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[摘　要]　植物激活剂本身或其代谢产物无直接抗病活性或者直接抗病活性很低,但它们可以显

著提高植物的免疫防御能力,从而使植物产生持久、广谱而滞后的抗病性.与传统农药比较,这类

农药作用于植物而不直接作用于病原物,可以避免病原物对药剂的抗药性,是真正意义上的“绿色

生态农药”.本文对植物抗病激活剂的概念和商品化品种、作用机制、化学小分子植物激活剂的先

导发现和结构优化等国内外最新的研究动态进行了综述,重点阐述了对植物激活剂发展至关重要

的作用机制的研究进展;并结合本团队多年的工作基础,提出了植物激活剂创制的方向和研究

思路.
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　　农药是国民经济的重要战略物资,新农药创制

是我国高毒农药品种替代、有害生物抗药性综合治

理和农药零增长及药肥双减战略实施的重要保障.
我国的新农药创制正在从“metoo”到“mebetter”的
原始创新道路上前行,但目前卡脖子的难题是原创

性作用靶标或作用机制以及原创性新先导化合物严

重匮乏,因此,绿色生态农药的开发尤为重要.至

今,基于杀虫剂创制领域代表性的成果主要有:大连

理工大学杨青教授团队在昆虫几丁质酶研究领域给

新杀虫剂创制奠定的新靶标基础取得的原创性突破

研究[１];华东理工大学钱旭红院士团队在新烟碱类

杀虫剂创制领域取得了杰出的成就,其中哌虫啶和

环氧虫啶的成功创制展现了很好的国际影响力[２].
在杀菌剂创制领域的代表性成果包括:我国发现了

杀菌剂氰烯菌酯的原创性靶标[３];沈阳化工研究院

刘长令教授团队创制的对霜霉病、疫霉病有特效的

杀菌剂品种氟吗啉[４];贵州大学宋宝安院士团队成

功创制了独具特色的抗病毒剂毒氟磷,其为水稻病

毒病害的防控做出了巨大贡献[５];本文作者研究团

队基于具有自主知识产权的高活性三唑并噻二唑先

导化合物发现了原创性潜在杀菌作用靶标丙酮酸

范志金　南 开 大 学 教 授、博 士 生 导 师,从

事新农药创制研究工作,构建了植物激活

剂的筛选体系,创制了具有自主知识产权

的植物激活剂甲噻诱 胺 并 取 得 我 国 新 农

药登记证;构建了创制农药作用靶标和作

用机制的研究平台,发现了杀菌作用潜在

新靶标丙酮酸激酶;发现了对蜜蜂安全的

抗植物病毒新先导稠三环螺内酯及其交联植物病毒外壳蛋

白的抗病毒新作用机制.

张越　南开大学植物病理学硕士研究生.

激酶[６,７];我国除草剂领域新作用靶标的发现报道

很少.在新品种的创制领域,除南开大学李正名院

士团队成功创制的单嘧磺隆和单嘧磺酯之外,华东

师范大学杨光富教授团队发现了一大批高活性化合

物,其中喹草酮等正在产业化进程中[８,９].我国在

新农药创制领域最突出的进步是近年来越来越多的

企业参与到了创新研发过程中,且成效显著.然而,
这些研究成果大多是集中在传统农药虫菌草的靶标
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和作用机制上开展的新农药创制,很少考虑需要保

护的作物自身;而基于植物自身防御系统的综合利

用进行新农药创制典型的代表就是植物激活剂

(PlantElicitor),但其系统的研究开发显著滞后.
本文将对植物抗病激活剂的概念和商品化品种、作
用机制、化学小分子植物激活剂的先导发现和结构

优化等内容进行综述,为植物激活剂的创制方向提

供研究思路.

１　植物激活剂的概念与分类

１．１　植物激活剂的概念

１９０５年 Biffen 首次发现小麦中存在抗病基

因[１０].１９５５年,Flor在研究亚麻锈菌小种特异性过

程中提出了“基因对基因”假说[１１],阐述了植物抗病

基因与病原物无毒基因之间的不亲和关系,在此基

础上,“植物免疫”的概念逐渐形成并完善.目前充

分利用植物自身免疫防御功能进行植物保护的绿色

手段在抗病育种和病害综合防控中发挥了积极作

用,具有广阔的前景.植物激活剂正是这类本身或

其代谢产物没有直接的杀菌或抗病毒活性,或活性

很低,但本身或其代谢产物能刺激植物的免疫防御

系统,进而促使植物自身产生对病原物的系统获得

抗病性的物质.与传统农药比较,植物激活剂具有

广谱、低毒、无抗药性风险和滞后及长持效期、与其

他杀菌剂混用具有协同或者增效作用等特点[１２,１３],
促进了植物保护回归到植物自身本质特点的利用

上,是真正意义上的“绿色生态农药”.

１．２　植物激活剂的种类

植物激活剂分为生物源和非生物源两大类.常

见的生物源植物激活剂包括[１４]:(１)植物激活蛋白,
如 Harpin 蛋 白、激 活 蛋 白 PeaT１、激 活 蛋 白

Hrip１[１５１７]、寡糖链蛋白;(２)寡聚糖,如壳聚糖[１８]、
海带多糖[１９]、几丁寡糖[２０]等;(３)不饱和脂肪酸,如
花生四烯酸、亚油酸、油酸等;(４)糖蛋白.微生物

残体及植物源天然产物(如虎杖的提取物等)也具有

促进植物免疫调控的活性.非生物源植物激活剂又

可分为内源和外源两种.已报道的内源植物激活剂

有水杨酸(SalicylicAcid,SA)、茉莉酸(Jasmonic
Acid,JA)、乙烯(Ethylene,ET)、一氧化氮(Nitnic
Oxide,NO);此外,植物自身产生的植保素也是重

要的植物激活剂.外源化学小分子植物激活剂商品

化的有２,６Ｇ二氯异烟酸(INA)、NＧ氰甲基Ｇ２Ｇ氯异烟

酰胺(NCI)、苯并二噻唑(BTH)、噻酰菌胺(TDL)、
异噻菌胺、烯丙异噻唑(PBZ)、Dichlobentiazox、氟唑

活化酯和甲噻诱胺等.

１．３　商品化的主要植物激活剂简介

BTH 是人工合成的活性最高的植物激活剂重

要品 种[２１],其 在 体 内 降 解 为 无 杀 菌 活 性 的 苯 并

[１,２,３]Ｇ噻二唑Ｇ７Ｇ甲酸,诱导植物对病原菌产生

广谱持久的抗病性[２２].以此为先导化合物,我国创

制了可诱导玉米等多种植物产生抗病性的氟唑活化

酯[２３].TDL是日本农药株式会社开发的稻田用植

物激活剂,以此为先导结构[２４],本文作者课题组结

合BTH 的结构特点,发现了 NＧ(５Ｇ甲基Ｇ１,３Ｇ噻唑Ｇ
２Ｇ基)Ｇ４Ｇ甲基Ｇ１,２,３Ｇ噻二唑Ｇ５Ｇ甲酰胺的诱导抗病

活性,其中文通用名为甲噻诱胺,被利尔化学股份有

限公司旗下四川利尔作物科学有限公司成功开发登

记用于烟草花叶病毒病害的防治[２５].异噻菌胺是

德国拜耳与日本住友化学研发的３,４Ｇ二氯异噻唑

酰胺类植物激活剂,能诱导植物对稻瘟病菌等产生

广谱的抗病性[２６].PBZ是日本明治制果株式会社

开发的稻瘟病和水稻白叶枯病有效防治植物激活

剂,其 使 用 ４０ 年 至 今 未 发 现 抗 药 性 问 题[２７];

Dichlobentiazox是日本组合化学工业株氏公社开发

出的植物激活剂,其结构特征综合了烯并异噻唑和

异噻菌胺的活性亚结构单元[２８].
生物源植物激活剂 Harpin蛋白由康奈尔大学

和EDEN利用微生物开发,商品名 Messenger,对多

种植物病害有很好的防治效果,并曾获得美国总统

“绿色化学挑战奖”[２９].中国农业科学院植物保护研

究所从极细链格孢菌(Alternariatenuissima)中分离

出植物激活蛋白PeaT１和 Hrip１[１５１７],以６％寡糖􀅰
链蛋白可湿性粉剂(商品名称:阿泰灵)将其成功商品

化[３０].部分重要商品化植物激活剂如表１所示.

２　植物激活剂作用机制

２．１　植物的PTI和ETI免疫系统

植物在生长发育过程中不断受到外界的胁迫,
经过漫长的进化过程形成了一套完备的免疫体系.
基于对病原菌与植物两者协同进化的理解,Jones等

建立了“Z字形”模型,系统阐明了植物对病害的抗

性与自身免疫能力的关系(图１)[３３].该模型认为,
病原物进攻植物的过程中主要由两层次的免疫反应

组成,即基于病原物模式分子(PathogenＧAssociated
MolecularPatterns,PAMPs)激 发 的 免 疫 反 应

(PAMPＧTriggeredImmunity,PTI)和基于植物 R
蛋白 识 别 效 应 分 子 (Effector)引 发 的 ETI反 应

(EffectorＧTriggeredImmunity,ETI).
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表１　部分重要商品化植物激活剂品种

序号

Entry
中文通用名

Chinesecommonname
有效成分

Activeingredient
功效

Function
参考文献

Reference

１ 苯并二噻唑
霜霉病菌、晚疫病菌、稻瘟病菌具有广谱的

防治作用
[２１,２２]

２ 氟唑活化酯
可以诱导玉米、黄瓜、白菜等多种植物产生

SAR效果
[２３]

３ 噻酰菌胺(TDL) 对水稻稻瘟病、叶枯病和细 菌 性 颖 枯 病

有效
[２４]

４ 甲噻诱胺 可防治烟草花叶病毒 [２５]

５ 异噻菌胺 对水稻稻瘟病有较好的效果 [２６]

６ 烯丙异噻唑(PBZ) 对水稻稻瘟病具有高效抗性,同时对细菌

性颖枯病和南方玉米叶枯病有效果
[２７]

７ Dichlobentiazox
可用于防治水稻病害,尤其对稻瘟病有较

好防治效果
[２８]

８ Messenger harpin蛋白 防治柑桔、胡椒、番茄、黄瓜、草莓等白粉病 [２９]

９ Oxycom 有机酸 防治柑桔和香蕉叶斑病 [３１]

１０ Chitosan 虾蟹生物外壳
可用于处理小麦、水稻、大豆等种子,还可

用于蔬菜病害防治和果品保鲜
[３２]

图１　植物—病原菌相互作用Z字形模型[３３]

　　PTI是植物的基础免疫反应[３４];PAMPs是一

类高度保守的微生物小分子[３５],通常被植物细胞表

面免疫受体(PatternＧRecognitionReceptors,PRRs)
所识别并激活PTI的下游信号,激发植物产生PTI

反应,以消灭入侵的生物分子[３３].PTI的防卫机制

主要是由质膜 K＋ 、Ca２＋ 等水平增加,Ca２＋ 涌入到细

胞质,并 引 发 活 性 氧 中 间 体 (Reactive Oxygen
Intermediates,ROIs)积累、诱导气孔关闭、水杨酸合

成以及胼胝质的积累以抑制病原菌侵染[３６,３７].效

应分子触发的免疫反应(ETI)主要通过分泌大量效

应分子进入细胞并被植物识别而触发,植物抗病基

因(R)能够识别效应分子(又被称为无毒效应蛋白

Avr);R蛋白属于核苷酸结合结构域和亮氨酸富集

重复区的受体类蛋白(NucleotideＧbindingDomain
andLeucineＧrichRepeatReceptors,NLRs)家族[３３],

R蛋白识别效应分子后诱导细胞发生程序性细胞死

亡 (PCD)并 产 生 过 敏 反 应 (Hypersensitive
Response,HR)[３８].PTI反应和ETI反应在一定程

度上会 有 交 叉,它 们 利 用 共 同 的 信 号 传 导 比 如
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MAPK通路以及 WRKY 转录因子而被激活,诱导

植物产生SA、JA、ET进行信号转导[３６].

２．２　植物激活剂的信号转导通路

２．２．１　乙烯及其对病原微生物的防御作用

乙烯是一种气态植物激素,能调节植物生命周

期的种子萌发、根系发育、果实成熟、花朵开放和叶

子脱落,参与病原物诱导防御和共生关系的形成
[３９,４０],其生物合成途径包括:甲硫氨酸首先被SＧ腺

苷甲硫氨酸(SAM)合酶转化为SAM;然后通过１Ｇ
氨基环丙烷Ｇ１Ｇ羧酸(ACC)合酶(ACS)将SAM 转化

成 ACC 和 ５Ｇ甲 硫 腺 苷 (MTA),这 是 限 速 步 骤,

MTA 可快速循环进入乙烯的生物合成;ACC 被

ACC氧化酶(ACO)氧化成 ET[３９].内源 ET 介导

了植物防御病原微生物入侵的识别过程,然后钙离

子内流和 MAPK级联反应,最后诱导ET的生物合

成[４１].植物激活剂的使用与ET之间关系的研究报

道不多,但其间接防御并吸引昆虫天敌已有报道,外
源ET的前体 ACC的使用可提高JA诱导的挥发性

物质(E)ＧβＧ罗勒烯、(Z)ＧβＧ罗勒烯和(Z)Ｇ３Ｇ乙酸叶醇

酯 的 产 生 进 而 增 强 对 捕 食 螨 Phytoseiulus
persimilis的吸引来保护菜豆[４２];土传病原菌镰孢

镰刀菌自身产生ET与拟南芥的ETR１受体相结合

而抑制SA信号通路来增强自身的毒力[４３].

２．２．２　水杨酸及其对病原微生物的防御作用

水杨酸是一种具有重要生理功能的酚类化合

物,它调节植物生长和发育的许多方面以及对生物

和非生物胁迫的防御;植物SA 生物合成途径主要

有两种:一是苯丙氨酸途径,通过反式肉桂酸脱羧生

成苯甲酸,然后羟基化生成SA,或者将肉桂酸羟基

化为邻香豆酸,然后脱羧生成SA;二是由异分支酸

合酶(ICS)催化分支酸生成 SA.异分支酸合酶

(ICS)和PAL分别是这些途径的关键酶[４４].两种

途径都是以莽草酸酯通路的最终产物分支酸作为起

始原料[４５].异分支酸途径是植物免疫期间SA生物

合成的主要途径[４４].拟南芥基因组含２个ICS 基

因,ICS１(也称为SID２)和ICS２,以ICS１的功能为

主.在植 物 免 疫 的 过 程 中,CBP６０g 及 其 同 源 物

SARD１控制ICS１的转录[４６,４７],CBP６０g主要在丁

香假单胞菌感染后的早期促进 SA 生物合成,而

SARD１在后期发挥作用,CBP６０gSARD１双突变体

部分 阻 碍 了 病 原 体 诱 导 SA 的 生 物 合 成[４４].

CBP６０g的 另 一 个 同 源 物 CBP６０a 与 钙 调 蛋 白

(CaM)结合后负调节ICS１表达[４８].病原体侵染植

物后,WRKY２８、TCPs和 SARD１/CBP６０g能够结

合成复合物正调控ICS１的表达.

SA介导的植物防御途径的应用始于１９７９年,

White发现向烟草中注射SA 会引起PR蛋白的产

生并提高植物对烟草花叶病毒的抗性.SA合成/积

累缺陷的植物如含有细菌nahG 基因异位表达的拟

南芥或拟南芥的sid２/ics１突变体表现出对病原体

的易感性,外源添加SA 则能恢复拟南芥对病原物

的抗性[４９].转 NPR１拟南芥可增强异源植物的抗

性,大豆的 NPR１同源物基因能恢复拟南芥 NPR１
突变植株的抗病性[５０].SA 功能类似物如βＧ氨基丁

酸(BABA)靶向SA信号途径,并通过诱导SA 依赖

型和SA非依赖型植物防御机制增强对植物病原体

的抗性[５１].化合物DCA能有效引发拟南芥对寄生

丁香假单胞菌的抗性并上调各种已知的SA 响应防

御相 关 基 因 的 转 录 水 平,如 PR１、WRKY７０ 和

CaBP２２,但 不 积 累 SA 并 在 很 大 程 度 上 独 立 于

NPR１.植物激活剂INA 可促进 NPR１ＧNPR３互

作,并通过与 SA 竞争降低 SA 与 NPR３和 NPR４
的结 合 亲 和 力,与 SA 一 样,抑 制 过 氧 化 氢 酶

(CAT)和抗坏血酸过氧化物酶(APX)活性并诱导

ROS积 累.PBZ 则 增 强 SA 葡 萄 糖 基 转 移 酶 b
(OsSGT１)的转录、OsSGT１参与游离 SA 向 SAG
的转化,PBZ还模拟SA的作用,刺激PR基因的表

达并诱导SA积累.BTH 与 TDL以依赖于 NPR１
但却不需要SA的累积来激活拟南芥抗病性.IMI
和CLO可诱导与SA相关的植物防御并抑制拟南

芥白粉病菌的生长[５１].

２．２．３　茉莉酸及其对病原微生物的防御作用

茉莉酸既是植物生长发育的调节分子,也是植

物防御反应的信号分子.茉莉酸类物质(JAs)调控

植物生长发育的诸多方面,包括根、芽和叶的生长抑

制、种子萌发、雄蕊发育、叶片衰老、表皮毛形成

等[５２];茉莉酸及其衍生物的生物合成起始于在叶绿

体膜上酯化的αＧ亚麻酸,αＧ亚麻酸通过磷脂酶 A１释

放并被１３Ｇ脂氧合酶(１３ＧLOX)氧化成１３Ｇ氢过氧十

八碳三烯酸,其被 １３Ｇ丙二烯氧化物合成酶 (１３Ｇ
AOS)转化为高度不稳定的环氧化物,该环氧化物通

过丙二烯氧化物环化酶(AOC)的作用环化成cisＧ
(＋)Ｇ１２Ｇ氧Ｇ植物二烯酸(OPDA),随后,OPDA 被转

运至过氧化物酶体中,在 OPDA还原酶３(OPR３)的
作用下形成３Ｇ氧代Ｇ２Ｇ(顺２′Ｇ戊烯基)Ｇ环戊烷Ｇ１Ｇ辛酸

(OPCＧ８),然后经过三轮βＧ氧化形成JA.除了经典

的 OPR３途径外,OPDA 也可先经过三轮βＧ氧化形

成４,５Ｇ双脱氢茉莉酸(ddhＧJA),然后经 OPR２催化
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形成JA.被释放到细胞质的JA进一步修饰形成多

种茉莉酸的衍生物,如在JA 的羟基化、糖基化、脱
羧、羧化、甲基化及与氨基酸偶联或磺化[５３].

JAs调控植物对病原体的抗性反应并引发系统

诱导抗性[５４],促进几乎所有主要类别的次级代谢物

和蛋白质的表达包括生物碱、萜类化合物、苯丙素

类、氨基酸衍生物、PR蛋白,这些代谢物和蛋白质是

植物的防御物质[５４].JAs合成缺失突变体(如fad３
fad７fad８、aos、opr３等)和受体缺失突变体(如coi１Ｇ
１、coi１Ｇ２)对真菌的抗性显著低于野生型植物;田间

试验表明,缺乏JAＧIle受体的番茄突变体(jai１)因腐

霉菌引起的根腐病死亡率达１００％[５５].JA 的小分

子功能类似物种类较少,其中冠菌素以高亲和力与

COI１ＧJAZ受体相结合,丁香假单胞杆菌通过 COR
激活 JA 信 号 通 路 来 抑 制 SA 信 号 通 路 使 植 物

感病[５６].

２．２．４　一氧化氮及其对病原微生物的防御作用

一氧化氮是一种气体信号分子,能够在植物中

内源产生,并调节多种植物的生理过程,包括种子发

芽、光形态发生、开花、果实成熟、叶片衰老、生物和

非生物胁迫的防御反应及细胞程序性死亡[５７].NO
能够与植物激素如生长素、SA、JA、脱落酸相互作用

并调控其信号转导途径[５８].在非生物胁迫下,NO
引发的信号转导受PR１和苯丙氨酸氨解氨酶介导,
并被第二信使cGMP和cADPR 促进,从而进一步

启动和调节 NO信号转导[５８].
植物中 NO生物合成的完整途径仍然未知[５９],

它可通过酶催化、呼吸作用、固氮作用、硝酸盐的还

原获得,有酶促途径或非酶促氧化和还原两条途

径[５８].氧化途径依赖于精氨酸和羟胺,而还原途径

则更多地依赖于硝酸盐[５８].NO 能作用在JA 信号

通路的下游抑制活性氧的产生和蛋白酶的表达,这
种对JA信号下游的抑制作用并非依赖SA 信号通

路对JA的拮抗作用[６０].
利用生物信息学尤其是基因组学和转录组的研

究可以极大地减轻寻找植物激活剂产生免疫调控途

径的劳动,为快速的试验验证提供了有力指导.

２．３　系统获得抗病性(SAR)和诱导系统抗病性

(ISR)

　　系统获得抗病性(SystemicAcquiredResistance,

SAR)是植物在局部受到病原微生物、非宿主病原微

生物、小分子化合物如几丁质和SA 处理后使整株

植物对病原微生物具有广谱抗病性的一种诱导抗性

状态[６１].SAR引发的植物防御特征是水杨酸在植

物体内的累积,病程相关蛋白如 PR 蛋白的大量表

达,过敏反应等;水杨酸甲酯(MeSA)被认为是SAR
的关键信号传递分子,能够从最初的局部侵染部位

移动到远端健康组织;此外,壬二酸(AzA)、枞烷二

萜脱氢枞酸(DA)、甘油Ｇ３Ｇ磷酸(G３P)衍生物、脂质

转移蛋白 DIR１和 DIR１Ｇlike及非蛋白质氨基酸哌

啶酸 也 被 认 为 是 能 传 递 SAR 信 号 的 分 子[４４].

JacquelyneSYP等发现,肌醇六磷酸脂的生物合成

能够增强 拟 南 芥 对 丁 香 假 单 胞 菌 (Pseudomonas
syringaepvtomato)的免疫力,其对于植物SAR来

说是不可或缺的[６２].与 ETI相反,SAR 与细胞程

序性死亡不相关,而是促进细胞存活.SAR的诱发

往往伴随着大规模的植物转录重组,而转录辅因子

如 NPR１和转录因子如 TGA 等在此过程中则扮演

着极其重要的角色.SAR 的诱导增加了植物对多

种病原体和害虫的抗病能力,如蚕豆上的壳二孢蚜

和 锈 病 蚜,南 方 根 结 线 虫 和 番 茄 青 枯 雷 尔 氏

菌[６３,６４].通过信号分子的激发,诱导SAR的产生,
植物其他部分数周或数月时间内可免受二次侵染;

SAR甚于可以通过表观遗传,传递给后代.[６１]．研究

发现,重复接种瓜类作物可以提高其整体抗性水平,
但SAR的转导需数天时间[６５].SAR的免疫机制仍

然存在大量的未知领域亟待探索.
诱导抗性是生物因子或化学诱导物触发植物抗

性诱导状态的总称,它可以保护未被处理的植物组

织免 受 病 原 微 生 物 和 草 食 性 昆 虫 的 侵 袭[６６],和

PAMPs一样,不同有益微生物相关分子模式也能够

被植物识别并能激活相对温和且有效的植物免疫,
有益的土壤微生物如有益根际真菌(PGPF)丛枝菌

和促进植物生长的非致病根际细菌(PGPR)根瘤菌

能够诱发与SAR相似的植物免疫被称为诱导系统

抗性(InducedSystemicResistance,ISR).ISR 不

同于依赖 SA 信号通路的 SAR,ISR 主要依赖与

SA/ET信号通路,并使诱发的免疫处于防御启动

(Priming)状态而使植物能够在病原物和昆虫侵袭

时防御的激活更快更强,同时产生更强的抗性水平,
而不是直接的激活植物免疫反应[６７].ISR能够有效

防御对JA/ET较为敏感的死体营养病原物,它需要

有益微生物有效地定殖于宿主植物的根系并建立共

生关系.宿主分泌的类固醇内酯和类黄酮会刺激微

生物产生Sym和 Nod因子,并反馈激活植物根部的

共生信号传导途径.一旦有益微生物在植物根上定

殖成功,假单胞菌属、芽孢杆菌属和木霉属菌株就能

通过激活依赖于生长素的植物根系的防御过程,使



　

　５２４　　 中　国　科　学　基　金 ２０２０年

植物产生并形成大量的不定根,增加根毛的长度并

提高生物质的产出[６５].由 PGPR 产生的能够诱发

ISR 的 激 活 剂 主 要 有 ２,４Ｇ二 乙 酰 基 间 苯 三 酚

(DAPG)和绿脓素、鞭毛、NＧ酰基高丝氨酸内酯、铁
离子螯合剂如吡啶酮以及生物类表面活性剂,枯草

芽孢杆菌(B．subtilisGB０３)产生的２R,３RＧ丁二醇

等 挥 发 性 有 机 化 合 物 与 多 粘 芽 孢 杆 菌

(Paenibacilluspolymyxa)释放的 C１３挥发性物质

也能诱发ISR[６６].在 PGPF中鉴定出的能够激发

ISR的激发子主要有木聚糖酶和纤维素酶及能够诱

导植物防御功能的蛋白和多肽如来自Trichoderma
virens的Sm１等[６６].

本文作者所在课题组构建的转录组测序数据挖

掘平台不仅可以用于杀菌剂作用靶标的发掘[６],利
用其中的共表达调控网络还发现了拟南芥生长与防

御的重要节点基因簇[６８],完全可以用于植物激活剂

引发的抗病相关基因的挖掘.因此,生物信息学的

手段是植物激活剂新作用机制研究的重要手段.

３　化学小分子植物激活剂的先导发现和结

构优化

　　华东理工大学钱旭红院士团队以SA 和JA 途

径出发进行植物免疫激活剂的设计(图２),以苯并

三唑类化合物作为先导设计合成了系列目标化合

物,该系列化合物在离体条件下抑菌效果较弱.从

JA途径出发,合理巧妙地将其结构进行衍生化,将
茉莉酸的五元环替换为吡咯,将不稳定的链式双键

结构替换成稳定的苯环,经过合理设计得到 NＧ芳基

取代吡咯烷酮衍生物,这类化合物表现出一定的抑

菌活性和较弱的整体免疫激活效果[６９].

图２　基于SA和JA途径的小分子设计

该团队２００６年以BTH 为先导结构,引入多氟

烷基,设计合成了酯基取代的苯并噻二唑衍生物,生
物活性筛选发现高活性含氟酯基取代衍生物,活性

最好的化合物中文通用名为氟唑活化酯(图 ３),

２０１５年获得了我国新农药临时登记证.氟唑活化

酯与作用在SA信号通路上的BTH 不同,它主要激

活JA信号通路和JA诱导的病程相关蛋白,可用于

蔬菜、果树、烟草和花卉上的病害防控以及土传病害

的防治[２３,７０].
本文作者所在团队基于现有的大部分商品化植

物免疫激活剂含有噻二唑结构单元的特点,结合

BTH 中硫原子的作用,通过合理分子设计和先导优

化,筛选发现了甲噻诱胺的诱导抗病活性(图４).
其本身对稻瘟病孢子萌发和芽管伸长无活性,但能

诱导水稻对稻瘟病和烟草对烟草花叶病毒及黄瓜对

黄瓜灰霉病的抗病性能.甲噻诱胺通过增强植物系

统获得抗病能力用于病害的防治,并于２０１６年获得

了我国新农药登记证[２５].结合杀菌先导化合物与

诱导抗病活性亚结构单元,ChenL等设计了具有诱

导抗病活性的化合物１a,其在１００μg/mL浓度下对

霜霉病菌(Pseudoperonsperacubensis)具有１００％
的抑制效果(图５),并能够通过触发PAL和 NPR１
防御相关基因的表达起到植物免疫激活抗病的作

用[７１].烟草基因芯片的测试结果发现,甲噻诱胺的

诱导与BTH 的诱导相比较,PR４和富含羟脯氨酸

糖蛋白以及βＧ１,３葡聚糖酶、过氧化物酶、PPO 酶

和茉莉酸与乙烯相关基因的表达存在２倍以上的

差异.

图３　基于BTH为先导的氟唑活化酯的设计

图４　甲噻诱胺的创制思路

图５　基于杀菌先导结构的植物激活剂分子设计
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贵州大学宋宝安院士团队以动物体内的αＧ氨基

磷酸酯为先导结构进行衍生化,将氟原子和杂环引

入αＧ氨基磷酸酯,发现毒氟磷(NＧ[２Ｇ(４Ｇ甲基苯并噻

唑基)]Ｇ２Ｇ氨基Ｇ２Ｇ氟代苯基ＧO,OＧ二乙基膦酸酯)
(图６)的优异活性,该化合物能有效防治烟草花叶

病毒病、番茄病毒病、水稻黑条矮缩病等多种植物病

害,其作用机制研究发现毒氟磷可以提高烟草体内

的水杨酸含量,激活水杨酸信号通路和病程相关蛋

白的表达[７２,７３].

Dichlobentiazox是日本组合化学工业株式会社

在２００７年开发出来的苯并噻唑类植物激活剂,由烯

丙异噻唑和异噻菌胺的活性单元进行组合设计(图

７),２０１６年上市用于水稻和黄瓜等作物病害的防

治,在 １mg/L 的浓度下对黄瓜炭疽病的防效达

９０％以上[２８].
加利福尼亚大学河滨分校的 ThomasEulgem

教授课题组构建了植物激活剂的高通量筛选方法,
发现了３,５Ｇ二氯邻氨基苯甲酸(DCA)可高效诱导

拟南芥对霜霉病的防御反应(图８).与已知的水杨

酸类似物２,６Ｇ二氯异烟酸(INA)相比,其诱导抗病

能力更 加 持 久,其 诱 导 抗 病 途 径 不 完 全 依 赖 于

NPR１.基因 芯 片 测 试 分 析 发 现 １４２ 个 DCA 和

INA响应的基因簇,显示出差异表达模式,与 DCA
介导的抗病性动力学相吻合[７４].BHTC诱导了拟

南芥对细菌、卵菌和真菌侵染产生的抗病性,低剂量

的BHTC可促进拟南芥根的生长,高剂量的化合物

图６　毒氟磷的创制

图７　Dichlobentiazox的设计

图８　高通量筛选发现的高效植物免疫激活剂

除了诱导防御作用以外,还抑制了根的生长;BHTC
(２Ｇ(５Ｇ溴Ｇ２Ｇ羟基苯基)Ｇ噻唑啉Ｇ４Ｇ羧酸)诱导的拟南

芥根中的激素作用部分取决于 WRKY７０转录因子.
植物生长素应答突变体axr１Ｇ３和slrＧ１也影响了

BHTC诱导的根激素.mRNA 测序发现了由低剂

量和高剂量BHTC触发的转录变化,只有高浓度的

BHTC才能诱导典型的防御相关转录变化.低浓度的

BHTC会触发协调的区域转录反应,表现为抑制细

胞核、叶绿体和线粒体中与光合作用和呼吸相关的

基因,以及诱导与发育相关的核基因[７５].DPMP(２,
４Ｇ二氯Ｇ６Ｇ{(E)Ｇ[(３Ｇ甲氧基苯基)亚胺基]}甲基苯

酚)强烈触发拟南芥对细菌和卵菌病原体的抗病性,
通过 mRNA测序分析发现 DPMP触发的转录谱与

典型的防御相关反应相似[７６].

４　植物激活剂研究中存在的问题及今后的

发展方向

　　传统农药的创制有明确的靶标导向,而植物激

活剂由于其本身原始的作用靶标不明确,导致其创

制无法靶向指引,只能利用先导化合物和生物活性

筛选结合的方法进行.因此,开发植物激活剂原始

的作用机制和靶标是该领域的关键瓶颈.运用生

命科学研究的新进展进行原创性基础研究对新型

植物激活剂的创制至关重要,基于合成生物学的革

命性技术或者基因编辑技术开展蛋白类植物激活

的创制将充分利用诱导抗病基因开展抗病育种,提
高植物激活剂生物活性的响应度将对植物保护提

供革命性的技术变革.此外,拓展植物激活剂先导

结构的范围,开发兼具诱导抗病活性的杀菌剂或杀

虫剂,不仅可以防病抗虫,还能充分利用其诱导抗

病活性提高植物对后续病原物入侵的防御能力,大
大降低后续杀菌剂的用量,为我国农药减施增效战

略的实施提供新的手段.植物免疫体系的研究开

发在 病 虫 绿 色 综 合 防 控 领 域 具 有 广 阔 的 应 用

前景[７７].
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ResearchProgressonthePlantDiseaseElicitor
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Abstract　Plantelicitoristhesubstanceanditsmetaboliteswithoutdirectfungicidalactivityorwithvery
lowerdirectantifungalactivitybyimprovingtheplantimmunitytoproducepersistent,laggingandbroad
spectrumofresistanceagainsttheplantpathogenattack．Comparedwithtraditionalpesticide,plantelicitor
isregardedasagreenecoＧpesticidebecauseitdirectlyactivatestheimmuneresponseofhostplantina
pathogenＧindependentmanner．Here,wesummarizethestudyprogressontheconcept,commercialized
products,andthemodeofaction,leaddiscoveryanditsstructureoptimizationofplantelicitor．Especially,

themodeofactionofplantelicitorandthekeycorescientificproblemsaffectingitsdevelopmentare
elucidatedindetail．Theprosperitiesofthedevelopmentdirectionandstudythoughtsofthisareaarealso
presentedaccordingtothestudyexperiencesofourresearchteam．

Keywords　plantelicitor;signalingpathway;leadoptimization;greenpesticide;modeofaction
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