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生物除草剂研究与开发的现状及未来的发展趋势 

陈世国，强 胜* 
（南京农业大学生命科学学院，南京 210095） 

摘要：随着公众健康和环保意识的提高以及现代有机农业的快速发展，生物除草剂的开发越来越受到关注。

目前全球正式登记或者商业化的生物除草剂产品已经有 20 多个，其中也不乏国际化产品。然而，由于生

物除草自身的局限性，严重限制了这些产品在国际上的市场规模。本文从生物除草剂发展背景和迫切性开

始，总结了生物除草剂的类型、全球生物除草剂的研发现状和未来的发展方向。重点分析了以天然活性产

物为库源，开发新的生物源除草剂或以天然产物为前体合成新的化学除草剂的可行性、已有的成绩和未来

的发展前景。 
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The Status and Future Directions of Bioherbicide Study and Development 

CHEN Shiguo, QIANG Sheng* 

(College of Life Sciences, Nanjing Agricultural University, Nanjing 210095, China) 

Abstract: With enhancing of people’s consciousness on health and environment as well as organic agriculture 

development, the “green” bioherbicide has being given more and more attention. Over twenty bioherbicide products 

have be registered or commercialized in worldwide, even some of them became successfully the international 

productions. However, the consumer market of these bioherbicides is still small due to the product self weakness. 

Here, this review covers the development necessity and urgency, classification, the global current status and future 

directions of bioherbicide. In addition, we mainly focus on that the practicability, achievements and the future 

prospects of the natural products-based bioherbicides. It is proposed that the structural diversity and different action 

target of natural products offer great opportunities for the exploiture of both directly used natural compounds as 

bioherbicide and synthetic herbicides with new target sites based on the structures of natural products.  
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1  生物除草剂研发的背景和重要性 

有机化学除草剂的发现和大规模地应用，是 20 世纪发生的农业绿色革命最重要的标志之一，极大地

改变了农业劳动生产方式，促进了农业的现代化，为保障全球粮食生产安全作出了巨大贡献[1]。迄今，全

球已经发展出 30余个大类、20多个作用靶标、约 400～500个化学除草剂品种的杂草化学防除产品技术体

系[2]。其中草甘膦即 N-（膦羧基甲基）甘氨酸是目前应用最为广泛的除草剂[3]。尤其是 1996 年后，随着

抗草甘膦转基因作物的问世和大面积推广，草甘膦的使用更是出现了迅猛增长，已经占据全球农药市场的

近 20%，年销售超过 20亿美元[4]。 

但随着社会文明的进步和公众健康意识的提高，广泛、长期、大量使用化学除草剂所带来的负面影响

亦日益显现，倍受全球关注[5]。一方面，大量化学除草剂的施用带来了环境污染，尤其是长残效除草剂的
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应用引起了残毒药害、导致下茬作物的减产甚至人畜中毒。目前，全世界已经有 100余种化学除草剂在 30

多个国家被禁用或取消登记。另一方面，过度依赖和长期大量使用单一除草剂，导致了杂草抗药性的产生

和发展，使得药效降低、用药量增加、成本提高、也更加重了污染，直接威胁到除草剂的继续使用和农业

生产安全[6]。据最新统计，全球已发现 244种（142种双子叶，102种单子叶）杂草的 447个生物型对 22类

作用位点的 156种化学除草剂产生了抗药性[7]。因此，研制广谱、高效、低毒新型绿色除草剂特别是发展生

物除草显得十分迫切。1992年世界环境与发展大会要求“在 2000年前全世界生物农药的产量占农药总产量

的 60%”。就生物除草而言，虽然目前远未达到这一目标，但努力发展生物除草技术已逐渐成为全球的共识。

各国为了响应这一号召，制定了本国的发展战略。美国、欧盟等许多国家，制订了相应的法律法规，严格限

制或停止使用一些化学农药，同时大力发展生物农药产业。我国在农业“十三·五”规划中提出了“双减（减

化肥和农药）”目标。除草剂在整个农药市场中占比超过 50%，因此，要想顺利实现这个目标，必须想办法

大幅降低化学除草剂的用量。而发展生物除草剂是替代和减少化学除草剂的使用并有效控制草害、保证农作

物稳产高产、保障食品安全和公众健康的重要基础；是减少化学除草剂残留、消除二次污染、改善农业生态、

实现环境安全和农业可持续发展的重要途径；是现代有机农业生产的基本要求和重要保障。 

进入 21世纪，世界各国都在加快发展有机农业。来自国际有机农业联盟的数据显示，1999－2009年，

全球有机农业种植面积增长了 3倍，达到 3700万 hm2，其中澳大利亚 1200万 hm2，其次是阿根廷和美国，

中国 185万 hm2位居第四。全球的有机农业食品的产值已从 2000年的 179亿美元增长到 2009年的 549亿

美元。2011年，美国、德国、法国、加拿大、英国、意大利、瑞士、澳大利亚、日本和西班牙已成为全球

最大的 10个有机食品市场。随着中国经济的发展和人民生活水平的提高，有机农产品生产和消费市场显示出

巨大的潜力，2010年总产值为 21.5亿美元，并正以每年 20%～30%速度增长。我国中央政府和东南发达地区

各级政府已经开始关注和扶持有机农业发展，一些国际组织如国际农业发展基金、世界绿色和平基金、国际

有机食品研究中心、亚洲发展银行、亚太经合组织等也在支持中国有机农业的研发和未来发展[8]。而以生态、

可持续、高效、高附加值为标志的现代有机农业必然要求安全、高效、环保的生物农药。 

2  生物除草剂的类型和发展现状 

2.1  生物除草剂定义 

生物除草剂是指利用自然界中的生物（包括微生物、植物和动物）或其组织、代谢物工业化生产的用

于除草的生物制剂。根据美国环保署（Environmental Protection Agency，EPA）对生物农药的定义，生物

除草剂可以分为两大类：一类是直接利用完整生物体或者部分活体组织开发的制剂，称为生物除草剂。由

于这些产品多数是利用微生物特别是真菌，故亦称微生物除草剂或真菌除草剂；另一类是利用生物的次生

代谢产物开发的制剂，称为生物源除草剂或者生物化学除草剂。 

2.2  生物除草剂 

自然界中植物致病微生物（真菌、细菌、病毒）是开发生物除草剂的重要来源，其中利用最多的是植

物病原真菌。目前，有超过 40 个属的真菌已经或者正在被考虑开发成生物除草剂，其中包括刺盘孢菌属

Colletotrichum、疫霉属 Phytophthora、镰刀菌属 Fusarium、交链孢菌属 Alternaria、柄锈菌属 Puccinia、尾

孢霉属 Cercospora、叶黑粉菌属 Entyloma、壳单孢菌属 Ascochyta和核盘菌属 Sclerotinia等[9]。大多数的真

菌除草剂是选择侵染茎叶的植物病原菌，利用其孢子或者菌丝体制成特定的剂型。细菌性生物除草剂主要

是利用活的菌体制成的制剂，来源菌包括假单胞菌属 Pseudomonas、肠杆菌属 Enterobacter、黄杆菌属

Flavobacterium、柠檬酸细菌属 Citromyces、无色杆菌属 Achranobacter、产碱杆菌 Alcaligenes 和黄单胞杆

菌 Xanthomonas等[9,10]。2014年 12月，病毒除草剂也研制成功并在美国获得注册登记。但由于这类生物除

草剂专一性高、对温度、湿度和土壤等环境条件要求苛刻，加上工业生产流程落后、市场规模小、生产和

应用成本高等原因，发展受到了一定的限制。 

2.3  生物源除草剂 

利用自然界生物中具有生物活性的代谢产物开发新的生物源除草剂是生物除草剂研发的一个重要途

径和未来发展方向。因为这类化合物往往具有化学结构新异，作用靶点独特，广谱、低毒、低残留的特点，



772             中 国 生 物 防 治 学 报     第 31卷 

且受环境影响较小。另外，相对于开发一个新的化学除草剂产品需要耗时 10年、花费约 2.5亿美元的财力

状况，这种利用天然产物研发新除草剂的方式具有定向性、研制周期短、研发费用相对低廉的优点[5,6]。  

天然活性产物来源主要分为动物来源、植物来源、微生物源等。目前，已经发现醋酸、一些脂肪酸（如

辛酸和任酸等）和许多植物油，如松油（pine oil）、丁香油（clove oil）、柠檬香草油（lemongrass oil）、

香茅油（citronella oil）、桉树油（eucalyptus oil）等都具有良好的除草活性，并且成功开发了一些生物除

草剂产品[11]。通过研究天然产物，有针对性地发现除草活性物质，鉴定其结构，开发新的除草剂剂型；同

时，借助生物技术方法准确、快速确定化合物关键作用靶标，建立化合物和靶标分子互作模型，进而针对

靶标进行分子结构修饰和选择合成更多化合物已成为当前除草剂研发的最新思路[12]。 

2.4  世界生物除草剂发展现状 

目前，全球已经成功商业化或正式获得登记的生物除草剂产品有 DeVine、COLLEGO™、Casst™、

BioMal™、StumpOut™、Biochon、Camperico、Myco−Tech Paste™、Coltru™、Velgo™、Chontrol™、Smolder™、

Sarritor、Fiesta®和 SolviNix® LC以及双丙氨膦等 20余个品种，其中 Biochon、StumpOut、Camperico、双

丙氨膦钠和 Myco-Tech Paste 已经成为国际化的产品[13,14]。这些生物除草剂主要包括利用真菌、细菌甚至

病毒活体的产品以及利用天然产物的产品两大类。 

根据美国环保署（EPA）的数据，最近 10年间在美国登记的生物农药品种大约为 100个，其中 8个品

种是生物除草剂新品种（http://www.epa.gov/pesticides/biopesticides/product_lists/new_ai_2009.html）。除利

用烟草花叶病毒 U2（TMGMV U2）防除热带刺茄 Solanum viarum（www.bioprodex.com）、链格孢菌 Alternaria 

destruens防除菟丝子 Cuscutta spp.、胶孢炭疽菌 Colletotrichum gloeosporioides f. sp. aeschynomene防除弗吉

尼亚田皂角 Aeschynomene virginica、以及利用巨口茎点霉 Phoma macrostoma防除草坪阔叶草是病原菌外，

另外 4个都是微生物次生代谢产物，分别是壬酸铵（ammonium nonanoate）（防除园林景观地杂草）、四

水过硼酸钠（sodium perborate tetrahydrate）（防除湖泊、池塘的绿藻）、N-羟乙基乙二胺三乙酸铁（iron 

HEDTA）（防除草坪中阔叶杂草、苔藓、绿藻）和牛至油（oregano oil）（防除建筑物上苔藓）。2002年

至今，加拿大登记注册 6个真菌生物除草剂产品[15]。 

来自世界知识产权网的数据显示，20年来美国专利局公布的关于生物除草剂的专利有 90 个左右，加

拿大 17个，日本有 8个。如须芒草伯克氏菌 Burkholderia andropogonis（CA2421373A1, US7141407）、

GBPs（葡糖异硫氰酸盐及其降解产物）（WO2009/012485）、柠檬香草油（lemongrass oil）（WO2009/ 

049153A2）、苯并恶嗪酮卤化物类植物毒素（phytotoxic halogenated derivatives of benzoxazinones）

（WO2008012385，WO2009010606）、羊茅天然产物间酪氨酸（m-tyrosine）（WO/2006/086474）、链格

孢菌毒素−细交链格孢菌酮酸（tenuazonic acid）（WO/2006/079275，JP4982384）及其衍生物（WO/2007/ 

033544，US20080176748A1）等。除了传统的利用真菌和细菌作为原料外，还首次包括了植物病毒。此外，

利用植物或微生物代谢物或其衍生物成为生物除草剂重要的开发方向。 

植物源生物除草剂主要来源于植物的化感物质。目前，已经报道的能够产生具有除草活性化感物质的

植物有 2000多种、涉及到 30个科。其中，111种植物的化感物质能够被用在 43种作物田和 11类非耕地

中防除 78 种目标杂草[16]。这些化感物质主要是一些有机酸、酚类、生物碱、类固醇、单宁、类萜、甾类

化合物和醌等。很多植物的化感物质或次生代谢物能够影响植物的萌发、生长及发育、密度和分布，是研

发生物除草剂的重要库源之一[17]。如环庚草醚（cinmethylin）是以植物中提取的桉树脑（cineole）为模板，

成功地开发出的一类高效广谱除草剂。该化合物进入抗性植物如水稻、大豆、棉花、花生体内可被代谢成

羟基衍生物，并与植物体内的糖苷结合成共轭化合物而失去毒性[18]。另一个利用植物化感化合物为模板开

发除草剂的成功例子是三酮除草剂磺草酮（sulcotrione）和硝磺草酮（mesotrione，甲基磺草酮），它们是

以芳香油纤精酮（leptospermone）为先导化合物开发出来的，纤精酮是 P-hydroxyphenylpyruvate dioxygenase

（HPPD）酶的高效抑制剂，用该化合物进行芽前和苗后处理时，可使一些禾本科与阔叶科杂草受害产生

白化症状，而玉米对其具有耐性[19]。此类化合物的研究仍在进行中，并且在磺草酮的基础上又研发了 5-

羟基吡唑酮类如 NC-324、BAS、670H以及异噁唑类如异噁唑草酮和异噁氯草酮等。最近，先正达公司以

甲基硝磺草酮和草甘膦混合剂开发的除草剂 Callisto GT 已经在美国和新西兰获得登记，用于控制长芒苋
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Amaranthus palmeri、藜 Chenopodium album和豚草 Ambrosia artemisia等具有对草甘膦抗性的阔叶和禾本

科杂草。二苯醚类除草剂三氟羧草醚（acifluorfen）源于天然产物莎草茵（cyperine）。到目前为止，以莎

草茵为先导化合物开发的二苯醚类除草剂已有 10 多个品种，其中氯氟草醚（ethhoxyfen−ethyl）的活性最

高[20]。此外，壬酸是来源于牻牛儿苗科植物的一种有机酸类化合物，能够防除一年生与多年生阔叶杂草。

棉花根系分泌物独脚金萌素（strigol）是一种醌类化合物，现在已经能够人工合成独脚金萌素及其 5 个类

似物，广泛用于防除玉米、高粱、甘蔗田里的独脚金 Striga asiatica。迄今为止，研究和报道最多的可用于

控草的化感植物是禾本科，如燕麦 Avena spp.、马唐 Digitaria sanguinalis、羊茅 Festuca spp.、大麦 Hordeum 

vulgare、白茅 Imperata cylindrica、黑麦草 Lolium spp.、水稻 Oryza sativa、高粱 Sorghum spp.、小麦 Triticum 

aestivum和玉米 Zea mays；其次是一些豆科和十字花科植物，如大豆 Glycine max、苜蓿 Medicago spp.和三

叶草 Trifolium spp.等[21]。 

微生物的活性产物包括病毒毒素、细菌毒素和真菌毒素，其中来源于真菌的活性产物最多，目前已经

发现了 7 万多种。在自然界中，许多致病真菌尤其是腐生性真菌都能够产生毒素，包括链格孢菌属

Alternaria、旋孢腔菌属 Cochliobolus、小球腔菌属 Leptosphaeria、黑星菌属 Venturia、壳二胞菌属 Ascochyta

和核腔菌属 Pyrenophora等。其中最主要的种类是链格孢菌属和旋孢腔菌属[22]。在已经商业化的除草剂中，

利用微生物毒素已有许多成功的例子。茴香霉素（snisomycin）是第 1 个被作为模板开发商品除草剂的微

生物毒素。该毒素是由链霉菌 Streptomyces toyocaensis产生的，对稗草 Echinochloa crusgalli和马唐有较强

的除草活性，对芜菁 Brassica rapa和其他阔叶植物没有影响[23]。后来，以茴香霉素为模板化学合成了两个

类似物去草酮（methoxyphenone）和 NK049（4-methoxy-3-3′-dimethylbenophenone），成功开发成稻田除

草剂并已商品化[24]。双丙氨膦（bialaphos）是从链霉菌 Streptomyces viridochromogenes 和吸水链霉菌

Streptomyces hygroscopicus中分离出来的次生代谢物，含有一个独特的膦化麦黄酮（phosphinothricin，PPT）

结构并连接 2个丙氨酰[25,26]。在植物体内，双丙氨膦通过丙氨酰基团水解裂解，使活性部分 PPT（L-PPT

天然结构）即草丁膦（glufosinate）释放出来[27]。双丙氨膦是一个前体除草剂，其在体外无生物活性，L-PP

是其活性部分，是直接利用天然活性化合物开发的除草剂，而草丁膦（glufosinate）是在了解了其作用机

理后，人工模拟合成的产品。除此以外，还有相当多的微生物代谢产物被研究并显示出优良的开发潜力。

例如，由吸水链霉菌 S. hygroscopicus 产生的除草霉素（甲氯苯酮 herbimycin）、由放线菌 Kitasatosporia 

phosalacinea sp.产生的 phosalacine是一种类似双丙氨膦的除草物质、由交链孢菌 Alternaria eichorniae产生

的毒素 alteichin、来自毛茛草病原菌突脐蠕孢Exserohilum holmii的 exserohilone毒素、燕麦病原菌Drechslora 

avenae 产生的 dihydronyrenophphorin毒素、由链格孢菌 Alternaria alternata产生的环肽物质 tentoxin、由

链霉菌 Streptomyces mirahilis产生的 antibiotic-SF-2494（除草特性类似于双丙氨膦）、由链霉菌 Streptomyces 

No.6241产生的 antibiotic No.6214-B、由链球菌 Streptomyles sp. OM-5714产生的 phthoxazolin、链球菌 S. 

galilaeus 产生的 homoalanosin、由假单胞菌 Pseudomonas syringae产生的万寿菊毒素（tagetztoxin）、由二

花凤仙花致病型链格孢菌 Alternaria tenuis 产生的 maculosin、由狗牙根的病原菌平脐孺孢 Bipolaris 

cynodontis 产生的 bipolaraxin 等[28]，这些化学结构丰富和生物活性多样的微生物产物为开发全新的除草剂

提供了绝佳的机会。 

2.5  我国生物除草剂发展状况 

我国在 20世纪 60年代开发的“鲁保一号”（胶孢炭疽菌防治大豆田菟丝子 Cuscutta spp.）是世界上

最早应用于生产实践的生物除草剂之一。20世纪 80年代，新疆哈密植物保护站还研制出“生防剂 798”，

用于控制西瓜田的列当 Orobanche spp.。但由于种种原因，我国目前仍然还没有具有自主知识产权的成功

商业化的生物除草剂品种。根据中国专利局的数据统计，近 20 年中国申请的生物除草剂相关专利有约 30

个，占全球的 10%左右。其中，涉及生防菌的有弯孢霉菌 Curvularia eragrostidis（ZL01134002.9）、齐整

小核菌 Sclerotium rolfsii（ZL200910030759.3）、镰刀菌 Fusarium spp.（ZL03146132.8）、禾长蠕孢菌

Helminthosporium gramineum f. sp. echinochloa（ZL02102975.X）、蟋蟀草平脐蠕孢菌 Bipolaris eleusines

（ZL200610155406.2）、胶孢炭疽菌 Colletotrichum spp.（ZL00112506.0）等。而涉及的天然产物包括链格孢

菌毒素−细交链格孢菌酮酸及其衍生物（ZL200510038263.2）、蟋蟀草平脐蠕孢菌毒素（ZL200610155406.2）、
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萜类（CN101361482A）、环二肽类化合物（CN1557961A）、嘧啶氧基水杨酸衍生物（CN1348955A）等，

其中不乏具有原创性的专利技术。但是，我国生物除草剂专利中授权的原创性发明专利的比例还偏低。 

近 10年来，在国家各级政府部门和科研机构的高度重视下，尤其在“十一·五”、“十二·五”和国家

“863”项目的资助下，我国已初步建立起了生物除草剂研究的技术体系，以马唐−画眉草弯孢霉 C. 

eragrostidis[29]、稗草−新月弯孢霉 Culvularia lunata[30]、稗草−禾长蠕孢菌 H. gramineum和蟋蟀草平脐蠕孢菌

株 B. eleusines [31]、加拿大一枝黄花 Solidago canadensis−齐整小核菌 S. rolfsii[32]、空心莲子草 Alternantera 

phyloxeroides−假隔链格孢菌 Nimbya alternantherae[33]、紫茎泽兰 Ageratina adenophora−链格孢菌 A. 

alternata[34]研究已经取得了系列进展，特别是紫茎泽兰致病型链格孢菌代谢产物——4-羟-3-乙酰基吡咯啉

-2-酮类化合物作用机理和靶标以及模拟合成的研究具有原创性[35-37]。目前，已经形成了一批具有自主知

识产权的生物除草剂技术成果，申请国家发明专利 30 余项，其中，国际专利 2 项；获得中国国家发明授

权 11 项，美国和日本国家发明专利各 1 项。已经有数项成果进入商业化发展阶段，进行农药注册登记的

田间药效，并有望在近期获得正式登记。但是由于这些新的产品没有多少可以借鉴的现存技术，加之时间

和资金的限制，这些产品尚处于商品化的初期阶段，实际投入生产应用尚需要进一步完善生产工艺、应用

技术等；针对前期有潜力的自主知识产权的技术，根据新农药正式登记和商品化生产的要求，进行深入和

升级研究显得十分迫切。总之，我国生物除草剂研究正在整体进入一个以追求自主创新为特点的快速发展

新阶段。 

3  生物除草剂未来发展趋势 

目前，全球已经有 20 多个生物除草剂产品登记，大多是以真菌孢子研制的生物除草剂，主要是因为

真菌孢子的萌发可以主动侵染杂草，导致杂草染病甚至死亡。不过，其中也有值得关注的问题，就是以传

统的利用孢子的方式，可能已经限制了人们研究的思路。而寻求特色和创新，则是获得成功的关键。特别

是最近美国和加拿大获得登记注册的 Sarritor、Fiesta®是利用真菌菌丝，而 SolviNix® LC利用病毒，与之前

利用细菌研制的 Comperico均是通过制造杂草的伤口而实现侵染。我们研究室目前正在利用齐整小核菌菌

丝研制用于水稻田防除阔叶杂草的生物除草剂，具有除草、促秸秆腐熟和增加有机质含量的多种效应，也

是属于这类技术[38]。上述研制的生物除草剂产品，仍然具有一定的地域性，但其中也不乏国际化产品，但

总体来讲生物除草剂在杂草防除技术中所占的比重还很低。究其原因主要是生物除草剂本身的生态适应相

对较窄，限制了这些产品在国际上的市场规模。因为，对于以微生物体或其部分活体组织开发的生物除草

剂而言，要想发挥其产品除草的有效性，必须满足比较苛刻的环境条件如温度、湿度和土壤条件等。这成

为生物除草剂研发和商业化过程中面临的最主要难题。当前，随着分子生物学技术在生物除草剂研究领域

的应用，对现有产品以及新发现的潜在产品的菌株侵染能力、生态适应的改良起到了极大的推动作用。通

过诱变、基因工程等技术对植物病原微生物进行改良，以增强其致病性和降低其对环境的依赖性，结合现

代工程学技术优化产品的生产工艺和剂型，从而推进生物除草剂产品的成功商业化。科学、技术和商业三

者能否很好结合将成为未来生物除草剂研发成败的关键[39]。 

另一方面，随着人们对转基因抗除草剂技术引起的除草剂市场单一化、抗性问题的关注，寻找新的类

似草甘膦的除草剂产品已经成为现实的需求[40]。特别是随着分子生物学研究的深入，除草剂的关键作用靶

标逐渐明了，借助高通量筛选技术，新一轮大规模除草活性物质的分离筛选评价、针对靶点模拟合成新化

合物并进行知识产权保护的行动正在世界主要大公司兴起[12,41]。国际跨国公司正在世界范围内收集天然产

物及任何具有农药生物活性的化合物，建立大型物质保藏库，积极抢占未来除草剂研发的高地。显然，天

然除草活性物质、除草作用靶标以及除草相关基因的克隆、功能研究将成为杂草科学甚至生物和化学领域

研究的热点[42,43]。 

在自然界中，植物、微生物的代谢活动过程常常伴随着不同次生代谢产物的身影。这些化学结构多样、

生物活性丰富、作用靶点独特的天然产物已经成为生物除草剂开发的一个重要途径和发展方向，也是当前

和未来研发新靶点除草剂的重要库源。同几百种商业除草剂化合物具有大约 20 多个作用靶点相比，文献

的证据表明种类众多的天然产物也拥有更多的分子作用靶点，这为开发新的生物源除草剂或者以新靶点为 
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基础合成新除草剂提供了可能[12,44-46]。 

目前，已经发现的天然产物作用机制主要有 9大类[12]。①抑制氨基酸合成。作用靶点包括谷氨酰胺合

成酶（如链霉菌 Streptomyces spp.产生的多肽 L-phosphinothricin[47]，以及 phosalacine[27]、tabtoxinine-b- 

lactam[48]和 oxetin[49]）、鸟氨酸氨基甲酰转移酶（如假单胞菌 P. syringae产生的 phaseolotoxin[50]）、色氨

酸合成酶（如鸡油菌 Cantharellus cibarius产生的 5-methyl-Trp[51]）、天冬氨酸转氨酶（如链霉菌 Streptomyces 

sumanensis产生的 gostatin[52]）、胱硫醚-β-裂合酶（如根瘤菌 Bradyrhizobium spp.产生的 rhizobitoxine[53]）。

②阻断能量传递过程。作用位点有叶绿体 ATP合成酶的偶联因子 CF1（如链格孢菌 Alternaria tenuis产生

的 tentoxin[54]）、光合磷酸化解偶联（如吸水链霉菌 S. hygroscopicus产生的 nigericin[55]）、光系统 II（如

细菌 Stigmatella aurantica产生的 stigmatellin[56]和链格孢菌 A. alternata产生的 tenuazonic acid等[12,35]）、光

系统 I（如链霉菌 Streptomyces spp.产生的 pyridazocidin[57]）。③抑制光合色素合成。包括叶绿素和类胡萝

卜素合成抑制剂。与类胡萝卜素合成有关的靶标蛋白有酪氨酸转氨酶（如桉树脑 cineole 家族的

cinmethylin[58]）、对羟基苯基丙酮酸加氧化酶（HPPD，如灌木 Leptospermum scoparium产生的三酮类化合

物 leptospermone[59]、来自植物的毒素 usnic acid[60]）和脱氧木酮糖-5-磷酸还原酶（如链霉菌 S. lavendulae

产生的 fosmidomycin[61]）；叶绿素合成相关靶蛋白谷氨酸-1-半醛转氨酶（如链霉菌 S. toyacaenis 产生的

gabaculine[62]）和原卟啉原氧化酶（如真菌 Preussia fleischhakii产生的 cyperin[63]）。④抑制脂类合成。分

子靶点有 β酮脂酰-ACP合成酶（如诺卡氏菌 Norcardia和链霉菌 Streptomyces spp.产生的 thiolactomycin[64]、

头孢霉菌 Cephalosporium cerulens产生的 cerulenin[65]）、烯酰基 ACP还原酶（如光黑壳菌 Preussia fleischakii

产生的 cyperin[66]）和神经酰胺合成酶（链格孢菌 A. altanata产生的 AAL-toxin[67]、镰刀菌 Fusarium spp.

产生的 fumonisins[67]）。⑤破环生物膜功能和脂质稳定性。分子靶点包括质膜ATP酶（如高粱 Sorghum bicolor

产生的 sorgoleone[68]和胡桃树 Juglans spp.产生的 juglone[69]）和 NADH 氧化酶（如壳梭孢菌 Fusicoccum 

amygdali产生的 fusicoccin等[12,70]）。而假单胞菌 P. syringae产生的 syringomycin[71]、平脐孺孢菌 Bipolaris 

maydis 产生的 T-toxin[72]和植物天竺葵 Pelargonium spp.产生的 pelargonic acid[73]等主要是通过破坏细胞膜

的稳定性和完整性来杀死植物组织细胞的。⑥影响基因表达和调控。分子靶点主要是腺苷酸琥珀酸合酶（如

吸水链霉菌 S. hygroscopicus产生的 hydantocidin[74]）、异亮氨酸-tRNA合成酶（如假单胞菌 Pseudomonas 

fluorescens产生的 pseudomonic acids[75]）、肽脱甲酰基酶（如放线菌 Actinomyces sp. MG848-hF6产生的

actinonin[76]）、蛋白丝氨酸/苏氨酸磷酸酶（如昆虫豆芫菁 Epicauta spp.产生的 cantharidin[77]）、RNA聚合

酶（如假单胞菌 P. syringae pv. tagetis产生的 tagetitoxin[78]）、氨基肽酶（如放线菌 Actinomycetes spp.产生

的 bestatin[79]）、赖氨酸去乙酰化酶（如旋孢腔菌 Cochliobolus carbonum 产生的 helminthosporium 和

carbonum-toxin[80]）、AMP脱氨酶（如糖丝菌 Saccharothrix spp.产生的 carbocyclic coformycin[81]）和钙调

素（如长蠕孢霉菌 Helminthosporium oryzae产生的 ophiobolin A[82]）。⑦影响植物激素的水平。许多天然

产物本身就是植物激素的类似物，通过干扰植物体内激素的正常合成从而抑制植物的生长和发育。假单胞

菌 P. syringae产生的毒素 coronatine是一种茉莉酸类似物，通过抑制植物水杨酸免疫途径破坏植物的防卫

系统[83]；来自链霉菌 S. toyocansis的毒素 toyocamycin能够抑制生长素相关基因的表达，进而影响生长素

的生成，另外，自然界中许多微生物本身也会产生生长素[12,84]；来自根瘤菌 Bradyrhizobium elkanii的毒素

rhizobitoxine通过抑制 ACC合成酶进而抑制乙烯的合成[85]；赤霉菌 Gibberella fujikuroi可以产生多种植物

赤霉素类似物；来自杨梅属植物 Myrica gale的毒素 myrigalone通过抑制赤霉素氧化酶活性来破坏植物体

内赤霉素的合成、干扰赤霉素信号途径[86]；许多病原菌如根癌农杆菌 Agrobacterium tumefaciens通过产

生细胞分裂素来实现在植物组织上的成功侵染[12]。⑧破坏细胞结构完整性。一些天然产物通过破坏植物

细胞壁完整性、损坏细胞器的结构和功能、破坏微管结构最终毁坏细胞的结构。来自柠檬草 Cymbopogon 

citratus的毒素 xitral是一种微管聚合抑制剂[87]；链霉菌 S. scabies产生的毒素 thaxtomin是一种细胞壁纤维

素合成抑制剂，通过与细胞纤维素酶形成复合物抑制其活性 [88]；链格孢菌 A. carfhami 产生的毒素

7−Dehydrobrefeldin A能够影响植物细胞中高尔基体的正常装配[89]。⑨影响细胞周期。作用靶点包括 DNA

聚合酶（如 Phoma betae产生的毒素 aphidicolin[90]）、核糖核苷酸还原酶（如豆科植物含羞草 Mimosa pudica

产生的毒素 mimosine[91]）和蛋白酶体（如链霉菌 Streptomyces spp.产生的毒素 lactacystin[92]）。除此之外，
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许多天然产物的作用靶点和分子机制仍然是未知的。通常测定一个化合物的靶点是不是已知的除草剂靶点

非常容易，但发现和确定一个全新的作用靶点是非常难的。而对于种类众多的天然产物来说，任何靶点都

是有可能的。随着现代生物技术的飞速发展，一些新的除草关键性作用靶点也将陆续被发现。这为以天然

产物为基础开发新的生物源除草剂或者以新的靶点模拟合成新的化学除草剂提供了绝佳的机会[12]。 

近 10 年，我国虽然已经形成了一批具有自主知识产权的生物除草剂技术成果，但还没有成功商业化

的生物除草剂品种。因此，大量收集各种植物或微生物代谢物，进行除草活性筛选、作用靶点研究、构建

天然产物与靶点互作分子模型、分析其化学结构、作用靶点和除草活性的关系，成功开发一些新的具有自

主知识产权的生物源除草剂，成为我国能否在国际生物除草剂研发领域占有一席之地的关键。 

4  我国未来生物除草剂发展目标和建议 

我国生物除草剂的发展必须面向现代有机农业生产需要，瞄准针对主要作物农田恶性杂草、重大入侵

杂草、林地杂草、水生杂草的国际生物除草剂研发的前沿，立足国内在生物除草剂技术方面的重大需求，

开阔思路，改变和创新研究方法，创制具有我国自主知识产权的生物除草剂技术和产品。下一步我国生物

除草剂发展的思路和重点应该是：改变主要关注真菌孢子的研究思路，将杂草天敌范围扩大到病毒、细菌

以及线虫等其他微生物，还应关注利用真菌的菌丝等繁殖体的研究等；继续对前期已经进入商业化和具有

较好商品化潜力的产品及技术进行跟踪研究，进一步完善低成本高效规模化生产工艺和应用技术，尽快使

1～2个产品成功商品化，填补我国没有生物除草剂的空白，并推动其扩大应用规模；针对生物除草剂发展

过程中的关键环节，开展菌草相互作用机制的深入研究，研究发掘新颖生物源化合物结构、除草作用机制

和靶标，明确重点除草活性物的生物合成途径及关键代谢基因的功能，阐明致病菌与杂草相互作用机制，

发掘利用生物除草关键基因资源；研制和发展生物除草剂生产工艺、新剂型及应用技术，最终克服生物除

草剂产品发展的成本与环境制约因素。 
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