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摘要：百草枯是全球使用最广泛的除草剂之一，极大地促进了免耕农业的发展。 但是由于百草枯水
剂对人畜的毒性、杂草抗性及对环境的不良影响，很多国家限制了百草枯的使用。 本文总结归纳了
百草枯水剂的可替代剂型、纳米载体、百草枯解毒剂的研究进展，并对百草枯未来的应用前景进行
了分析展望。
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Abstract: Paraquat is one of the most widely used herbicides in the world and has greatly contributed to the

development of no-till agriculture. However, many countries have restricted the use of paraquat due to its toxicity,

resistance, and adverse effects on the environment. This paper summarized the research progress of alternative formulations

of aqueous solution, nanocarriers, and antidote of paraquat, and provided an outlook for future applications of paraquat.
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百草枯是一种联吡啶类除草剂，该除草剂是由
英国原卜内门化学工业有限公司（ICI）于20世纪50
年代研发的非选择性触杀型除草剂，因具有杀草谱
广、触杀作用快、非选择性等特点而受到广泛关注。
自投入使用至今，己在近90个国家获得使用许可，
可用于100多种作物的多种杂草（有害植物）控制。
这些作物包括主要的粮食作物：水稻、大豆、小麦、
土豆等；主要的水果：苹果、橙、香蕉；饮料作物：咖
啡、茶叶、可可豆等；加工类作物：棉花、油棕、甘蔗
和橡胶[1]。
然而，由于百草枯水剂的滥用及误服，以及在

农事操作中防护不当等，均易导致人畜百草枯中
毒，且百草枯中毒后无药医治。世界卫生组织已将
百草枯列为II类有毒物质[2]，欧盟等30多个国家和地

区也已先后禁止百草枯的使用。自2012年起，我国
相关管理部门已严格限制百草枯水剂产品的登记
和生产许可，并于2016年7月1日起停止百草枯水剂
在我国的销售和使用。2016年9月，原农业部进一步
限制了百草枯在我国的农药登记和境内使用续展
登记。但百草枯具有杀草谱广、速效、渗透性强、触
杀留根等优点，且目前尚无优势的可替代品种。在
此背景下，加强对百草枯水剂可替代剂型的研发以
及降低百草枯毒性的研究显得十分必要。

1 百草枯水剂的替代剂型

由于百草枯稍溶于低级醇类但不溶于丙酮、烃
类等大多数有机溶剂，百草枯不能被加工成乳油
（EC）、悬浮剂（SC）、水乳剂（EW）、微乳剂（ME）、微
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囊悬浮剂（CS）、可分散油悬浮剂（OD）等剂型[3]，因
此，百草枯水剂可替代剂型的选择不多，相关企业
与科研院所主要集中在颗粒剂、胶剂、膏剂、片剂等
的研发上。百草枯水剂可替代剂型的专利申请情况
见表1。

作为水剂的替代剂型之一，百草枯可溶性粒剂
备受国内外百草枯生产企业关注，且相关工艺也取
得了较大的进展。2012年，郭崇友等[4]模拟“蒸汽机
械再压缩技术”，直接从百草枯母液中分离出含有
一定水分的百草枯母粉（湿粉，水分含量约为20%），
将筛选出的水溶性盐类作为填料，添加一定量的助
剂，经混匀、挤出造粒、微波干燥和水溶性袋包装等
工艺步骤，实现了挤压造粒制备24%百草枯二氯盐
可溶粒剂。另外，浙江新安化工集团股份有限公司
采用“吸附剂”吸附百草枯母液后，经挤压造粒制备
出20%百草枯可溶粒剂 [5]，且田间药效试验表明，
20%百草枯可溶粒剂能有效防除非耕地中的杂草，
与百草枯水剂相比无显著差异，速效性和持效性均
较好[6]。目前，国内唯一获得登记的百草枯可溶粒剂
是山东绿霸化工股份有限公司生产的50%百草枯可
溶粒剂（登记证号为LS20120374，有效期至2015年
11月8日）。由于在可溶粒剂的加工过程中，始终无
法实现无尘化，难以保障生产人员的安全，同时，降
低生产成本难度较大[7]，因此，百草枯可溶粒剂虽然

在工艺上取得了较大的进展，但至今未见产业化。
作为一种新剂型，百草枯可溶胶剂不仅具有百

草枯水剂所具有的臭味剂、催吐剂和警戒色等安全
保障，而且具有更高的黏度、更低的流动性和凝胶
状的形态，弥补了水剂飞溅伤害的缺陷，减少了误
服概率，降低了自杀风险[8]。同时，可溶胶剂便于工
业化生产与分装，是百草枯水剂的一种理想替代剂
型。目前，江苏省南京红太阳生物化学有限责任公
司登记生产的20%百草枯可溶胶剂国内登记证有效
期至2023年9月25日，登记证号为PD20131912，专供
出口，不得在国内销售。

2 纳米颗粒负载百草枯

百草枯水剂的替代剂型研究只能起到减少误
服、飞溅伤害的概率，并不能从根本上解决百草枯
对生物体的毒害问题。近年来，学者研究了纳米颗
粒负载百草枯，以减少其毒性和对土壤的吸附，保
护百草枯分子不受外界因素（尤其是光降解和水
解）的影响。

纳米农药是一种新农药理念，它具备减缓和控
制农药释放、增强农药稳定性、降低环境污染等诸
多优点。Grillo等[9]利用粒子凝胶化技术制备了负载
百草枯的壳聚糖/三聚磷酸盐的纳米粒子；同时，利
用中国地鼠卵巢细胞进行了细胞毒性测试，发现百
草枯商品制剂对细胞的IC50值为0.12 mg/mL，而在此
浓度下负载百草枯的纳米颗粒对细胞并无毒性。基
因毒性试验也显示，百草枯商品制剂造成的DNA损
伤程度要大于负载百草枯的纳米颗粒；除草活性检
测发现，负载百草枯的纳米颗粒具有更高的除草活
性，这可能是由于纳米材料中的壳聚糖增加了百草
枯在杂草表面的黏附力[10]。总之，壳聚糖/三聚磷酸
盐纳米载体既保证了百草枯的除草活性，又减小了
百草枯对非靶标生物的细胞毒性和基因毒性。
另外，在负载百草枯的藻朊酸盐/纳米颗粒研究

中，Silva等[11]通过释放动力学试验发现，包埋百草枯
的纳米颗粒显著降低了农药分子的释放速率，延长
了农药的持效期；土壤吸附测验结果表明，由于纳
米粒子与百草枯分子的强相互作用力，导致土壤对
百草枯的吸附值较低，同时，抑制了土壤的解吸过
程，避免了二次污染，从而降低了环境污染风险。基
于土壤对百草枯吸附作用强且百草枯自然降解慢
的特点，滕洪辉等[12]研制了一种新型二氧化钛纳米
管催化剂，该催化剂在适宜的条件下可以有效地催
化氧化百草枯，将其进行有效地降解。

申请人 剂型 专利申请号
山东潍坊润丰化工股份有限公司 水溶性粒剂 201410456591.3
沈阳化工研究院有限公司、沈阳
化工研究院设计工程有限公司

水溶性颗粒剂 201410216772.9

南京高正农用化工有限公司 水溶粒剂 201410087234.4
山东省农药科学研究院、山东科
信生物化学有限公司

水分散性颗粒
剂

201310738911.X

山东省农药科学研究院、山东科
信生物化学有限公司

颗粒剂 201310739770.3

浙江新安化工集团股份有限公司 固体制剂
201210277622.X
201210395277.X

济南天邦化工有限公司 泡腾颗粒剂 201510190807.0
东南大学 泡腾片剂 201711164509.X
山东省农药科学研究院、山东科
信生物化学有限公司

片剂 201310738912.4

南京红太阳股份有限公司 片剂 201110281615.2
江苏凯元科技有限公司 膏剂 201210551013.9
上海师范大学 膏剂 201210545562.5
南通德益化工有限公司 膏剂 201210429908.5
王龙华 膏剂 201210367181.2
广西田园生化股份有限公司 膏剂 201110452489.2
南京红太阳股份有限公司 水溶性膏剂 201110281631.1
安徽国星生物化学有限公司 微胶囊悬浮剂 201710005100.7

表 1 百草枯水剂可替代剂型的专利申请情况
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Gao等[13]采用两亲性超分子主客体复合物自组
装的手段，研制了一种负载百草枯农药分子的太阳
光响应型超分子纳米囊制剂，极大地降低了该制剂
对生物体的毒性，而且保持了良好的除草性能。如
图1所示，八元葫芦脲、偶氮苯衍生物和百草枯分子
三者形成三元超分子主-客体复合物，八元葫芦脲
和偶氮苯衍生物的烷基链分别作为亲水端和疏水
端，在水溶液中自动组装为纳米囊，对百草枯分子
进行包裹。
纳米囊在非光照的条件下十分稳定，但是在紫

外光照射或太阳光直射的条件下，反式构型的偶氮

苯会转变为顺式构型，三元复合物的结构发生改
变，因此，百草枯分子从纳米囊中释放出来。研究人
员对负载百草枯的纳米囊制剂进行了体外细胞模
型、斑马鱼模型、小鼠模型的细胞毒性分析，结果显
示，该制剂具有较好的安全性。同时，在太阳光照射
的条件下，负载百草枯的纳米囊制剂与百草枯商品
制剂相比，除草活性差异不大；负载百草枯分子的
太阳光响应型纳米囊制剂在误服或吸收后，由于太
阳光和紫外光无法穿透皮肤，该制剂始终处于稳定
状态，极大地降低了对人体的毒害，为将有毒物质
排出体外争取了时间。

图 1 负载百草枯农药分子的太阳光响应型超分子纳米囊制剂合成与降解反应

3 百草枯解毒剂

自上市以来，百草枯的剧毒性就备受争议，在
没有发现完全有效的医学治疗措施之前，向百草枯
制剂中添加解毒剂是降低百草枯毒性的一个重要
措施。传统的百草枯制剂是在溶液中添加蓝色染
料、臭味剂和催吐剂来达到警示和减少对百草枯吸
收的作用。先正达公司曾研制了一种新的百草枯制
剂（商品名：Intron），该配方中包含了藻朊酸盐，它可
以在胃中与胃酸反应形成凝胶，从而减缓百草枯在
体内的扩散，减缓生物体对百草枯的吸收，起到保
护黏膜的作用；同时，制剂中还增加了催吐剂浓度，
添加了泻药（硫酸镁），可以使百草枯从小肠等器官
中及时排出[14]。Wilks等[15]发现，Intron与传统制剂相
比，毒性大约降低了2倍，显著降低了百草枯中毒
患者的死亡率，延长了生存时间。
近几年，Dinis-Oliverira等[16-17]研究发现，水杨酸

钠可有效缓解百草枯引起的肺中毒，清除活性氧，
阻碍血小板聚集，以及通过细胞凋亡途径防止肺细
胞死亡。赖氨匹林在动物体内可以转化为水杨酸，
临床数据显示，在动物百草枯中毒2 h后，通过注射
赖氨匹林，实验动物均可存活[18]。Baltazar等[19]将赖

氨匹林作为解毒剂加入到百草枯制剂中，探究了赖
氨匹林的解毒效果以及复配制剂的除草活性，结果
表明，饲喂含有高剂量赖氨匹林的百草枯的大鼠存
活率高达100%，在中毒48 h后仅出现呼吸暂停的现
象，解毒剂与百草枯混用对禾本科杂草的防效与单
用百草枯无显著差异。

除了藻朊酸盐和赖氨匹林两种解毒剂外，在医
学研究中还发现了众多化学物质对百草枯所引起
的肺、肝脏、肾等器官损伤具有缓解和治疗作用，其
作用机制见表2。

名称 作用机制 参考文献

胸腺醌
通过抑制氧化应激，恢复SOD酶活性，保护
肝脏

[20]

雷帕霉素 抑制哺乳动物雷帕霉素靶蛋白的活性 [21]
萨利多胺 抑制炎症因子IL-6、TNF-α、TGF-β上调 [22]

饱和氢盐
选择性地中和毒性氧自由基，减轻百草枯引
起的氧化应激损伤

[23]

白藜芦醇
增强SIRT1的表达，上调NRF2和谷胱甘肽的
表达，增加血红素氧化酶-1、超氧化物歧化
酶和过氧化氢酶的活性

[24]

AT-RvD1
有效抑制百草枯诱导的氧化应激损伤和炎
症反应，减轻百草枯诱导的急性呼吸道感染

[25]

比非尼酮 抑制炎症和氧化应激，调节相关基因 [26]

表 2 7 种化学物质缓解百草枯中毒症状的作用机制
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4 展 望

4.1 加强对百草枯的监管
虽然我国已全面禁止生产销售百草枯，但近几

年市场上仍在公开销售或私下交易，甚至变换名称
继续销售。为了减少和杜绝农民因误服、飞溅伤害
和故意自杀引起的百草枯中毒现象，政府应进一步
加强对百草枯生产销售的监管。
4.2 加快百草枯新剂型的研发
随着科技水平的提高，剂型加工技术也日趋完

善。在今后的研究中可以选择新型材料负载百草
枯，达到减小毒性、减少环境污染、控制缓释等目
的。例如，多聚物纳米颗粒可以包埋负载百草枯，达
到降低毒性、增加除草活性的效果；新型纳米材料
多壁碳纳米管在农业上具有广泛的应用前景[27]，研
究表明多壁碳纳米管可降低百草枯对拟南芥的毒
性[28]；笼基金属有机物框架材料可以通过孔尺寸的
调节、修饰来实现对剧毒农药的吸附[29]。近年来，在
超分子化合物研究方面取得了重要进展，基于环糊
精[29]、柱芳烃[30]和葫芦脲[31]为主体分子构建的纳米
胶囊，由于其对环境的响应，在药物或除草剂剂型
领域具有潜在的应用前景。上述研究为今后减小百
草枯对人体和环境的负面影响提供了重要参考。
4.3 注重对百草枯中毒的治疗研究

目前，公认的有效治疗百草枯中毒的方法是催
吐、洗胃和采用5%硫酸镁和蒙脱石导泻来加速毒物
的排出和减少吸收[30]。近年来，通过电化学高级氧化
法[31]、血液灌流法[32]、间充质干细胞法[33]治疗百草枯
引起的器官损伤方面取得了一些研究进展。但是截
至目前，针对百草枯中毒仍无特效的治疗方法。因
此，需要在明确百草枯中毒综合发病机制的基础
上，寻求新的有效的治疗方法。
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合要求的专利文献信息；若检索的结构的特点不突
出，且存在于较多农药体系中，那么可以采用先检
索各单位的所有农药专利，再通过专利分类号或者
关键词等进行二次检索，最终获得符合需求的专利
文献信息。

6 总 结

专利分类号是目前国际通用的专利文献分类
和检索工具。本文抓住专利文献的核心———专利分
类号，同时结合农药专利文献的特点，总结出一套
简单高效的检索农药专利的方法，对农药创制科研
工作者来说，这是一个能快速获取各大农药公司及
院所最新研究成果的方法。基于专利分类号的专利
检索让农药创制工作变得更有针对性，可以实现研
发的快速突破。
虽然，基于专利分类号的专利检索具有快速精

准的效果，但并不能实现毫无遗漏的专利检索。在
后期深入的研究中，还可以利用其他检索平台进行
多方位的检索，以确保投入巨资创制成功的农药新
品种进入市场后具有市场竞争力，拥有稳定的知识
产权。
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