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摘要:综述了有关杂草对乙酰乳酸合成酶(ALS)抑制剂抗性产生的历史与现状 、抗性机制 、抗性杂

草的适合度 、抗性基因的利用及抗药性的测定技术 ,提出了我国在该类除草剂研究和应用方面存在

的问题及今后的研发方向 。
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　　1982年 ,杜邦公司成功开发了第 1 个磺酰脲类

(sulfonyureas)乙酰乳酸合成酶(A LS)抑制剂氯磺

隆(chlorsulfuron),成为杂草防治技术和除草剂发

展中的一大突破 。该类除草剂的诞生使农田除草剂

的用量大为减少 , 用量从每公顷数千克缩减为几克

至几十克[ 1] 。因其具有生物活性高 、杀草谱广 、选择

性强 、对哺乳动物毒性低等优点 ,此后开发以 A LS

为靶标的除草剂成为研发高效 、超低用量除草剂的

发展方向 。现已开发的 ALS 抑制剂主要有磺酰脲

类(aulfony lureas SU s)、咪唑啉酮类(imidazolino-

nes IM Is)、磺酰胺类(sulfonamide)、嘧啶水杨酸类

(py rimidinylsalicylidacids)三唑并嘧啶类(triazo lo-

py rimidines TPs)、嘧啶硫代苯甲酸酯类(py rimidi-

nyl thiobenzoa tes PTBs)等[ 2] 。

虽然 A LS抑制剂优点突出 ,但该类除草剂作用

位点单一 ,杂草极易对其产生抗药性。随着除草剂

的长期 、高频率和大面积使用 ,随之出现的杂草抗药

性问题也日趋严重。并且这类新的除草剂很快成为

抗药性上升最快的除草剂种类。截至 1997 年 , 对

ALS 抑制剂产生抗药性的杂草数量已经超过其他

各类除草剂中抗药性杂草数量[ 3] 而跃居第一 。目

前 ,抗 A LS 抑制剂的杂草数量已经上升到 98种
[ 4]
,

其抗药性杂草的数量远远超过其他任何一种除

草剂 。

杂草抗药性的出现与发展 ,使以化学除草剂为

主体的杂草综合治理体系受到了新的挑战 ,也促使

人们去深入了解和研究杂草抗药性的发生和形成机

理 ,以便阻止和延缓杂草抗药性的形成以制定安全 、

合理的抗药性杂草治理策略 。许多领域的科学家对

杂草的抗药性表现出了极大的关注 ,国际上已经把

杂草抗药性研究作为当前杂草科学研究中最为重要

的综合性研究课题之一 。有关杂草对 A LS 抑制剂

的抗药性研究也已经从抗药性杂草的分布 、危害 、形

态学深入到分子抗性机理 、抗性基因的利用等诸多

方面。现就杂草 ALS 抗药性的研究进展做一简要

介绍。

1　ALS抑制剂的作用特点

乙酰乳酸合成酶是支链氨基酸缬氨酸 、亮氨酸 、

异亮氨酸合成途径中第一阶段的一种关键酶 ,它可

催化两分子的丙酮酸缩合产生 CO 2 及α-乙酰乳

酸 ,进一步合成缬氨酸与亮氨酸 。另外 ,可催化一分

子丙酮酸与一分子α-丁酮酸缩合 ,产生 CO2 与α-

乙酰-α-羟基丁酸 ,促使异亮氨酸的合成[ 5] 。ALS

抑制剂是通过对乙酰乳酸合成酶的抑制而阻断支链

氨基酸的生物合成 ,影响蛋白质的合成 ,进一步抑制

细胞分裂 ,导致植物组织失绿 、黄化 ,植株生长受到抑

制 ,最后逐渐死亡 ,从而达到化学除草的目的。

另外 ,杂草被施用 A LS 抑制剂后 ,杂草体内 2

-酮丁酸(2-ketobuty rate)的积累干扰了杂草蛋白

合成和光合作用产物的运输 ,也是导致杂草死亡的

一个原因。
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2　抗 A LS 抑制剂杂草的产生与发展

抗磺酰脲类除草剂的杂草生物型首次发现是在

美国爱达荷州的一个农场中 , 1983-1984年 ,该农

场在冬小麦生长季节使用甲磺隆(me tsulfuron -

methly)和氯磺隆防除莴苣属杂草刺莴苣(Lactuca

scariola L.),防效高达 100%,但在 1986年秋季冬

小麦田使用氯磺隆和甲磺隆混剂时 , 对刺莴苣无

效
[ 6]
。1987年 ,Primiani等在堪萨斯州也发现地肤

(Kochia scoparia)对氯磺隆产生了抗药性
[ 7]
。我国

应用 A LS抑制剂已有 20年历史 ,有关抗 ALS 抑制

剂杂草的报道不多 , Cui等从国内 11个省份麦田采

集了 100多个播娘蒿种群 ,发现有 4个种群对苯磺

隆产生了抗药性[ 8] 。另有报道 ,吉林省各主要水稻

产区的雨久花 、矮慈姑普遍存在对苄嘧磺隆的抗药

性
[ 9]
。彭学岗等测定了猪殃殃对苯磺隆抗药性水

平 ,结果发现 ,北方麦田猪殃殃对苯磺隆均产生了不

同程度的抗药性[ 10] 。抗 ALS 抑制剂杂草的发展速

度很快 ,而且这些抗性杂草并不是孤立存在的 ,以至

于给 A LS抑制剂的继续应用提出挑战。例如 ,在美

国的伊利斯诺州 ,由于当地发生的水麻[ Amaran-

thus rud is Saue r and A.tuberculatus (Moq.)] 对

ALS 抑制剂产生抗药性 ,使得该类除草剂已不再被

推荐使用
[ 11]

。

杂草对 ALS 抑制剂抗性进化的最重要原因是

杂草变异的发生频率 。在除草剂的选择下 ,抗性的

ALS 等位基因是显性的 ,虽然这种优势程度依不同

的杂草种类而变化 ,但在杂合体的情况下 , ALS 是

表现为抗性的。这与二硝基苯类除草剂的靶点抗性

不同 ,因为二硝基苯类的抗性基因是隐性的 ,抗性表

现型只有在纯合体中才能表现出来 。A LS 基因是

一核基因 ,遵循孟德尔遗传规律 ,抗性基因可以通过

花粉和种子传播 。因此 ,杂草对 ALS 抑制剂抗药性

的遗传是由一个单一的 、显性的 、核编码的基因所控

制 ,这就是杂草对 ALS 抗性比其他除草剂发生频率

高的原因[ 11] 。Gardner等估计 , ALS 基因每代每个

碱基对的突变率约为 10-8 ～ 10-10 [ 12] 。正是因为这

些原因 ,促使了抗性遗传基因的扩散 ,从而使抗药性

迅速发展 。

3　杂草对 A LS 抑制剂的抗药性机制

杂草对除草剂的抗药性机制主要分为两类 ,即

排除抗性(exclusiona ry resistance)和作用位点的抗

性(site o f action resistance)。前者主要包括杂草对

除草剂的吸收差异 、传导差异 、隔离作用以及对除草

剂的解毒代谢作用
[ 13]

。后者主要是由于作用位点

发生突变 ,从而使除草剂的靶标与除草剂不能结合

而导致抗药性。

A LS抑制剂是一类选择性 、内吸传导型除草

剂 。它可由植物的根 、茎 、叶等部位吸收 ,并且吸收

后在植物体内可上 、下传导。用14 C 标记的 ALS 抑

制剂对多种杂草的抗性生物型和敏感性生物型进行

吸收和传导方面的研究 ,结果表明 ,吸收与传导不是

杂草对 A LS抑制剂选择性的基础 ,除草剂在植物体

内的代谢机制及靶标酶活性的变化才是杂草对

A LS抑制剂产生抗药性的根本原因[ 14 , 15] 。

杂草对 A LS抑制剂的抗药性机制主要有代谢

增强和靶标酶的活性降低 2个原因。Cot terman等

发现了抗禾草灵的瑞士黑麦草对氯磺隆的交互抗药

性 ,其产生的原因是由于植物体对氯磺隆代谢能力

的提高 ,即氯磺隆在植物体内形成的羟基氯磺隆

(hydro xy-chlo rsulfuron)和葡萄糖共轭结合的增

强[ 1 6] 。鼠尾看麦娘对氯磺隆产生抗药性则是通过

N -脱烃作用和细胞色素 P450有联系的环形烷基氧

化过程 ,使得除草剂迅速降解
[ 17]

。耐药大豆体内快

速降解氯嘧磺隆的主要代谢途径是与同源谷胱甘肽

的缀合 ,其次是脱酯作用 , 2种代谢都使 A LS 完全

失去活性
[ 18]

。ALS 抑制剂被植物吸收后 ,将其代谢

为无除草活性的代谢产物 ,这是作物和杂草产生选

择性的重要生理基础。不同种类植物对其耐药性的

差异是由于不同种类植物对其代谢降解速度的差异

而产生的 。Devine 等认为 ,由于杂草代谢增强导致

的抗药性对不同作用方式的除草剂一般很难形成较

高的抗性 ,往往形成低程度的(小于 10 倍)交互抗

性[ 1 9 , 20] 。

杂草对 A LS抑制剂产生抗药性主要是由于除

草剂的作用位点发生改变 ,靶标酶活性降低而形成

的 。通过实验室有目的的选择和田间抗性杂草鉴

定 ,发现有 17个位置的氨基酸若发生替换 ,将导致

杂草或其他生物对 ALS 抑制剂产生抗药性
[ 11]
。

Cui等研究证明 , 播娘蒿对苯磺隆的抗药性是

Pro197突变为亮氨酸和苏氨酸所致[ 8] 。截至目前 ,

已有 6个位置氨基酸的突变在田间抗性杂草中得到

验证 ,按照拟南芥(Arabidopsis thal iana L.)A LS

氨基酸的排列顺序 ,这 6 个氨基酸分别是 Ala122 、

Pro197 、Ala205 、Asp376 、T rp574 、Ser653
[ 8 , 21 , 22]

。但

是苍耳(Common cock lebur)和豚草(Common rag-

weed)在 653 位是一个丙氨酸(Ala),而非色氨酸
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(Ser)[ 23 , 24] 。

不同结构的 ALS 抑制剂往往导致不同位置的

氨基酸突变 ,从而对不同类别的 ALS 抑制剂产生交

互抗性。一般按其交互抗性可划分为 SU 和 TP

类 , IM I和 PTB 类[ 12] 。Ala122和 Ser653的突变可

使杂草对 IMI 产生抗性 ,而对 SU 抗性较低
[ 23 ～ 25]

。

Pro197的突变可使杂草对 SU 产生抗性 ,而对 IMI

抗性较低[ 26] , Ala205 、Asp376 与 T rp574的位点突

变可使杂草产生广谱抗药性
[ 19 , 21 , 23 , 29]

。每一种杂草

的 ALS 发生突变 ,都会对某一类或几类 ALS 抑制

剂产生抗药性 ,但对各类 A LS抑制剂的交互抗性大

小不尽相同。

4　抗 A LS 抑制剂杂草的适合度

在三氮苯类杂草的生物型中 ,除草剂对 D -1

蛋白的亲和力下降 ,同时也减少了光合系统 Ⅱ的电

子流 ,而这种变化降低了杂草的适合度
[ 28]
。杂草的

适合度影响着抗药性杂草的进化速度。杂草适合度

越高 ,抗药性杂草的进化速度就越快。有学者发现 ,

ALS 发生突变 ,对植物的生长和发育影响很小 ,没

有降低杂草的适合度 。对地肤的抗药性和敏感性 2

种生物型进行比较 ,结果发现两者的生物生长量 、种

子产量和竞争力都没有不同
[ 29]

。对刺莴苣的 2 种

生物型进行比较 ,发现两者的竞争力相同 ,但敏感性

生物型刺莴苣的地上生物产量比抗性的要多

31%[ 30] 。对一些转基因的抗 A LS 抑制剂的作物进

行比较 ,发现这些抗性作物与敏感的作物在生长特

点和产量上都没有不同[ 31 , 32] 。由上面的研究可以

看出 ,对 ALS抑制剂的靶标抗性在某些条件下可能

对杂草的适合度有影响 ,但对抗 ALS 抑制剂杂草的

适合度的影响远远没有抗三氮苯类杂草适合度的影

响大 。

5　杂草抗 A LS 抑制剂基因的应用

杂草对 ALS 抑制剂的抗药性主要是通过靶标

酶基因突变造成的 ,因此 ,通过对疑似种群中基因型

的检测就可以快速鉴定杂草是否已成为抗性种群 。

目前 ,通过应用基因型检测技术对抗药性害虫和抗

药性病原真菌的检测已经十分普遍[ 33 , 34] 。相信在

不远的将来 ,通过对突变基因检测来鉴定抗药性杂

草的技术也会很快发展起来。

杂草对除草剂产生抗性后不久 ,人们开始研究

作物对除草剂的抗性 ,早期的研究主要是利用传统

育种方法将抗性基因通过杂交导入作物中 ,如抗三

氮苯除草剂的油菜品种的选育。从 20世纪 80年代

初期开始研究转基因抗除草剂作物。因为创制一个

抗除草剂作物品种的费用仅相当于开发一个新除草

剂品种费用的1%～ 5%, 而通过抗除草剂作物品种

的推广 , 可以扩大一些高效 、广谱 、选择性差的除草

剂的应用范围。这就是近 20年来 , 抗除草剂作物

品种创制兴旺而迅速发展的重要原因[ 35] 。

目前 ,抗 A LS 抑制剂的作物主要限于抗咪唑啉

酮类和抗磺酰脲类 。其中所有抗咪唑啉酮的作物均

是通过诱变与组织培养而成 ,而非外源基因的导入。

因此 ,人们对其接受程度较好。目前 ,在抗咪唑啉酮

除草剂作物中 ,大面积种植的有抗咪唑啉酮玉米 、油

菜与甜菜 ,特别是抗咪唑啉酮类水稻于 2002年商品

化种植后 ,成功地解决了美国南部地区最难治的杂

草赤稻及其他禾本科与阔叶杂草 ,2005年种植面积

超过 24万 hm
2
,占美国水稻种植面积的 17%

[ 36 , 37]
。

抗磺酰脲类作物的选育主要是通过将拟南芥及

烟草等的 ALS 突变基因导入作物中 ,目前已创制出

了抗磺酰脲油菜 、烟草 、亚麻 、玉米 、水稻等多种作物

的抗性品系 ,但目前尚无成功的抗磺酰脲作物在农

业生产中大面积种植的事例[ 35] 。

种植抗除草剂作物的结果是更加依赖除草剂 ,

这更加恶化了杂草对除草剂的抗药性问题 。所以在

生产中 ,种植抗除草剂作物只能作为杂草治理中的

一个方法而不能取代除草剂的轮换使用和非化学的

除草手段。

6　杂草对 ALS抑制剂抗药性的测定

A LS的活性是鉴定杂草抗药性的一个生化指

标 ,许多研究表明 ,杂草对 ALS抑制剂产生抗药性

是由于 A LS对除草剂的活性改变而引起的。对抗

药性和敏感性鸭舌草(Monochoria vaginalis)的

A LS活性进行分析 ,结果发现 ,抗性生物型的 A LS

对 A LS抑制剂不敏感 ,两者的抗性系数一般为 10

到数十倍
[ 38 , 39]

。Pe ter 等也发现 , 在 S isymbrium

orientale 和 Brassica tourne fort i 的抗药性和敏感

性生物型中 ,A LS 抑制剂的活性不同 ,抗药性的生

物型对 A LS抑制剂不敏感 ,一般情况下抗药性生物

型的 IC50是敏感性生物型的十几倍至上百倍[ 40] 。

因此 ,对抗 ALS 抑制剂的杂草进行抗药性鉴定 ,一

般通过对其 A LS 的活性测定就可以确定该杂草是

否已发生抗药性
[ 41]

。

杂草对 ALS 抑制剂抗药性的测定除了测定

A LS抑制剂的活性外 ,还有地面部分再生法 、发根
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法 、等[ 42 ～ 44] 。发根法主要是将测试杂草的 2种生物

型在成株期拔出洗净 ,然后把根从距离茎基部 1cm

处剪断 ,放到含有不同磺酰脲类除草剂浓度的 MS

培养液中进行培养。一般在 14d左右时检查根的长

度和数量 ,一般抗药性杂草生物型的根会很快发出

来 ,而敏感性生物型根的生长则会受到抑制。地面

部分再生法和发根法原理相同 ,只是利用植物的器

官不同。一般地面再生法有切株测定法 、切割顶芽

测定法和不同剂量供试药剂测定法等。

7　小结

ALS 抑制剂是世界上应用最广泛的高效除草

剂 ,杂草对抗 ALS抑制剂的抗药性无疑对农药生产

商 、杂草防治的专业人员和生产者提出了抗性管理

和预防的挑战。除草剂的合理使用以及改进现有的

耕作栽培制度 ,选育抗药性的作物品种等是预防抗

药性杂草的发生和控制抗药性杂草的必要手段。

我国有关 A LS 抑制剂杂草抗药性方面的报道

较少 ,从事的研究主要限于对抗药性杂草的鉴定和

防治方面[ 9 , 10] 。对抗药性杂草的遗传学 、生理学 、靶

标酶的分子生物学 、抗除草剂基因利用等方面的研

究都不多 。国外对抗除草剂基因的利用早已进入了

应用阶段
[ 35 ～ 37]

,我国在这方面还相对滞后 ,今后应

该加强对杂草抗药性机理的研究 ,特别是对靶点抗

性机理的研究 ,这不仅有利于防止或延缓抗药性杂

草的发生 ,而且对开发新型 ALS 抑制剂和培育 、筛

选抗除草剂的作物品种至关重要。随着杂草对除草

剂抗药性机理和抗性分子生物学研究的不断深入 ,

抗性基因的克隆和在转基因作物中的应用将会成为

作物育种的一个方向 。
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