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农药内吸性的研究现状与改善策略
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摘   要：合理利用和改善农药在植物中的内吸传导特性可大幅提高农药在靶标部位的积累并减

少农药对环境的污染。通过对农药内吸性的研究，已逐步揭示了植物吸收和传导农药的基本原

理，对内吸性农药的研发具有重要意义。随着农药改造和纳米载体的出现及发展，利用不同方

法或手段来改善农药内吸性的研究报道也逐渐增加。本综述主要从农药在植物中的内吸性研究

进展、研究方法以及改善农药内吸性的策略 3 个方面进行了阐述，可为内吸性农药及其剂型的

开发提供参考。
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Research status and improvement strategies of uptake ability of pesticide
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Abstract: Uptake ability of pesticide has always been a hot topic in the field of agricultural research.
Reasonable use and improvement of uptake ability of pesticide in plants can greatly increase the
accumulation of pesticides at target sites and reduce pesticide pollution in the environment. The
researches about uptake ability of pesticide have gradually revealed the basic principles of absorption
and translocation of pesticide in plants, which is of great significance for the development of systemic
pesticides. With the transformation of pesticides and the emergence of nanocarriers, the researches
about these two methods to improve the uptake ability of pesticides have gradually increased. This
review will summarize the research progress, methods, and the improving of the uptake ability of
pesticides in plants in order to provide a basis for the development of systemic pesticides.
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提高农药利用率仍然是中国目前亟待解决的

重要问题之一[1]，而提高农药与靶标部位接触的机

会是提高农药利用率的一种重要方式[2]。对于内吸

性农药，其与植物接触后可以通过渗透作用进入
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植物体内并随体内的水分循环到达植物各部位，

从而提高与靶标的接触几率并减少在环境中的浪

费[2]；而对于非内吸性农药，如果其未与靶标生物

直接接触就很难得到有效利用，未接触靶标的农

药会因雨水冲刷或漂移作用进入土壤、水等环境

中，有的还会随食物链富集对有益生物产生影响[3]。

随着导向农药和纳米载体材料的发展，以其作为

提高农药利用率的手段得到了广泛关注，目前有

关改善农药的内吸性或靶向性的研究也取得了一

定的进展。本综述拟从农药在植物中的内吸性研

究进展入手，先介绍农药与植物的相互作用原

理，再阐述当前研究农药内吸性的主要方法，介

绍农药内吸性的主要研究手段，最后介绍两种改

善农药内吸性的途径，旨在为提高农药利用率的

途径提供建议。

1    农药在植物中的内吸性研究进展

内吸性农药可以被植物的根系或叶片吸收，

并通过短距离运输和长距离运输两种方式在植物

中传导，从而在植物体中形成系统性分布，最终

使作物得到保护[4]。以下从农药与植物之间的关系

阐明内吸性农药在植物体内的吸收方式和传导途

径与判断方法。

1.1    植物根系对农药的吸收

植物根系是农药进入植物的重要部位之一。

植物根系对农药的吸收能力受农药本身的物理化

学性质、植物的生物学特性和环境介质因素的影

响[5]。植物根系吸收农药有主动吸收和被动扩散两

种方式，通常以被动扩散为主[5]。一般来说，农药

通过根系进入植物体可分为吸附和吸收两个步

骤：首先，农药在根系表面吸附，再蒸腾流的作

用下随之被吸收进入植物体内 (图 1)。土壤的温

度、pH 值、有机质含量和有机碳含量等均会影响

土壤对农药的吸附，导致不同土壤中有机物的生

物利用性存在差异[6]。在植物根系被动吸收农药过

程中，环境中农药的浓度可直接影响农药对根系

的吸附作用。蒸腾流是影响植物从外界吸收农药

的重要因素之一[7]，此外，根系中的碳水化合物、

含水量以及脂溶性物质之间的含量关系等均植物

吸收农药起到重要作用[7]。正辛醇/水分配系数的

对数值 (logKow) 通常是被用来评价化合物在水和

有机质或生物脂肪之间分配的重要指标，其多被

用来比较植物从土壤中吸收有机物的能力，也有

研究表明，可以用其来预测农药在植物体内的传

导方式[8]。但也存在例外，Li 等研究发现部分新烟

碱类农药并不适用这项规律，以噻虫嗪 (logKow =
−0.13) 和啶虫脒 (logKow = 0.8) 为例，虽然噻虫嗪

更容易被根系吸收，但啶虫脒在小青菜中却有更

好的转移能力，产生该差异似乎与其 logKow 值呈

弱相关，而与其相对分子质量呈显著相关[9]。

1.2    植物叶片对农药的吸收

植物叶片是农药进入植物的重要部位，农药

通过植物叶片进入体内必须克服许多障碍。农药

进入植物叶片，必须穿过的首要屏障是植物表皮[5]。

因此，植物叶片表皮上的角质层、气孔或亲水小

孔就是农药进入植物叶片的主要途径。不同种植

物的蜡质层构造与厚度存在差异，角质层的厚度

随植物种类而变化，但对于大多数农业植物而

言，其范围为 0.5~25 μm[10]。通过角质层进行扩散

的农药，其扩散能力与农药的分子大小、温度和

角质层的性质存在密切联系，亲脂性农药的扩散

过程可以用 Fick 扩散第一定律进行描述[5]。而气

孔或亲水小孔则是亲水性农药进入植物表皮的主

要途径，这与植物组织结构有着较为密切的联

系，角质层中也有一些供极性物质通过的亲水小

孔和分布在叶片上的气孔[11]。质膜作为叶片吸收

的最后一步，膜上的一些载体和质子泵也有可能

参与农药的吸收过程[11]。此外，植物叶片吸收农

药的能力还与植物品种、植物生长阶段以及一些

环境因素密切相关 [ 5 ](图 2)。由于农药的液滴大

小、接触面积和制剂类型等因素的影响，叶片角

质层与农药的作用关系并不完全一致。

1.3    农药在植物中的传导

植物质膜是吸收和传导农药的物理屏障，细

胞膜是一个疏水载体，主要用来控制细胞和环境
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图 1    农药进入植物根系的主要途径

Fig. 1    The main routes of pesticides entering plant roots
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之间的信息和物质交换[10]。农药要进入植物维管

系统必须通过细胞膜才能在细胞之间传导，并最

终进入维管束进行长距离运输。因此，膜渗透机

理是影响植物长距离运输和分布的关键因素。

1.3.1    植物的传导组织　木质部是植物运输水和

矿物盐的主要组织，与细胞相比木质部可以更好

地输送水溶液，而不易被阻塞。韧皮部在植物中

主要起到运输营养物质的作用。木质部与韧皮部

在植物中形成了水、溶质和光合作用产物的平行

运输方式[10]。不同性质的农药在植物体中的运输

方式也存在差异，一般认为存在木质部运输、韧

皮部运输和双向传导三种方式[5]。

1.3.2    判断农药在植物中传导的方法　植物吸收

和传导一般来说是一个连续的过程。用于判断农

药在植物中的传导方法有多种，比如蒸腾流富集

比 (TSCF)、传导因子 (TF)、正辛醇/水分配系数

(logKow)、解离常数 (pKa)、传导蛋白、脂肪含量

等都会影响农药在植物中的传导情况[7,9]。蒸腾流

富集比表示有机化合物在木质部的含量与其在溶

液中的浓度之比，通常用来评价有机化合物通过

被动运输从根到茎的传导能力[10]。传导因子用来

评估在不同处理方式下有机化合物在植物体内的

传导能力[12-13]，Ge 等用传导因子值比较了毒死蜱

在不同蔬菜中的传导能力[12] 与几种新烟碱类农药

在水稻中的传导能力[13]。然而，农药在植物中的

吸收和传导能力都与农药自身的 logKow 大小存在

一定的关系。有研究表明，疏水性较低的有机化

合物主要通过蒸腾流来吸收和传导，疏水性较高

的有机化合物则不易在植物中发生传导[14]，而是

以根系聚积为主，也有一些脂溶性农药的传导需

要借助脂质传导蛋白来实现 [ 1 4 ]。H s u 等发现

logKow 值过大或过小，蒸腾流富集比值 (TSCF)

都会降低，不利于农药的传导[15]。当外源化合物

的 logKow = 1.78 时，其在水稻中的 TSCF 达到最

大值[15]。也有研究发现 logKow > 1.8 的农药可以

被植物根系吸收，但不易通过木质部向植物其他

部位进行传导，造成农药在植物根系的聚积[8]。农

药在传导过程中还有可能在木质部和韧皮部被降

解或代谢，而这些代谢物的出现也会影响农药在

植物中的传导能力[5]。判断农药在植物中传导的方

法除了上述内容外，也要注重植物的品种、生育

期和环境条件等其他因素[10]。

2    农药在植物中的内吸性研究方法

农药内吸性的研究方法有很多种，目的都是

研究植物吸收农药的能力与传导农药的途径。目

前，用的最多的方法就是利用残留分析的手段来

测定农药在植物体内的含量与分布上的差异 [16]。

当然，也有利用可视化途径来研究农药的内吸

性，通过靶标生物或细胞层面进行分析。

2.1    生物测定法

利用靶标生物在植物上的分布或死亡率情况

来判断农药在植物中的传导情况，这种方法一般

会将生物测定与农药内吸性研究结合在一起，通

过观察害虫死亡情况与病菌受抑制情况来判断农

药在植物体内的分布情况[17]；Olson 将吡虫啉施用

至种植马铃薯的土壤中，通过观察马铃薯不同叶

片上的马铃薯甲虫死亡率来判断吡虫啉在马铃薯

中的传导情况[18]。然而，这种方法的缺点在于特

定生物所需的饲养和检测方法复杂，特定生物对

农药的敏感性存在差异而使导致试验误差较大，

且部分农药在植物体内形成代谢产物可能会影响

检测结果。

2.2    同位素标记法

放射性同位素标记法就是借助同位素原子以

追踪农药分子在植物体内的分布情况和传导过

程，使农药内吸性研究变得可视化[19]。例如用放

射性同位素14C 标记腈菌唑后，利用放射性自显影

照片可观察植物各部位的放射强度，进而判断农

药在植物中的分布和途径情况[20]。

2.3    荧光标记法

异硫氰酸荧光素 (FITC) 是一种在细胞生物

学、分子生物学和药物研究等领域广泛应用的荧

光素类标记物[21]。FITC 是在荧光素的结构上引入

异硫氰基 (-N=C=S) 得到的，异硫氰基通过与被标
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图 2    农药进入植物叶片的主要途径

Fig. 2    The main routes of pesticides entering plant leaves
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记物如蛋白质的伯胺基团反应形成硫脲键，成为

牢固的荧光蛋白质结合物，从而实现对农药分子

的荧光标记[21]。因此，FITC 与农药分子结合后将

有利于农药在植株中的可视化研究。例如，

Wang 等就利用荧光蛋白与氟虫腈结合来检测氟虫

腈在蓖麻韧皮部中的传导情况，使其在韧皮部的

传导途径可视化[22]。Nair 等将 FITC 与农药载体结

合观察到荧光农药载体在水稻幼苗根部的有效传

输[21]。但是，Nair 也发现 FITC 标记的农药载体对

水稻种子萌发具有抑制作用 [ 2 1 ]。因此，在利用

FITC 作为农药的内吸性的检测方法时，不仅要注

意荧光基团对植物的生理影响，还要确保选择的

荧光基团不能影响农药自身的理化性质[23]。

2.4    亚细胞定位法

植物的亚细胞分级主要分为可溶性组分、细

胞壁和细胞器三个部分。柯林斯等报道称，在固

溶体系中，溶解度低的有机化学品更容易被分解

成脂肪含量较高的固相。Kang 等发现植物的细胞

壁则主要由多糖组成，而细胞器则含有更多的脂

类成分，可溶性组分则由质外体中的水分、液泡

溶液和细胞或细胞器之间的溶胶状基质组成 [24]。

一般来说，疏水性的农药更容易被分配至脂肪含

量较高的组分，通过测定农药在亚细胞组分中的

含量有利于测定农药在细胞中的聚集场所，也可

以用于农药在植物中分布的分析[25]。在 Ju 等的研

究发现乙草胺在根系细胞器的浓度明显高于细胞

壁和可溶性组分，这使得乙草胺主要聚集在小麦

根系而不易向上的传导[26]。而阿特拉津在细胞器

和细胞壁中的富集能力较低，这使得阿特拉津不

易在根系富集，而是更容易向上传导[7]。然而，亚

细胞定位对农药传导情况的预测也存在一定的局

限性，在某些情况下农药的亚细胞分布还可能会

随 logKow、pKa、亚细胞组分相对含量和植物种

类的不同而出现差异[27]。有研究发现虽然嘧菌酯

在根系得可溶性细胞组分中的分布比例最高，但

并没有发生较高得向上传到现象[27]。

3    改善农药内吸性的策略

改善农药内吸性可以增加其接触靶标的机

会，虽然，利用基团或载体来提高农药内吸性的

手段尚处于起步阶段，但透过当前的研究可以发

现这两种手段在改善农药内吸性上具有较大的潜

力。定量构效关系 (QSAR) 是利用分子的理化性

质或结构式与其生物活性之间的关系来筛选活性

化合物的重要方法之一[28]。导向农药的研究很多

就是借助 QSAR 的手段来预测农药与植物之间的

互作关系，借此改善农药的内吸性[29]。纳米载体

在哺乳动物中的应用比在植物中的应用早，纳米

材料在植物中的应用仍然是一个相对较新的概念[30]。

近年来，纳米技术在农作物上的应用逐渐增加，

其中一个重要应用就是农药控制释放的研究。其

次，作为一种促进农用化学品在植物中的传导应

用也已经引起了关注[30]。近些年来，一些学者通

过添加基团对农药进行改造或通过采用纳米载体

的方式提高农药的内吸性的研究报道 (表 1)。
 

3.1    提高农药在植物体内的导向性

一种可以在植物体内定向传导并积累的农药

称为导向农药，其是通过二元拼接的方法或其他

方法与农药活性成分偶联形成的导向载体-农药活

性成分复合物[29]。导向农药可以利用农药分子与

一些植物的营养物质相偶联，例如，肽、氨基酸

或葡萄糖等分子或基团[37]。通过植物转运营养物

质的方法将农药转移到营养物质的积累部位；若

表 1    提高农药内吸性的案例

Table 1    Examples of improving pesticide's uptake

农药种类　
Types of pesticides　

采用类型
Types

提高内吸性的方法
Methods of improving uptake

参考文献
References

氟虫腈 Fipronil 导向农药 Guided pesticides 甘氨酸 Glycine [31]

氟虫腈 Fipronil 导向农药 Guided pesticides 葡萄糖 Glucose [32]

拌种咯 Fenpiclonil 导向农药 Guided pesticides 酸性衍生化 Acidic derivative [33]

三唑醇 Triadimenol 导向农药 Guided pesticides 吲哚乙酸 Indoleacetic acid [34]

氰菌胺 Fenoxanil 纳米载体 Nanocarrier 介孔二氧化硅 Mesoporous Silica [30]

螺虫乙酯 Spirotetramat 纳米载体 Nanocarrier 介孔二氧化硅 Mesoporous SilicaNanoparticles [35]

咪鲜胺 Prochloraz 纳米载体 Nanocarrier 介孔二氧化硅 Mesoporous SilicaNanoparticles [36]
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有昆虫取食植物形成伤口植物就会产生一些抗性

物质在伤口处积累，例如，水杨酸、茉莉酸或酚

类化合物等，因此导向农药也可以利用这样的特

性让农药在植物中形成定向积累[37]。

3.1.1    导向农药的应用　糖基化农药成为开发具

有韧皮部传导能力的新型杀虫剂的一种有效途

径。Hsu 等人就指出酸性物质在韧皮部具有较高

的韧皮部迁移率，葡萄糖醛酸化可促进化合物在

韧皮部的移动[38]。农药经糖基化改性后，可以使

原本在韧皮部流动性差或不发生传导的农药流动

转化为可以在韧皮部传导的结合物，利用内源植

物单糖传导可以实现单糖-农药结合物在韧皮部的

理想迁移[39]。Wu 等将葡萄糖与氟虫腈结合，发现

所得到的糖基氟虫腈在蓖麻韧皮部的传导能力显

著提高[32]。在 Wang 等的研究中还发现蓖麻韧皮

部细胞对低浓度的荧光葡萄糖-脯氨酸衍生物 (2-
NBDGTF) 吸收量随 pH 值的降低而显著上升，同

时，该过程也有主动运输的参与[22]。随后的研究

也发现植物质膜转运蛋白在细胞、器官及其环境

之间的信息和物质交换中起着重要作用，以氨基

酸为导向农药的复合物可由多种植物转运蛋白调

节来提高内吸性[40-41]。Xie 等在研究由甘氨酸与氟

虫氰结合而得的甘氨酸-氟虫腈复合物在蓖麻韧皮

部传导时，发现其中的 RcLHT6、RcANT15、
RcProT2 和 RcCAT2 四个转运蛋白参与了甘氨酸-
氟虫腈复合物的传导过程[31]。当然，也有学者利

用酸性衍生化来提高农药在韧皮部的传导能力[33]。

Chollet 等就利用拌种咯的酸性衍生化提高其在韧

皮部的传导能力，并表现出良好的生物活性[33]。

3.1.2    导向农药存在的问题　导向农药的研发提

高了农药的内吸性，增加了农药在靶标部位的聚

集，为发现用于可持续植物保护的新产品开辟了

广阔的前景。然而，由于对各种植物营养物质转

运载体的功能和结构特征了解有限，寻找能够作

为农药转运的特异性载体十分困难。导向农药一

旦到达目标位置，植物将通过各种酶或化学溶解

释放农药分子，但是农药的活性却受到了影响[42]。

Xia 等研究发现，虽然葡萄糖-氟虫腈复合物中的

O-糖苷键可以被 β-葡萄糖苷酶水解下得到氟虫腈

活性成分，但是其杀虫活性稍有降低[39]。在植物

对导向农药吸收的过程中，一些与导向农药基团

相似的营养物质会对其产生竞争抑制作用[31]。在

蓖麻吸收氨基酸导向农药甘氨酸-氟虫腈时，谷氨

酸、甘氨酸、组氨酸和苯丙氨酸四种氨基酸与甘

氨酸-氟虫腈存在竞争抑制关系，尽管苯丙氨酸与

甘氨酸一样是中性氨基酸，苯丙氨酸的抑制作用

却显著高于另外三种氨基酸[31]。因此，未来导向

农药在基团选择与农药搭配的研究中仍然面临着

众多挑战。

3.2    采用纳米载体提高农药在植物中的传导性

纳米载体具有理化性质稳定、易于表面功能

化、高生物相容性和在植物中的低降解性等特

点。将农药分子负载于纳米载体中，通过纳米技

术和纳米材料的应用，可以改善脂溶性农药的水

基化分散特性，利用特定的纳米载体可以改善部

分农药在细胞中的吸收和转移能力[35-36]。因此，通

纳米技术来改善植物对农药吸收和传导的能力，

是提高农药的有效利用效率的另一种有效途径。

3.2.1    纳米载体的应用　纳米载体中常用的无机

纳米材料有多种，包括金属、金属氧化物、半导

体和二氧化硅等[43]。其中，介孔二氧化硅纳米颗

粒 (MSNs) 作为一种高效的生物分子载体在哺乳动

物系统中占据主导地位。在医学领域，为了提高

细胞对药物、蛋白质和核酸等分子的吸收能力，

MSNs 成为了增强化合物在组织和器官中运输的

重要载体[44]。近年来，纳米技术在农作物上一个

重要应用就是农药缓释技术的研究[30]。其次，也

有研究发现 MSNs 对植物几乎没有毒性且具有促

进植物吸收和传导的特点 [ 4 5 - 4 6 ]，这使得利用

MSNs 改善农药内吸性的应用引起了广泛的关

注。Chang 等利用功能化 MSNs 将外源 DNA 导入

拟南芥的根中，并且在众多现象中发现 MSNs 可
能具有跨维管束长距离运输和细胞间运输的功能[47]。

在 Zhu 等的研究中发现 MSNs 也提高了水稻对杀

菌剂氰菌胺的吸收传导能力[30]。还有研究发现以

MSNs 为载体的咪鲜胺与传统的咪鲜胺悬浮剂具

有几乎相同的杀菌活性，并且以 MSNs 为载体的

咪鲜胺更易被黄瓜植株吸收，且具有更长的持效

期[36]。在 Zhao 等研究中发现以 MSNs 不仅提高了

黄瓜叶片对螺虫乙酯的吸收能力，也提高了螺虫

乙酯在黄瓜体内的传导能力[35]。此外，MSNs 还提

高了螺虫乙酯在黄瓜果实中的积累量，但是未超

过农药残留标准[36]。

3.2.2    纳米载体存在的问题　MSNs 的粒径是限

制植物吸收纳米农药关键因素，只有合成了具有

最佳粒径和构型的 MSNs，才可能被植物细胞或
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组织吸收。在多数植物的根系中，只有纳米载体

颗粒的粒径小于或等于 50 nm 才能穿过植物的细

胞和细胞壁[45-47]。然而，在 Zhao 等研究发现粒径

在 200~300 nm 之间的 MSNs 也可以被黄瓜叶片吸

收并发生跨叶传导现象[35]。Zhu 等研究发现水稻也

能吸收平均粒径在 258 nm 的 MSNs[30]。Dietz 和

Herth 就这对这种现象做出了解释，认为植物细胞

在受到钙、硅、蛋白质、病毒和环境胁迫等影响

下会适当改变对被吸收物质的尺寸限制 [ 4 8 ]。可

见，不同植物的各部位对纳米载体的粒径要求并

非完全一致，因此设计结构合理的 MSNs 是改善

农药内吸性的关键。

4    小结与展望

研究农药在植物中的内吸传导原理和方法，

为新农药开发和剂型创新提供了重要的依据。目

前，农药的内吸性主要由农药的理化性质、制剂

类型以及植物生理特性来决定。新农药研发也往

往需要花费数年的时间，且得到的化合物不一定

兼备良好的内吸性和高生物活性。因此，单靠筛

选内吸性的农药化合物，并不是提高农药内吸性

的最佳措施。在现有农药的基础上，随着农药改

性与纳米载体两条途径的出现，改善农药内吸性

的成功案例逐渐增加。虽然这两种途径的发展还

会面临众多的挑战，但这为日后提高农药利用率

的基础研究和实际应用开辟了广阔的前景。
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