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研究成果の概要（和文）：熱帯および亜熱帯の農業に深刻な被害をもたらしているオロバンキや
ストライガなどの根寄生雑草の防除を目的として、根寄生雑草の種子発芽刺激活性を有する根圏
情報物質ストライゴラクトンをモデルに構造活性相関研究を行い、天然ストライゴラクトンの環
境中での不安定性を改善できることが予想される高い発芽刺激活性を有する新規な化合物を見
出した。これらの種子自殺発芽誘導剤としての実用化に向けて研究を展開中である。 
 
研究成果の概要（英文）：To control root parasitic weeds like Orobanche and Striga severely damaged 
to agricultural production in both tropical and subtropical areas, new seed germination stimulants were 
discovered on the basis of a study on the structure-biological activity relationship of strigolactones, 
chemical transmitters in rhizosphere. Trial on the practical use of the chemicals as a suicidally inducing 
seed germination stimulant is underway.  
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１． 研究開始当初の背景 
根圏情報物質ストライゴラクトンをモデル
に構造活性相関研究の新展開を図り、根寄生
雑草種子自殺発芽誘導剤の開発を行う。被子
植物の約１％が他の植物に寄生すると見積
もられている。このうち農業に深刻な被害を
もたらしているのは根寄生雑草のオロバン
キ（Orobanche spp.）とストライガ（Striga spp.）
である。オロバンキが広葉作物を宿主として
地中海沿岸を中心に分布しているのに対し、
ストライガはアフリカを中心に分布してい
る。ストライガによる被害は 7-13 億米ドルと
試算されており、ストライガは病原菌、害虫、
鳥を上回る、食糧生産を阻害するアフリカ最

大の生物的要因と考えられている。とりわけ
大きな被害をもたらしているのは、 S. 
hermonthica と S. gesnerioides であり、前者は
ソルガム、ミレット、トウモロコシ等の主食
となる作物の生産に、後者は貴重なタンパク
質源であるササゲの生産に甚大な被害をも
たらしている。ストライガは一個体あたり十
万粒ときわめて高い種子生産能力を有する
ため、いったん侵入された畑は耕作が困難に
なり放棄される。このことは砂漠化の一因と
もなっている。オロバンキも同様に高い種子
生産能力を有するが、被害の程度はストライ
ガよりは穏やかである。根寄生雑草は宿主か
ら独立しては生きられないため、発芽には温



度と湿度に加えて、化学シグナル（発芽刺激
物質）を要求する。最初に単離された発芽刺
激物質は strigol であり、ワタの根浸出液から
S. hermonthica 種子に対する発芽刺激活性を
指標に精製され結晶として得られた。その構
造は X 線解析および合成によって決定され
た。ソルガムの根浸出液から S. hermonthica
種 子 に 対 す る 発 芽 刺 激 活 性 を 指 標 に
sorgolactone が単離され、合成によって構造
が確認された。同じ年に同じグループによっ
て Alectla fogeri および S. gesnerioides 種子に
対する発芽刺激活性を指標に alectrol が単離
され推定構造 が提出されたが、後に否定さ
れた。アカクローバーの根浸出液からは O. 
minor 種子に対する発芽刺激活性を指標に
orobanchol が単離され、合成によって構造が
決定された。一連の発芽刺激物質は構造が類
似していることからストライゴラクトン
（strigolactone）と総称されている。 
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２． 研究の目的 
Strigol の単離構造決定を機に、1970－80 年代
に Johnson らによって GR24 を含め、多様な
ストライゴラクトンの化学合成が精力的に
進められた結果、ストライゴラクトンの活性
発現には C 環と D 環、およびそれを連結する
マイケル受容体部分（－Ｏ－ＣＨ＝Ｃ－Ｃ＝
Ｏ）と標的酵素との反応が必須であると考え
られた。また、 1980－ 1990 年代には、
Zwanenburg らによって宿主の存在しない畑
に処理して根寄生雑草種子を強制的に発芽
させ自殺に追い込む、いわゆる自殺発芽誘導
剤の開発に重点をおいた研究が進められた
結果、A、Ｂ、Ｃ環部の構造を簡素化した
Nijmegen-1 が開発された。しかし、Johnson
および Zwanenburg らが合成した一連のスト
ライゴラクトンのオロバンキとストライガ
に対する作用スペクトルは概ね同様であり、
いずれも、S. gesnerioides の発芽は誘導しなか
った。 
1970－90 年代に活発に研究されたストライ
ゴラクトンには二つの大きな謎が残されて
いた。一つは S. gesnerioides の発芽を誘導で
きる唯一の化合物である alectrol の真の化学
構造であり、いま一つは、そもそも宿主とな
る植物がストライゴラクトンを生産・分泌す
る意義であった。最近、これらの問題は相次
いで解決した。すなわち、alectrol は orobanchol 
O-acetate であることが判明した。また、スト



ライゴラクトンがアーバスキュラー菌根菌
の菌糸分裂誘導因子として再単離された。こ
の結果、ストライゴラクトンは数年前まで考
えられていたよりもはるかに重要な生態学
的意義を有する根圏情報物質であることが
明らかとなった。以上のように、Zwanenburg
の引退後停滞しているストライゴラクトン
の構造活性相関研究を、新たな視点で展開す
る機が熟している。このような背景のもと、
本研究では次の二つの課題について取り組

依頼して、化合物の有用

るうオロバンキの克服にも貢献
きる。 

製を目指して、以下の２

OGR24の合成と生物
活性試験を行う。 

できるＤ環部

立、およ
屋外での生物活性試験を行う。 

取得に成功し、生物試験を実施中であ
。 

む。 
(1) JohnsonやZwanenburgらの研究では、スト
ライゴラクトンの 4-O-acetyl体を基本とした
構造活性相関研究は行われていない。そこで、
S. gesnerioidesに対する自殺発芽誘導剤の創
製を目指して、高活性化合物の開発を行う。
(2) すでに申請者らは、活性発現に必須であ
ると考えられてきたＣ環とＤ環の連結部で、
しかもマイケル受容体能を有する部分（－Ｏ
－ＣＨ＝Ｃ－Ｃ＝Ｏ）のＣＨを（－Ｏ－Ｎ＝
Ｃ－Ｃ＝Ｏ）のように窒素に替えたイミノア
ナローグが活性を発現することを見出して
いる。このことは、活性発現にはその分子の
酵素との反応性よりも酵素と分子との親和
性が重要であることを示唆しており、創薬デ
ザインの点で大きなブレークスルーを得て
いる。この知見をもとに構造活性相関研究を
行う。特に、Ｄ環にも存在するマイケル受容
体部分の改変を行う。天然のストライゴラク
トンは実験室条件ではナノ～ピコモルで発
芽誘導活性を示す。一方、Nijmegen-1 は活性
の発現にマイクロモルを必要とする。上述の
(1)、(2)いずれにおいても、S. gesnerioidesおよ
びS. hermonthicaの発芽に対してED50がナノ
モル以下となる高活性化合物の開発を目標
とする。なお、学術的な価値は少ないが既知
の方法に従いGR24 を合成し、Zwanenburg引
退とともに供給者を失い研究の継続に不安
定要因を抱える根寄生植物研究者コミュニ
ティーに提供する。こうして築いた関係に立
脚し、合成した多数の類縁体の活性評価を依
頼する。さらには、共生菌研究者にも菌糸分
岐誘導活性の評価を
性を検証する。 
本研究の主目的は、ストライゴラクトンの炭
素原子の窒素原子による置換や 4 位の修飾に
よる化合物群を合成し、新規な発芽誘導剤を
創製開発することである。この過程で S. 
gesnerioides、S. hermonthica、菌根菌などに対
して選択性の高い化合物を見出すことによ
り、将来の受容体探索に有用な分子プローブ
を供給できる。前述の通り 4 位の化学修飾や
酵素と分子との親和性（分子の形）を基盤に
分子設計し、その構造と活性との相関を研究
することはこれまでに試みられておらず、活
性、選択性、実用性いずれも高い根寄生雑草
種子自殺発芽誘導剤の開発を目指す。製剤検

討を経て実用化されると、アフリカの農業生
産を 40％も低下せしめている、最大の生物的
阻害要因の克服への道が拓ける。欧州、豪州
で猛威を振
で
 
３．研究の方法 
新規発芽誘導剤の創
つの研究を行う。 
(1) S. gesnerioides の発芽を誘導できる唯

一の化合物である alectrol の真の化学
構造である orobanchol O-acetate をモ
デルに、高活性化合物の創製開発を行う。
具体的には、既知の方法に従った GR24
の合成、および GR24 の合成中間体を利
用した４位が水酸化された OHGR24 と
そのアセチル体 Ac

 
(2) Ｃ環とＤ環の連結部およびＤ環部に存
在するマイケル受容体部分の改変を行う。Ｄ
環の改変については、Zwanenburg らにより、
若干検討されてきたが、天然型のメチルブテ
ノライドを上回るものは見出されていない。
また、そのメチルブテノライドの経済的な合
成自体が相当困難であるため、実用化に向け
てメチルブテノライドに代替
を見出すことが必要である。 
次に、高活性化合物のいくつかを選抜する。
それとともに、活性発現機構の解明のため、
活性発現機構の解明のため、受容体探索に有
用な分子プローブを、見出された高活性化合
物をモデルに設計、合成し、根寄生植物研究
者に提供する。を、見出された高活性化合物
をモデルに設計、合成し、根寄生植物研究者
に提供する。選抜した高活性化合物の実用化
のための大量合成法や製剤処方の確
び
 
４．研究成果 
(1) S. gesnerioides の発芽を誘導できる唯
一の化合物である orobanchol O-acetate を
モデルに、GR24 の合成中間体を利用した４
位が水酸化された OHGR24 とそのアセチル
体 AcOGR24 のラセミ体を合成し、生物活性
試験を行ったところ、S. gesnerioides の発
芽は誘導されなかった。しかし、O. minor に
対しては高い活性を示した。それらの光学活
性体の
る
 
(2) Ｃ環とＤ環の連結部およびＤ環部に存
在するマイケル受容体部分の改変を行い、高
活性を示すフェニル酢酸誘導体、カーボネー
ト誘導体、カーバメート誘導体、ホスホン酸
エステル誘導体を見出した。このうち、天然
ストライゴラクトンの環境中での不安定性



を改善できることが予想される高い発芽刺
激活性を有するいくつかの化合物について
実用化に向けての生物試験を実施中である。

な分子プロー
の合成が可能となった。 

者、研究分担者及び連携研究者に
下線） 

 
 
(3) 天然ストリゴラクトンについて、
solanacol、sorgomol、strigol、deoxystrigol
と orobanchol の新規な合成法を開発した。
これにより sorgomol、strigol と orobanchol
を基にした受容体探索に有用
ブ
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