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クロロニコチニル系殺虫剤イミダクロプリドの殺虫活性

日 本バ イ エ ル ア グ ロ ケ ム株式会社結城中央研究所 坪

は じ め に

「新 し い殺虫剤の 開発j， あ る い は 「新規 な化学構造 と

作用性 と を持 っ た新 し い カ テ ゴ リ ー に 属す る 殺虫剤の発

明j， こ の よ う な課題 は こ の仕事に 携わ っ て い る 研究者 に

と っ て ， 誰 し も が抱 く 夢であ る 。

一方， 俗に殺虫剤の世界で は「 ラ ン ダム ス ク リ ーニ ン

グか ら 活性基 を見つ け る こ と は難 し し 新 し い殺虫活性

基の ヒ ン ト は天然物の 中 に あ り 」 と も 言われ， 例 え ば シ

ロ パ ナ ム シ ヨ ケ ギ ク か ら 合成 ピ レ ス ロ イ ド が， イ ソ メ毒

の研究か ら カ ル タ ッ プや チオ シ ク ラ ム が農薬 と し て 開発

さ れた よ う に ， 実際過去 に 天然物か ら の 由来の合成殺虫

剤が多 く 世 に 出 て い る 。

イ ミ ダ ク ロ プ リ ド は始 め か ら天然物であ るニコ チ ン を

意識 し， か っ そ の修飾 に 取 り 組 ん だ の で は な い の だが，

合成展開の過程で そ の殺虫活性の発現の特徴， あ る い は

原子構造の検索 な どか ら ， ニコチ ン と き わ め て類似 した

活性様 を示す こ と が判明 し ， 今 日 に 至 っ て い る 。

開 発 経 緯

近 年， 日 本農業 に お け る 害虫管理 は ， そ の対象 と す る

害虫群が従来の殺虫剤 に対 し て 抵抗性 を し だ い に発達 さ

せた り ， 既 に 抵抗性 を獲得 し て い る と 思われ る よ う な害

虫が外国か ら 侵入 した り し て ， ま す ま す 防除が複雑で困

難に な っ て き て い る 。

こ の よ う な背景の 中で， 防除困難 な， 特 に稲作に お け

るウ ン カ ・ ヨ コバ イ 類， 野菜， 果樹等 に お け る アブ ラ ム

シ類， コナ ジ ラ ミ 類等の 吸汁性昆虫で あ る半麹 目 昆虫 を

タ ー ゲ ッ ト と し て ， 特異的 に 高 い 活性 を示す よ う な化合

物の検索が続 け られて き た。

1980 年 よ り ニ ト ロ メチ レ ン 系殺虫剤の検索 を始め， 数

年後 に は本格的 に類縁化合物合成 と そ の生物活性の検索

が開始 さ れた。 1984 年 に は 出発化合物 よ り も 600 倍 も 活

性の 高 いニ ト ロメチ レ ン基 を 持 っ た イ ミ ダ ク ロ プ リ ド の

前駆体の化合物 を作 り 出 す こ と に成功 した。 こ の化合物

は基礎活性が高 い だ け でな く ， それ ま でいわれて いたニ

ト ロメチ レ ン 系殺虫剤の最大の欠点であ る 自然条件下で

の不安定性 を克服 し ， 農薬 と し て充分に価値 あ る も の で
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あ る と 思われた ( こ の 化合物 に 良 く 似た殺虫剤が現在武
田 で開発中 の TI-304 で あ る ) 。

そ の後 シ ア ノ イ ミ ノ 基 (類縁化合物が 日 本曹達で開発

中の NI-25 であ る ) ， あ る い はニ ト ロ イ ミ ノ 基での合成

展開 を計 り ， 約 1 ， 800 も の類縁化合物の 中 か ら 最終的に

選抜 さ れた も の が イ ミ ダ ク ロ プ リ ド であ る 。

様々 な類縁化合物 を 合成 し ， 殺虫活性 を検索 した過程

に お い て ， 6- ク ロ ル 3 ピ リ ジ ルメ チ ル基 あ る い は 2ー ク

ロ ル 5 チ ア ゾ リ ルメ チ ル基 を 付 け る と 著 し く 活性が上

が る こ と ， ニ ト ロメチ レ ン基や シ ア ノ イ ミ ノ 基 よ り も ニ

ト ロ イ ミ ノ 基の ほ う が残効性 に 富 む こ と や工業的規模の

合成 に お い てニ ト ロ イ ミ ノ 基の ほ う が問題が少 な か った

こ と 等の理由 か ら ， 最終的 に イ ミ ダ ク ロ プ リ ド が選出 さ

れた。

こ の剤の特徴 は，

1) 非常 に 高 い基礎殺虫カ と 速効性 と を有す る こ と 。

2) 植物体への浸透移行性が あ る こ と 。

3) 特異的に半麹 目 ， 鞘麹 目 昆 虫 に卓効 を 示す こ と 。

4) 残効性で は ， 散布で約 3週間， 粒剤の箱施用 で約 8

週間程度効果が持続す る こ と 。

5) 試験 した植物 に 対 し て こ の 剤 は全 く 薬害が観察 さ

れず， 安全 に使用 出 来 る こ と 。

6) �甫乳動物への 急性毒性 は 中程度 であ る こ と 。

であ り ， 農薬 と し て の 資質を充分に兼ね備 え て い る 殺虫

剤 と し て評価 した。

イ ミ ダ ク ロ プ リ ド は殺虫剤 と し て の新規性 と き わ め て

優れた有用性 と か ら ， 世界的規模での多 く の試験が実施

され急速 に 開発が進み， 現在 ま で に フ ラ ン ス ， ス ペ イ ン ，

南 ア フリ カ な ど の 国々 で は 「ガウチョj， ["コ ンブ ィ ド ー

ルj の商品名 で既 に販売 さ れ て お り ， 特 に フ ラ ン ス で は

殺虫剤の分野で は初め て ビー ト の種子処理剤 と し て 低薬

量 (約 100 gajjha) で初期~中期害虫 を 完壁 に 防除で き

る こ と か ら 発売 当 初か ら き わ め て 高 い評価 を 受 け てい

る 。

一方， 日 本で は 開発 を進 め てい く 聞 に ， イ ミ ダ ク ロ プ

リ ド は半麹 目 昆虫だ け でな く イ ネ ミ ズ ゾウ ム シ ， コガ ネ

ム シ幼虫類の よ う な鞘麹 目 昆虫， あ る い は近 年問題 に な

っ て い る ミ ナ ミ キ イ ロ ア ザ ミ ウ マ の よ う な総麹 目 昆虫，

鱗麹 目 昆虫 の 中 で も キ ン モ ン ホ ソ ガや ミ カ ンハ モ グリガ

の よ う な潜葉性のガの類に対 し て 特異的 に き わ め て 高い一一- 3 一一一
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殺虫力 と 残効性 を示す こ と も 判明 した。

特 に粒剤での稲の箱育苗施用 に お い て ， {�薬量でウ ン

カ ヨ コ バ イ 類 と イ ネ ミ ズゾウ ム シ， イ ネ ド ロ オ イ ム シ と

の 同時防除が可能で あ る 。 1988 年 よ り 公的試験機関 に お

い て ， 6331 の試験番号で水稲， 野菜， 果樹で数多 く の害

虫 を対象 に し て ， 粒剤， 水和剤， 粉剤で の試験が実施 さ

れ， 薬害 も な く ， 高 い安定 した試験結果が得られて い る 。

1992 年 11 月 ， 農林水産省 よ り 農薬 と し て の 登録が認可

さ れ， 新殺虫剤 「 ア ド マ イ ヤ ーJ の発売が待たれて い る 。
商品名 : 日 本 : ア ド マ イ ヤ ー (Admire)

外国 : Confidor (散布剤， 粒剤) ， 

Gaucho (種子処理剤)

製剤形態 : 10 %水和剤， 2 %粒剤， 1 %粒剤， 0 . 25 % 

粉剤

[名称及び化学構造]

一般名 : イ ミ ダ ク ロ プ リ ド (imidacloprid) ISO 

試験番号 : 6331，  NTN 33893 

化学名 : 1- (6- ク ロ ロ ー3- ピ リ ジ ル メ チ ル) -N-ニ ト

ロ イ ミ ダ ゾ リ ジ ンー2- イ リ デ ン ア ミ ン

化学構造式 :

f一、 /六Uべf 、)-CH2-N N-H 
N� \γ 

[物理化学的性質]

分子式 : Cg HllCINs02 
分子量 : 255 . 7  

外観 : 白色結晶 (純品)

融点 : 143 . 8  oC 

[毒性]

急性 経口 ， ラ ッ ト LDso ♂440 mg/kg， 

♀410 mg/kg 

急性 経皮， ラ ッ ト LDso ♂♀>5 ， 000 mg/kg 

急性 吸入， ラ ッ ト ♂♀ (LDso， 4 時間， 粉体)

: >5 ， 000 mg/kg 

目 ， 皮膚刺激性， ウ サ ギ : 刺激性な し

変異原生 (rec-assay) 陰性

(復帰変異性 陰性

催奇形性 ( ラ ッ ト ， ウサギ) : 陰性

感作性 (モ ルモ ッ ト 感作性

魚介類に対す る 影響

コ イ (TLm 48 hr) : 190 mg/ l 

ミ ジ ン コ (TLm 3 hr) : 260 mg/ l 

イ ミ ダク ロ プリドの殺虫 スペク ト ラ ム

現在 ま で に 実施 した試験結果か ら ， イ ミ ダ ク ロ プ リ ド

は下記の よ う な殺虫 ス ペ ク ト ラ ム を 示 し ， 特 に 半麹 目 ，

鞘麹 目 ， 総麹 目 及 び一部の鱗麹 目 害虫 に 高 い活性が認め

ら れて い る 。

ここで は 実用 性 の あ る も の に つ い て の み列 記 し て み

た。

[半麹 目 昆虫]

ツ マ グ ロ ヨ コ ノ fイ ， ト ビ イ ロ ウ ン カ ， ヒ メ ト ビウ ン カ ，

セ ジ ロ ウ ン カ ， フ タ テ ン ヒ メ ヨ コ ノ f イ ， チ ャ ノ ミ ド リ ヒ

メ ヨ コ ノ てイ ， ツ ツ ジ グ ンパ、 イ ， ナ シ キ ジ ラ ミ ， モ モ ア カ

ア ブ ラ ム シ， ワ タ ア ブ ラ ム シ， ダイ コ ン ア ブ ラ ム シ ， ニ

セ ダイ コ ン ア ブ ラ ム シ ， ジ ャ ガ イ モ ヒ ゲ ナガ ア ブ ラ ム シ ，

チ ュ ー リ ッ プ ヒ ゲ ナガ ア ブ ラ ム シ ， ユ キ ヤ ナ ギ ア ブ ラ ム

シ， モ モ コ フ キ ア ブ ラ ム シ ， ハ ッ カ イ ボ ア ブ ラ ム シ ， ナ

シ ノ ア ブ ラ ム シ， ブ ドウ ネ ア ブ ラ ム シ， オ ン シ ツ コ ナ ジ

ラ ミ ， タ ノ f コ コ ナ ジ ラ ミ

[鞘麹 目 昆虫]

イ ネ ミ ズゾウ ム シ ， イ ネ ド ロ オ イ ム シ， ニ ジ ュ ウ ヤ ホ

シ テ ン ト ウ， ウ リ ハ ム シ， ナ ス ノ ミ ハ ム シ ， ド ウガ ネ プ

イ プイ ， マ メ コ ガ ネ

[鱗麹 目 昆虫]

キ ン モ ン ホ ソ ガ， ギ ン モ ン ホ ソ ガ， ミ カ ン ハ モ グ リ ガ，

モ モ ハ モ グ リ ガ， チ ャ ノ ホ ソ ガ

[双惣 目 昆虫]

イ ネ ヒ メ ハ モ グ リ ノ fエ

[総麹 目 見虫]

ミ ナ ミ キ イ ロ ア ザ ミ ウマ ， チ ャ ノ キ イ ロ ア ザ ミ ウマ ，

イ ネ ア ザ ミ ウマ ， ダイ ズウ ス イ ロ ア ザ ミ ウマ

線虫類， ダニ類 に は全 く 効力が な い。

作用特性と防除上の利点等

イ ミ ダ ク ロ プ リ ド は化学構造式か ら も 全 く 新 し い系統

の殺虫剤で次の よ う な特徴 を備 え て い る 。

* 従来の殺虫剤 に感受性の低下 した害虫 に も 有効で交差

抵抗性が認め ら れな い。

* 現在最 も 低薬量で有効 と さ れて い る ピ レ ス ロ イ ド 剤並

ま た は そ れ以上 の 高 い 生物活性 と ピ レ ス ロ イ ド 剤，

IGR 剤 に は欠 け て い る 浸透移行性が あ り ， 従来の薬剤

で は考 え ら れな か っ た画期的防除法の確立が可能で あ

る 。

$特に粒剤 は残効性に優れ長期間 にわた っ てウ イ ル ス 媒

介昆虫 を駆除で き る こ と か ら 間接的にウ イ ル ス 病の 防

除が可能 に な った。

一一一 4 一一一
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字水稲の初期害虫 は も ち ろ ん， 中期 ま で に飛来加害す る

セ ジ ロウ ン カ ， ト ビ イ ロ ウ ン カ の通年防除が育苗箱 で

の一発処理で可能。

事各作物 に対す る 安全性 に つ い て は イ ミ ダ ク ロ プ リ ド そ

の も の の植物親 和性の 良 さ に 加 え て使用薬量が有機 リ

ン剤， カ ーパ メ ー ト 剤の 1/5-1/10 と 少 な いた め ， 各製

剤， 各作物共 に ， 実用上問題 に な る 薬害 は観察 さ れ て

い な い。

本 魚類， 甲殻類や ク モ 等の天敵 に 対す る 毒性が低 く ， 水

回で も 安全に使用 で き る 。

* 薬剤の特性 を最大限に利用発揮 さ せ る た め ， 粒剤， 粉

剤， 水和剤， フ ロ ア プル剤等の各製剤が開発 さ れ て い

る 。

イ ミ ダ ク ロ プ リ ド の害虫 に対す る 作用性は特異的で，

苦悶， 興奮， け いれ ん等の従来の殺虫剤の病状 は全 く 見

ら れ な い 。 「害虫 を麻簿 さ せ眠 る よ う に死 に 至 ら し め る j

の を特徴 と す る 。

一方， イ ミ ダ ク ロ プ リ ド は速効的 に対象 と す る 害虫 に

殺虫剤 と し て 作用 す る ばか り でな く ， 致死濃度以下で も

害虫 に対 し て摂食， 交尾， 産卵， 飛朔， 歩行等の活動 を

顕著 に抑制 し ， そ の 結果 と し て 虫 の 生育不良， 発育停止，

餓死や産卵数の減少が起 こ り ， 次世代の密度抑制効果 と

な っ て 現れ る 。 こ の よ う に イ ミ ダ ク ロ プ リ ド は闘場条件

下で直接的 な殺虫作用 と と も に ， 植物体への加害防止剤

的 な 現象が観察 さ れ て い て ， 昆虫が媒介す るウイ ルス病

な ど の伝搬 を も 阻止す る こ と がで き る 。

日 本 に お い て イ ミ ダ ク ロ プ リ ド は ， 近年除草剤の分野

では一般的 に な っ て き て い る 水田での一発処理剤の よ う

に ， 殺虫剤の分野で一発処理が は じ め て 可能 と な り う る

薬剤であ る 。

す な わ ち ， 2 %粒剤 50�80 g (l�1 . 6  g a. i ./箱) での

育苗箱施用 で， 長期 に わた り (約 2 か 月 間) 稲作初期，

中期の重要害虫であ る ウ ン カ ・ ヨ コバ イ 類， イ ネ ミ ズ ゾ

ウ ム シ ， イ ネ ド ロ オ イ ム シ 等 を 同時防除で き る こ と が数

多 く の 圃場試験か ら 明 ら か に な っ て い る o

新規殺虫剤の 目 指す方向 について

イ ミ ダ ク ロ プ リ ド は前述の よ う に 優れた特徴 を持 っ て

い る こ と か ら ， 従来の殺虫剤 と はやや異 な った視点 に立

っ て そ の使用 方法 に つ い て検討 し て みた い 。

ま ず， 第ー に農業 に 貢献す る こ と で あ る 。 す な わ ち ，

世界的穀物価格の低迷か ら 現在農業資材の一部であ る 農

薬が使い に く い現状 に あ る 。 イ ミ ダ ク ロ プ リ ド は そ の使

用量が少 な く て済 む に も かか わ ら ず長期間安定 した防除

効果が持続で き る た め ， 大規模農業で， 特 に穀類に おけ一一一 5 

る 抵抗性の発達 した ア ブ ラ ム シ類やコナ ジ ラ ミ 類の 防除

薬剤 と し て ， 散布剤の み な ら ず粒剤， 種子処理剤の型態

での展開 を 主 に計 り た い 。

第二 に ， 低薬量化 と こ の剤が植物体へ な る べ く 有効 に

取 り 込 まれ る 方法 を模索す る こ と に よ り 環境への影響 を

な る べ く 少な く す る こ と であ る 。

こ の 剤 は植物への浸透移行力 が あ る も の の ， 植物の茎

や根の近 く に施用 さ れ る と よ り 有効 に 吸収 さ れ る 特質 を

持 っ て い る 。 そ こ で環境中 へ広 く ま く よ り も ， な る べ く

植物体の近 く へ施用 す る 方法 を模索 し ， 処理 さ れた イ ミ

ダ ク ロ プ リ ド が環境 中 へ残 る こ と な く そ の殺虫成分が有

効 に利用 さ れ る よ う 図 り た い 。

日 本 に お い て も ， 低薬量化 に よ る コス ト 低減 を計 り ，

ビー ト ， ジ ャ ガイ モ ， ト ウ モ ロ コ シ ， 麦類等への適用 を

順次実施 した い。

第三 に ， 薬剤抵抗性回避のた め の 対策であ る 。 今 日 ま

で， 長期間使用 さ れた殺虫剤で抵抗性の発現が全 く な か

った薬剤 は こ の世 に 存在 し な か った事実 か ら すれ ば， イ

ミ ダ ク ロ プ リ ド も そ の例外で は な い であ ろ う 。 し か し な

が ら ， ニコチ ン は長年 に わた っ て 殺虫剤 と し て世界各地

で種々 の害虫防除 に 使用 さ れ て き た に も かか わ ら ず， 薬

剤抵抗性の報告事例が き わ め て 少 な い。

ま た， 複合抵抗性系統の ツ マ グ ロ ヨ コバ イ を供試 し て

6 年 7 0世代 に つ い て ， 有機 リ ン ・ カ ーパ メ ー ト 抵抗性系

統のモモ ア カ ア ブ ラ ム シ を 供試 し て 3 年， 60 世代 に つ い

て ク ロ ロニコチニ /レ系殺虫剤 に よ る 淘汰試験 を 実施 し て

い る が， 両種共感受性の低下 は全 く 認め ら れ て い な い。

ツ マ グ ロ ヨ コバ イ で同 じ 条件で淘汰 した ピ レ ス ロ イ ド

が 27 世代で 125 倍の抵抗性 を獲得 し て い る 事実か ら ， ク

ロ ロニコ チニ ル系殺虫剤 は ピ レ ス ロ イ ド 剤 と 比較 し て 抵

抗性 を発達 さ せ に く い よ う であ る 。

そ の メ カ ニ ズ ム の 違 い の 解明 に取 り 組んでみた い 。

抵抗性対策の面か ら も 研究者 と し て興味 を そ そ られ る

テ ー マ で あ る o

お わ り に

殺虫剤の合成展開 を行 う 上 で， ニコチ ン は そ の特異的

な作用性 と 比較的単純な 化学構造 と か ら 昔か ら 注 目 を集

め て いた天然物材料 の 一つ であ り ， 今 ま で に 多 く の研究

者 に よ っ て 研究が な さ れ て き た。 し か し なが ら ， 残念な

こ と に よ り 活性の 高 い合成農薬 と し て の合成展開 に は今

日 ま で誰 も 成功 し て い な い。

今やニ ト ロ メ チ レ ン基， シ ア ノ イ ミ ノ 基やニ ト ロ イ ミ

ノ 基 は真の活性本体で は な く ， す な わ ち 下図 の よ う に塩

素原子で 4 位 を塞 ぐ こ と に よ り 農薬 と し て よ り 安定 した
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分子 と な る こ と がで き ， 窒素原子が 3 位 に あ るヘ テ ロ 環

と 炭素原子一つ で窒素原子 と 結合 し て い る 部分がニ コ チ

ン と 似た化学構造 を と るこ と に よ り 殺虫活性が高 く 維持

で き る 活性の本体で は な か ろ う か と考 え ら れて い る 。

cι命cMピ
蛇足で は あ る が， イ ミ ダ ク ロ プ リ ド を何系殺虫剤 と 呼

ぶのがふ さ わ し い の で あ ろ う か。

確か に ニ ト ロ メ チ レ ン 系殺虫剤 を基に作 ら れた殺虫剤

に は違い な い の だが， そ の分子 内 に ニ ト ロ メ チ レ ン基や

シ ア ノ イ ミ ノ 基 は含 ま れず， ニ ト ロ イ ミ ノ 基 を持っ て い

る 。 し か も ク ロ ロ ピ リ ジ ル メ チ ル基 は 現在 ま での と こ ろ

最 も 害虫の神経系の受容体 と の親和性が高 く ， かつ工業

的 に も 優れた も の であ るこ と か ら ， 現在開発中の類縁化

合物 は す べてこの基 を含んでい る 。

以上の よ う な背景か ら ， 我々 はこ れ ら 一連の新 し い殺

虫剤群 を 「 ク ロ ロ ニ コ チ ニ ル系殺虫剤」 と 呼ぶこ と を提

浸万三三コロ
0第2固宿主特異的毒素に閲する鳥取大学国際シンポジ

ウム
日 程 : 1993 年 9 月 4 日 (土) 午後....... 9 月8 日 (水) 午前

会 場 : 大 山 ロ イ ヤル ホ テ ル (JR米子駅か ら車で約 30

分)

Plant pathology go田molecular!

前回の HST シ ンポ ジウ ム以来 5 年 と い う 年月 が過 ぎ

去 り ， 学際 的毒素研究 も 多岐 に わた っ て 目覚 ま し い進歩

を遂げ て い る 今， 専門 を異 に す る 研究者が一堂 に会 し ，

隣接分野の エ キ ス パ ー ト と 十分 に 時間 を か け て 最新情報

の交換 と 討論 を 深め て 問題点 を探 り ， 必要 な ら ば軌道修

正 を計 り ， 将来 を展望す るこ と が極 め て重要で あ る と 思

う 。

宿主特異性 : M. Heath ( ト ロ ン ト 大) ， O. Yoder{ コ ー

ネ ル大) ， 奥 八郎 ( 岡 山大)

構造 と 活性 : A. Graniti (パ リ 大) ， V. Macko ( コ ー ネ

唱 した い 。
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ル大) ， 中塚進一 (岐車大) ， 及川英秋 (北

海道大)

作 用 機 構 : P . Park (帝京大) ， 尾谷 浩 (鳥取大) ， K. 

Akimitsu ( ミ シ ガ ン 州 立 大) ， 荒瀬 栄

(島 根 大) ， G. Johl ( ミ ズ リ ー 大) ， J .  

Siedow ( デ ュ ー ク 大)

シ グ ナ ル伝達 : Z.  Kirely (ハ ン ガ リ ー植物保護研) ， 

道家紀志 (名古屋大) ， 白石友紀 (岡 山大)

生合成 と 遺伝 的 制 御 : H.  Kleinkau f (ベ ル リ ン工 科

大) ， G. Turgeon ( コ ー ネ ル大) ， B. Scott 

( マ ツ セ イ 大) ， C. Bronson ( ア イ オ ワ 大)

遺 伝 子 : J .  Walton ( ミ シ ガ ン 州立大) ， van Kan 

( ワ ー ゲ ニ ン ゲ ン農科大) ， B. Valent ( デ

ュポ ン研究所) ， 柘植尚志 (名古屋大) ， S. 

Briggs (パ イ オニ ア Hi-Bred 研究所)
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HST 鳥取 シ ンポ ジウ ム事務局， FAX 08 57  
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