iagno stic do se*       
诊断剂量       

B ioassay system    
生测方法    

Reference   
参考文献    

M yzu s p ersica e

(桃蚜 )

15 m g /L L eaf-d ip ( 6-w el lp late)

(浸叶法 ) ( 6孔板 )

N auen et al [ 2] ( 2003 )

2. 5 ng /aph is(蚜 ) Top ical(点滴法 ) Fo ster et a l [ 3] ( 2003 )

Aph is go ssypi i

(棉蚜 )

13 m g /L L eaf-d ip ( 6-w el lp late) N auen et al [ 2] ( 2003 )

Ph orodon humu l i

(忽布疣蚜 )

13 m g /L L eaf-d ip ( 6-w el lp late) W eich elet a l[ 4] ( 2003)

B em isia tabaci

(烟粉虱 )

16 m g /L Sy stem ic b ioassay

(内吸法 )

C ah illet a l[ 5] ( 1 996)

1 m g /L L eaf-d ip Rauch et a l[ 6] ( 2 003)

Tr ia leu rod es vapo rar io rum

(温室粉虱 )

5. 3 m g /L Sy stem ic b ioassay G orm an et al [ 7] ( 2001 )

Lep tinotarsa d ecem linea ta

(马铃薯甲虫 )

8 m g /L A rt ificia l d iet ( larv ae)

(人工饲料 ) (幼虫 )

O lsen et a l[ 8] ( 2 000)

0. 2 L g /bett(虫 ) Top ical( adu lt)

(点滴法 ) (成虫 )

N auen et al [ 9] ( 2005 )

  * D iagno stic do ses w ere g iven as LC95~ 99 in a ll cases excep tT. vapo ra rio rum ( LC 50 ) ( 诊断剂量除温室粉虱为 LC50外, 其余均为

LC 95~ 99 ) .

196 农  药  学  学  报 Vo .l 8



1. 2 害虫对吡虫啉的抗性概述
多种害虫对吡虫啉的抗性情况见表 2, 并将其

抗性事件分别作一简述。

1. 2. 1 蚜虫的抗性  用诊断剂量 15 mg /L 测定

的结果表明, 桃蚜对吡虫啉的敏感性变化不大。

在津巴布韦、美国、南欧、北欧等地,桃蚜对吡虫啉

的抗性水平最高为 18倍
[ 10, 3]

, 同时发现其对烯啶

虫胺和啶虫脒以及烟碱有交互抗性
[ 3]
, 还发现体

色呈红色的桃蚜 (该体色是因取食烟草而产生, 并

非经新烟碱类药剂处理后产生的 )对新烟碱类杀

虫剂的抗性较低
[ 11 ]
。

T ab le 2 The resistance o f insec t pests to im idacloprid

表 2 害虫对吡虫啉的抗药性

Species

虫种

C oun tries o r areas d evelop ed

res istan ce to im id aclop rid

发生抗性的国家和地区

Resistan t lev el      
抗性水平

        

Referen ce

参考文献

B em is ia tabaci (烟粉虱 )

Q typ e( Q 型 ) S pain, Italy, G erm an y, M on aco 1 00> 1 000 fo ld s( adu lt) (成虫 ) N auen et al [ 14] ( 2000 )

B type( B型 ) C aliforn ia( se lect ion fo r 5 g eneration s)

(选育 5代 )

1 7 fo ld s( adult) Prabhaker et a l[ 15] ( 1997 )

( selection for 24 generat ions in lab)

(实验室内选育 24代 )

8 0 fo ld s( adult)

Isrea,l V enezuela, M ex ico and

B raz i,l G uatem ala

2 1~ 874 fo ld s ( adult) Rauch et a l[ 6] ( 2003)

( selection for 9m on th)

(选育 9个月 )

5 8 fo ld s ( adu lt)

1 26 fo ld s ( adu lt)

B y rne et a l [16] ( 2003 )

Lept inotarsa d ecem l inea ta

(马铃薯甲虫 )

North Am erica and Eu rope

Long Island

30 fo ld s( larvae) (幼虫 )

1 3 fo ld s( larvae)

1 00 fo ld s( adu lt)

1 50 fo ld s ( adu lt)

O lsen et a l[ 8] ( 2 000)

Z hao et a l [ 17] ( 2000 )

H o llingw orth et a l [18] ( 2002 )

P lu tella xylostella

(小菜蛾 )

Japan ( select ion fo r 5 gen eration s)

(选育 5代 )

1 10 fo ld s( larvae) N ins in et a l[ 19] ( 2005 )

Laodelph ax str ia tel lus

(灰稻虱 )

Japan ( cross-resistance)

(交互抗性 )

1 8 fo ld s( adult) Son e et a l[ 20] ( 1995 )

C h ina 1 5~ 20 fo ld s( nym ph )
(若虫 )

Sh en et a l[ 21] ( 2005 )

N ilapa rvata lu gen s

(褐稻虱 )
C h ina( selection for 25 and 35
generations) (选育 25和 35代 )

7 0 and 250 fo ld s( adu lt) L iu et a l[ 22] ( 2003 ) ;

L iu et a l [ 23] ( 2005)

C h ina 7 0~ 475 fo ld s( n ym ph ) Sh en et a l[ 21] ( 2005 )

Lygu s h esperu s
(豆荚盲蝽 )

A rizona 1 00 fo ld s( adu lt) D enneh y et al [ 24] ( 1 996)

M yzu s p ers ica e

(桃蚜 )
Z im b abw e, Am erica, Sou thern E urop e

and No rth E urope

1 8 fo ld s( adult) C ox et a l[ 10] ( 2002 ) ;

Fo ster et a l [ 3] ( 2003 )

Aph is go ssypi i

(棉蚜 )

C h ina ( select ion fo r 16 and 18

generations) (选育 16和 18代 )

5 and 10 fo ld s( adult) Pan et a l[ 12] ( 2000) ;

Y u et al [ 13] ( 2004)

M a crosiphum avenac
(麦长管蚜 )

C h ina 4 fo ld s( ad ult) Pan et a l[ 12] ( 2000 )

B em is ia argen tifo lii

(阿根廷粉虱 )

Im peria lVa lley( selection for 32

generations) (选育 32代 )

8 2 fo ld s( adult) Prabhaker et a l[ 15] ( 1997 )

M u sca d om estica

(家蝇 )

cross-resistance 4 fo ld s( ad ult) W en et a l[ 25] ( 1997 )

B lattela germ an ic

(德国小蠊 )

cross-resistance 4~ 6 fo ld s ( adu lt) W en et a l[ 25] ( 1997 )

D ro soph ila m elano ga ster

(黑腹果蝇 )

cross-resistance 8 fo ld s ( adu lt) D aborn et al [ 26] ( 2001)
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  国内外有关棉蚜对吡虫啉抗性的报道很少。
潘文亮等

[ 12 ]
对采自河北省不同地区的麦长管蚜、

绣线菊蚜 Aph is sira eccla 和棉蚜 3种蚜虫对吡虫

啉的抗药性进行了测定, 结果发现只有清苑的麦

长管蚜种群对吡虫啉有 4倍的抗性, 而其他 2种蚜

虫均无抗性。在室内用吡虫啉对棉蚜选育 16代

后, 也仅产生了 5倍的抗性。于彩虹等
[ 13]
用吡虫

啉处理水培棉苗的方法对采自山东的棉蚜选育

18代后,抗性增至 10倍。2001~ 2003年在欧洲和美

国的调查结果表明, 苜蓿蚜Nasonovia ribisn igri

和忽布疣蚜对吡虫啉的抗性仅为低度抗性
[ 9 ]
。

1. 2. 2 烟粉虱的抗性  烟粉虱的寄主植物有
600多种

[ 27]
, 是一种世界性害虫, 共有 24种生物

型, 其中分布最广的为 B型。也有人认为 B型是

一个不同的种, 称为 B. a rg entifo lii
[ 27]
。 B型烟粉

虱的地理分布非常广, 为害棉花、蔬菜和观赏植物

等, 它们既可通过取食直接为害,又可作为许多植

病病毒的传播媒介, 传染 111种病毒。该害虫至

少在 20个国家对 35种杀虫剂产生了抗性, 其中包

括新烟碱类的吡虫啉。在希腊克利特, 该害虫已

对吡虫啉产生了 730倍的抗性。在南欧, B型烟粉

虱与另一种 / Q0生物型共存。原认为 B型烟粉虱

仅局限于伊比利亚半岛, 但现已出现在地中海的

多个国家, 其中包括意大利、希腊、以色列和摩洛

哥
[ 9]
。B型和 Q型可通过 RAPD-PCR或聚丙酰凝

胶电泳而区分
[ 28, 14]

。

由于大量使用各种杀虫剂, 烟粉虱对多类化

学药剂均已产生抗性, 只有引入作用方式更新颖

的杀虫剂才能满足抗性治理的需要。因此, 以吡

虫啉为代表的新烟碱类杀虫剂成为市场占有率上

升最快的一类药剂, 广泛用于治理这些抗性害虫。

首先报道已对吡虫啉产生抗性的田间烟粉虱

是西班牙南部 A lme ria园艺作物上的 Q型烟粉

虱
[ 29]

,在 20世纪 90年代其抗性已高达 100倍, 并

且对噻虫嗪和啶虫脒也表现出了明显的抗

性
[ 14, 30 ]

。由于意大利和法国从西班牙进口这些作

物, 从而使这两个国家的 / Q 0型烟粉虱对新烟碱
类杀虫剂也呈现出了较高的抗性。R auch等

[ 6]
对

采自不同国家和地区的烟粉虱对吡虫啉、噻虫嗪

和啶虫脒进行抗性测定后发现, 2000年采自西班

牙 ( E SP-00)和 2001年采自德国 (G ER-01)的 Q型

烟粉虱品系对吡虫啉的抗性 > 1 000倍, 对噻虫嗪

的抗性分别为 301和 1 284倍, 对啶虫脒的抗性分

别为 142和 129倍。有关 B型烟粉虱抗性的报道

较少, 仅发现危地马拉蔬菜区的烟粉虱对吡虫啉

有 58倍的抗性,在室内连续筛选 9个月后抗性上

升到 126倍
[ 16]
。在美国亚利桑那州, 自 1993年使

用吡虫啉后,一直对棉田、瓜田和温室蔬菜的 B型

烟粉虱进行了抗性监测,虽然发现从 1995~ 1998年

其对吡虫啉的敏感性出现下降趋势, 但在 1999和

2000年,这些种群又重新恢复了对吡虫啉的敏感

性
[ 31, 32]

, 由此可见, 该州虽然大量使用吡虫啉, 但

在田间并未出现明显的抗性
[ 33]
。但 B型烟粉虱

在室内选育的情况下对吡虫啉可产生抗性。用吡

虫啉对采于美国 Imperia lV a lley瓜田的 B型烟粉

虱进行连续选育, 结果在前 15代产生了中等抗性

( 17倍 ) , 而 24代后产生了 80倍以上的抗性。在

田间之所以未发现抗性的产生, 可能是由于严格

遵照抗性治理措施进行治理的结果
[ 31, 34, 35]

, 或抗

性个体存在某 种严重的适 合度缺陷 ( f itness

pena lty)。

以色列从 1996年开始就棉田和温室植物上的

烟粉虱对吡虫啉和啶虫脒的抗性进行了监测, 发

现在使用这两种杀虫剂两年后, 棉田中的烟粉虱

未出现抗性, 但在温室内使用啶虫脒 3年后产生

了 5~ 10倍的抗性
[ 36]
。 2002年采自以色列的 B

型烟粉虱品系 ( ISR-02)对吡虫啉、噻虫嗪和啶虫

脒的抗性分别为 361倍、> 1 000倍和 78倍, 表明

该品系在新烟碱类杀虫剂之间存在高水平的交互

抗性, 还发现在室内停止用药处理后,所有 Q型品

系对新烟碱类杀虫剂的抗性仍保持稳定
[ 6]
。而在

埃及和欧洲,田间的烟粉虱对吡虫啉都是敏感的。

在 2003和 2004年测定发现, 采自墨西哥、巴西、

摩洛哥和希腊克利特的烟粉虱对新烟碱类药剂也

表现出交互抗性, 其对啶虫脒和噻虫嗪的抗性 \

100倍。采自墨西哥和巴西的抗性品系是 B型, 而

采自摩洛哥和希腊克利特的抗性品系是 Q型。

采用新烟碱类药剂防治的其他重要粉虱还有

温室粉虱,经调查,其在英国尚未对吡虫啉产生抗

性。

1. 2. 3 马铃薯甲虫的抗性  在美国,马铃薯甲虫

对之前所有用于防治该虫的常用杀虫剂均已产生

了抗性, 故从 1995年开始应用吡虫啉进行防治。

2001年对北美和欧洲马铃薯甲虫的初孵幼虫进行

了监测, 结果表明约有 30倍的抗性差异
[ 8]
。 Zhao

等
[ 17]
在美国长岛应用吡虫啉几年之后进行测定,

发现马铃薯甲虫成虫和幼虫对其已分别产生了

100倍和 13倍的抗性。Ho llingw o rth等
[ 18 ]
用点滴
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法测得马铃薯甲虫成虫对吡虫啉的抗性为 150倍,

而对未曾施用过的噻虫嗪的抗性远远低于吡虫

啉。测定结果还显示, 德国、奥地利和波兰的马铃

薯虫甲虫成虫对吡虫啉仍是敏感的。

1. 2. 4 稻飞虱的抗性  日本和东南亚各国均采

用新烟碱类杀虫剂防治稻飞虱。在 20世纪 90年

代初,日本调查发现 9个地区的灰稻虱 Laodelphax

str iatellus对吡虫啉均是敏感的, 其中一个种群在

室内用马拉硫磷和残杀威选育后, 发现其对未曾

使用过的吡虫啉产生了 18倍的抗性
[ 20 ]
。在中国,

L iu等
[ 22, 23 ]

用吡虫啉对一个采自田间的褐稻虱

N ilapa rva ta lugens种群选育 25代后, 产生了 70倍

以上的抗性, 35代后抗性增至 250倍。

沈晋良等
[ 21 ]
发现, 采自江苏南京 (江浦 )、湖

南常德、广西南宁和桂林的褐稻虱对吡虫啉的抗

性分别为 475、179、180和 70倍, 但这些种群对噻

虫嗪均无明显的交互抗性。他们还测定了江苏无

锡、建湖、白马湖农场和浙江湖州灰稻虱对吡虫啉

和噻虫嗪的抗药性, 发现吡虫啉对浙江湖州和江

苏建湖种群的 LC50值分别是江苏白马湖农场种群

的 20和 15倍,而江苏无锡种群仅为其 1. 2倍, 且

各种群对噻虫嗪均无抗性。

1. 2. 5 其他害虫对吡虫啉的抗性  在美国亚利

桑那州,棉花害虫豆荚盲蝽对吡虫啉有 100倍的

抗性
[ 24]

; 苜蓿蓟马 Frankliniella o cc identa lis和烟芽

夜蛾 Helio this virescens也因对其他杀虫剂产生了

抗性而对吡虫啉有耐药性
[ 37, 38 ]

。用啶虫脒处理采

自田间的小菜蛾幼虫 5代后获得了 110倍的抗性,

并已证明其抗性是不稳定的, 停止用药处理 7代

后即从 110倍下降到了 2. 43倍
[ 19]
。另外,还有报

道表明家蝇和德国小蠊
[ 25]
、黑腹果蝇

[ 26]
对吡虫

啉产生了抗性。

2 抗性机理的研究

2. 1 与新烟碱类杀虫剂相关的代谢抗性

现已知在抗性中涉及的 3大酶系为羧酸酯酶

( carbox lese terases, C arE s)、谷胱 甘肽 S-转 移酶

( g lutath ione S-transferases, G ST s)和依赖细胞色

素 P450的单加氧酶 ( cy to chrom e P450-dependent

monooxygenases, P450s)。

Rauch等
[ 6 ]
以乙酸-A-萘酯 ( A-naph thy l ace tate,

A-NA )和丁酸-A-萘酯 ( A-naphthy l buty rate, A-NB )

为底物, 测定了不同烟粉虱品系的 CarE活性, 发

现除了抗吡虫啉的 B型 IRSR-02外, 其他品系的

活性均无明显差异。有趣的是, B型品系多呈现

CarE活性增高的现象, 其中 U SA-B和 VEN-02品

系中 Ca rE的活性最高。与敏感的 U SA-B品系相

比,抗性最高的 ISR-02品系的 C arE活性反而低于

敏感品系。抗新烟碱类杀虫剂的 Q型品系的 CarE

活性稍有增高。在以 2, 4-二硝基氯苯 ( CDNB )为

底物测定 G ST s活性时, 敏感的 B型品系 U SA-B

的活性最高,而在所有供试的抗吡虫啉品系中, 没

有一个品系呈现出像 U SA-B一样的高活性。

以 7-香豆素为底物测定 P450活性 ( Scheme

1) ,结果表明, 所有供试的抗吡虫啉品系都呈现出

7-香豆素-O-去乙基酶活性的增高, 中等抗性的

E99-2和 IT-99品系的 P450活性分别比敏感品系

高 2. 4和 2. 7倍, 高抗性的 Q型品系 ESP-00和

GER-01的活性则分别比敏感品系高 5. 9和

5. 4倍。抗吡虫啉的 B型品系 ISR-02的 P450活

性是敏感品系的 8. 6倍。

比较上述生物测定和生化测定的结果可以看

出,烟粉虱对吡虫啉抗性的产生与 P450活性增高

密切相关。

 

  Rauch等
[ 6 ]
为了证实抗性烟粉虱中 P450对

吡虫啉的解毒作用, 通过烟粉虱附足接触 [
14
C ] 吡

虫啉 24 h后用 TLC分析虫体内的最终代谢产物,

结果发现 5-羟基吡虫啉是能够检测到的惟一一个

代谢物 (见 Schem e 2 )。

  现已知吡虫啉和其他新烟碱类药剂氧化降解

后可产生有杀虫活性和无杀虫活性的代谢产

物。对 Q型烟粉虱的活体代谢研究显示, 新烟碱

类抗性品系中的主要代谢产物是 5-羟基吡虫啉,

这表明氧化降解是吡虫啉降解代谢的主要途径;

而敏感品系中 5-羟基吡虫啉水平低于可检测水

平。

199N o. 3 唐振华等 :害虫对新烟碱类杀虫剂的抗药性及其治理策略



 
  为进一步明确在抗吡虫啉的昆虫中这种
P450活性的增高与哪些 P450基因有关, D abo rn

等
[ 26]
应用对吡虫啉有 8倍抗性的果蝇突变体进行

了研究,结果表明 P450活性的增高与 P450基因

Cyp 6g1的过表达有关。后来, Pedra等
[ 39]
的研究

表明, C yp 6g 1的过表达是由于该基因的过转录所

致。

Schu lz-Jander等
[ 40 ]
发现, 从人肝脏重组的

P450同工酶 CYP3A 4基因可选择性地代谢吡虫啉

的咪唑啉部位, 结果产生 5-羟基吡虫啉。尽管烟

粉虱基因组中的 Cyp 6g1和人肝脏中的 Cyp 3a 4是

否是相同或类似的基因尚待进一步确定, 但这些

结果给我们提供了一个线索, 即在抗新烟碱类杀

虫剂的 Q型和 B型烟粉虱中也许存在着过表达的

多种 P450基因
[ 41]
。

综上所述, 昆虫 P450活性增高与其对吡虫

啉、噻虫嗪和呋虫胺的抗性呈正相关, 而 CarE和

G ST s则与抗性的相关性不大。

2. 3 新烟碱类杀虫剂与 nAChR的结合研究

最近,通过受体结合研究、电生理、代谢以及

用 LC-M S-M S对血淋巴进行分析的药代动力学研

究证明,噻虫嗪在害虫和植物体内可转变为噻虫

胺, 也就是说噻虫嗪是噻虫胺的前药
[ 42]
。曾经认

为在抗性马铃薯甲虫中, 噻虫嗪和噻虫胺的药效

不同可能是由于它们与 nAChR的结合部位不同

所致
[ 42]

, 现以噻虫嗪的这种前药机理可解释在抗

吡虫啉的马铃薯甲虫中所观测到的这种药效差异

并非是因为结合部位的不同, 而是由于噻虫胺的

药效优于噻虫嗪。

R auch等
[ 6]
应用 [

3
H ]吡虫啉进行同位素竞争

性试 验表明, 抗吡 虫啉 Q 型品系 ESP-00 和

JER-01nAChR的结合亲和力比敏感品系分别降低

1. 3和 1. 7倍。这无法解释该抗性品系对吡虫啉

的抗性高达 1 000倍的现象,故他们认为在这些高

抗性品系中并不涉及 nAChR敏感性的降低。桃

蚜中的类似试验也揭示了吡虫啉与抗性和敏感品

系 nAChR的结合亲和力无差异
[ 11]

,表明不存在靶

标敏感性降低的问题。

与吡虫啉相比, 其代谢物 5-羟基吡虫啉与烟

粉虱 nAChR的结合亲和力低于检测水平, 这种低

结合亲和力与其药效比吡虫啉低约 20倍是一致

的
[ 6]
。

L iu等
[ 23]
发现, 在室内用吡虫啉选育而得的褐

稻虱抗性品系对作用于 nAChR的其他新烟碱类

杀虫剂呈交互抗性, 表明靶标敏感性降低也许在

褐稻虱对吡虫啉的抗性中起着重要作用。为了证

实这一点,他们对褐稻虱抗性 ( R )和敏感 ( S)品系

中的 nAChR进行了同位素标记的配体结合研究,

结果表明, [
3
H]吡虫啉与 S品系 nAChR的结合水

平大大高于 R品系 (分别为 16. 7 ? 1. 0和 0. 34 ?
0. 21m o l/Lg蛋白, 即前者是后者的 4. 9倍 )。为了

进一步了解褐稻虱对吡虫啉抗性的分子基础, 他

们克隆 了 5 个 nAChR 亚基 ( N lA1 ~ N lA4 和

N lB1) ,并对 R和 S品系的 cDNA序列进行了比

较, 发现 R品系 nAChR在 2个亚基 ( N 1A1和

N 1A3) 151位置的保守络氨酸 ( Y )突变为了丝氨

酸 ( S) , 即 Y 151S。用专一性等位 PCR技术也证

实了 Y 151S突变的基因型频率与吡虫啉抗性的相

关性。通过含有褐稻虱 A和大鼠 B2亚基的杂交

nAChR的表达, 证明了在专一性的 [
3
H ]吡虫啉结

合中, Y 151S突变在 nAChR敏感性的降低中起着

重要作用, 从而首次为新烟碱类杀虫剂的靶标抗

性提供了直接证据。

3 抗性治理策略

现在看来, 笔者
[ 43, 44]

在 1993年经综合分析提

出、后又经实际验证的抗性治理策略仍是适用的,

即总的原则是在空间或时间上科学合理地限制使

用该种药剂,以及与无交互抗性的药剂交替使用。

为了推广和实施有效的抗性治理策略, 应强

调抗性检测和监测的重要性, 这一原则适用于任

何具有不同作用方式的杀虫剂。在历史上, 主要

是通过连续引入新的化合物来取代已产生抗性的

杀虫剂, 从而延缓抗性的产生。虽然市场上有许

多杀虫剂,但其作用靶标是有限的, 可供选择的新

颖杀虫剂自 20世纪 70年代以来已越来越少。这

个问题现已引起各国有关部门, 以致欧洲地中海
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植物保护组织 ( EPPO )的重视, 最近还出版了专门

的指导大纲, 不但要求对新的活性成分进行登记,

而且还需要提供有关抗性问题的背景材料
[ 45]

, 其

中包括敏感度基线、监测资料 (对新化合物连续使

用后抗性发展的分析 )以及抗性治理的策略 (新化

合物应怎样与其他化合物混用以便延长其使用寿

命 ) ,这些都被列为了登记时必须提供的重要资料。

鉴于新烟碱类杀虫剂既可作为持效的内吸处

理, 又可用于短效的叶面喷洒, 因此对于哪种处理

更易产生抗性是应该予以考虑的。采用何种处理

方式更合适, 应根据作物体系靶标害虫的特性及

其为害时期的长短来决定。例如, 对有些半翅目

或鞘翅目害虫, 由于其为害一般都是在作物的早

期, 故采用内吸性化合物作种籽或土壤处理是完

全合适的, 而且其效果还可延续至后期; 而对移动

性较大、为害期较短的害虫, 在虫口密度超过规定

的防治阀值时,则应采用叶面喷洒处理。

美国亚利桑那州于 1996年实行的防治棉-瓜

生态系统中烟粉虱的策略是值得借鉴的
[ 34 ]

: 吡虫

啉主要限用于春季和秋季蔬菜的内吸处理, 夏季

作物则不用新烟碱类杀虫剂而换用其他类型的杀

虫剂,从而获得了较好的效果。

我国在防治稻飞虱过程中存在的主要问题是

没有制定科学合理的抗性治理策略。例如在整个

稻飞虱为害期都使用吡虫啉, 有些地区一年的使

用次数高达 20次以上; 其次是施药方法不合理,

吡虫啉是一种内吸性药剂, 而农民通常用作叶面

喷洒,况且稻飞虱主要棲聚在水稻的基部, 叶面喷

洒根本起不到很好的防治效果。因此, 当前重要

的是必须建立起水稻上系统防治稻飞虱的抗性治

理策略,限用吡虫啉, 提倡与敌敌畏、毒死蜱和异

丙威等杀虫剂交替使用, 并改进其施药技术。

4 结语与展望

  从表 2的不完全统计可以看出, 已有 13种害

虫对吡虫啉产生了抗性, 其中粉虱和稻飞虱的抗

性尤为突出。从吡虫啉的代谢抗性研究结果来

看, 主要涉及 P450单加氧酶活性的增高, 而 P450

单加氧酶活性增高是由于其相关基因的过表达所

致, 因而还需要进一步了解此种过表达是否会引

起对其他杀虫剂的交互抗性。现已证明, 稻飞虱

对吡虫啉的高抗性主要是由于 nAChR的 Y 151S

突变所致, 但 Y 151S在脊椎动物和无脊椎动物的

nAChR亚基之间是高度保守的, 这个残基不可能

负责新烟碱类杀虫剂的高度选择性, 故对其作用

机理还需要做进一步的研究。

为了有效阻止和延缓某些新杀虫剂抗性的发

生和发展, 建立这些杀虫剂的敏感度基线和抗性

早期诊断剂量、对该药剂进行抗性检测和监测是

非常必要的。在进行新农药登记时, 应要求申请

者提供科学的、不易产生抗性的使用方法。在田

间推广使用前, 应通过室内试验对其进行抗性选

育,以便提供抗性发展速率的相关资料, 并测定其

抗性稳定性,为合理轮用提供依据; 应测定其抗性

谱,以便提供对其他类型杀虫剂交互抗性的资料,

以供合理轮换使用。为克服抗性的产生, 还应了

解产生抗性的分子机理。其抗性若涉及表皮渗透

作用降低, 则可研究开发增加其渗透作用的渗透

剂;若涉及参与代谢的解毒酶活性的增高, 则可研

究开发该酶的抑制剂, 即无毒的增效剂, 或寻找对

该酶有抑制作用的杀虫剂进行合理混用; 若涉及

作用靶标敏感度降低, 则可考虑以其变构靶标为

靶标, 通过生物合理设计, 合成及筛选出反抗性的

化合物。
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