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研究の概要 
本研究では、アフリカの作物生産に甚大な被害を与えている根寄生雑草である Strigaの制御を
目指し、化学的制御物質の創製と実用化の可能性を検討する。そのために Strigaの生理作用に
基づき Striga 種子の自殺発芽促進剤、Striga 種子中のストリゴラクトン受容体制御剤や宿主
におけるストリゴラクトンの生合成制御剤の開発とそれら化合物の作用機構の解明を行う。 

研 究 分 野：生物制御化学 

キ ー ワ ー ド：根寄生雑草、ストリゴラクトン、生合成阻害剤、受容体阻害剤、自殺発芽 

１．研究開始当初の背景 
植物の枝分かれを抑制する植物ホルモンで

あるストリゴラクトン(SL)は、根寄生雑草で
ある Striga の種子を発芽させ、作物根への
寄生を促進する物質である。この寄生の結果
農業生産性が著しく低下するために大きな
問題となっている。Strigaによる根寄生を抑
制するためには、Striga種子を宿主作物が存
在しない状態で化学物質により発芽させて
土中で枯死させる自殺発芽促進技術が有効
であると考えられてきた。しかし一般的に SL
類はその構造から環境中で不安定であり、使
用方法が制限されるという欠点を有してい
る。一方で宿主作物の SL 生合成を抑制させ
た品種の開発も行われてきたが決定的な解
決策となっていない。本研究グループでは、
Striga 被害低減のための化学的制御法を模
索する過程で、ストリゴラクトンミミックに
よる自殺発芽誘導剤に加えて多様な化学的
制御方法が適用可能であることを見出した。
しかし化学的な根寄生雑草被害防除方法を
開発するために有用な Striga に関する生物
学的基盤の整備は遅れている状況である。 
 
２．研究の目的 
根寄生雑草の寄生を抑制し農業への被害

を低減可能な化合物の創製を目的としてい
る。そのためには根寄生雑草の寄生メカニズ
ムについて、その知見を活用するだけでなく
今後の化合物創製のためにより詳細な機構
解明が重要である。まず既知の情報に基づき、
作物根への寄生を防ぐためには、１）作物生
産性に影響を与えない条件で宿主作物にお

ける SL 生合成を化学的・生物学的に制御す
ること、２）Striga 種子の SL 受容体アゴニ
ストを創製し宿主作物の存在しない状態で
発芽させ寄生させずに枯死させる自殺発芽
を誘導すること、３）SL刺激により根寄生雑
草中で発生することで最終的な発芽原因物
質となっているエチレンのアゴニストを創
製し、自殺発芽剤として利用すること、４）
Striga 種子の SL 受容体を特異的に阻害し発
芽を抑制すること、が有望な方法であると考
えた。そこで上記１）〜４）の要件を満たす
化合物の創製と作用機構の解析、そして実際
の根寄生雑草被害低減効果について検討す
ることを最初の目的とした。続いて得られた
化合物を利用することで、根寄生雑草に多数
存在する SL 受容体と類似したα /β
-hydrolase の解析と根寄生雑草の制御を目
指してそのα/β-hydrolase 阻害剤の創製を
次の目的とした。また５）エチレンアゴニス
トの設計を容易にするために、エチレン受容
体との親和性測定可能な系の開発ならびに
エチレン受容体の結晶化も目的とした。 
 

３．研究の方法 
前項の番号に即して説明する。 
１）チトクローム P450 である MAX1を仮想標
的とする SL生合成阻害剤 TIS108の標的部位
について、４種類存在するイネ MAX1 タンパ
ク質への親和性やその機能阻害活性を調べ
ることにより検討するとともに、TIS108 がイ
ネ形態に変化を与えない理由についても追
究する。またジベレリンが SL 生合成を抑制
するとの本研究グループの報告に基づき、よ
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り安価なジベレリンアゴニストの創製を行
うと同時に、ポット試験によりその根寄生雑
草被害防除効果についても検討する。 
２）SL 生合成中間体であるカーラクトンから
派生するカーラクトン酸は SL 活性を有して
いた。そこでこの構造に基づき新しい SL ア
ゴニストの創製を試みた。合成化合物の構造
活性相関を通して SL 受容体への親和性なら
びに根寄生雑草発芽誘導活性を検討するこ
とで最適化合物を選抜する。 
３）見出したエチレンアゴニストである
KUT15 の根寄生雑草防除効果を調べその作用
発現機構と実際の有用性を確認するととも
に、化合物ライブラリーを用いたスクリーニ
ングにより新たなエチレンアゴニストを発
見する。 
４）イネ SL 受容体 D14を標的とする共有結
合阻害剤を報告した。この過程で構築した化
合物ライブラリーを用いて、D14 と同じα/
β-hydrolaseファミリーに属する根寄生雑
草 StrigaSL 受容体の阻害剤リード化合物の
発見とその構造展開を行う。 
５）発現量が高くかつ安定性が高いエチレン
受容体（AtETR1）の組換え体の発現・精製系
を確立し、アゴニストと受容体の結合解析を
可能にする。また膜タンパク質の結晶化で通
常用いられている方法でエチレン受容体結
晶化条件の探索と改善を進める。 
 
４．これまでの成果 
１）TIS108 のイネ中標的が MAX1 であり、４
種類存在するイネ MAX1 タンパク質中 3 種類
に対して高い阻害活性を示すことを明らか
にした。またイネ特異的なジベレリンアゴニ
ストを見出すことに成功し、ポット試験によ
る根寄生雑草被害防除効果を検討中である。 
２）内生物質であるメチルカーラクトン酸構
造に基づき設計・合成した化合物は強力な SL
活性を有していた。特にエステル部分をアミ
ドに置換した化合物は根寄生雑草発芽誘導
活性が優れており、ポット試験においても有
望な結果を与えた。 
３）KUT15 の詳細な生物試験の結果、この化
合物は実用化のための障害の一つであった
種子のコンディショニングを必要とせずに
発芽促進活性を示すことを見出した。また根
寄生雑草防除効果のポット試験で良好な結
果を与えたことから、KUT15 は実用化に有望
な化合物であると判断できた。また KUT15と
SL を共処理することでコンディショニング
なしに SL効果を得ることが明らかになった。
また化合物ライブラリーを用いたスクリー
ニングにより新たなエチレンアゴニストで
ある ZT系化合物を発見できた。 
４）α/β-hydrolase共有結合阻害剤ライブ
ラリーを用いて、D14と同じα/β-hydrolase
ファミリーに属する根寄生雑草 StrigaSL受
容体の阻害剤リード化合物を発見した。この

化合物は Striga受容体に共有結合を形成す
ることで作用している可能性を示す結果を
得ている。 
５）エチレン受容体（AtETR1）組換え体の発
現・精製系の確立という大きな進展があった。 
 
５．今後の計画 
１）適用作物の対象をひろげると同時に形態
と作用部位の関係を明確にする。 
２）アミド置換型化合物について SL 受容体
に結合して効果を示していることを明確に
する一方、SL 中の SL 受容体ファミリーに対
して効果を示すアゴニスト・アンタゴニスト
を創製し生理機能解析に適用する。 
３）ZT 系化合物の構造活性相関と作用機構解
析を行う。 
４）受容体内の阻害剤結合アミノ酸残基の特
定と共結晶化による結合様式の解析を行う。 
５）エチレンアゴニストとの結合観察条件と
受容体結晶化条件の探索と改善を進める。 
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