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第 8 回 国 際農薬化学会議に出席 し て

一一新農薬の開発動向 (除草剤) 一一
し みず

ク ミ ア イ 化学工業株式会社生物科学研究所 清 水
や ま ぐ・ ち

株式会社 ケ イ ・ ア イ 研究所 山 口

7 月 4 日 か ら 7 月 9 日 に か け て ワ シ ン ト ン DC で開催

さ れた 標記国際会議 に 出席 し た の で， 会議の 中 で発表 さ

れた 除草剤 お よ び除草活性物質 に つ い て 報告す る 。 本会

議では農薬科学全般 に わ た る 広範囲の研究が発表 さ れた

が， 本稿 を作成す る に 当 た っ て は ， そ れ ら の 中 か ら 次 の

報 告 に 注 目 し た 。 ( 1 ) シ ン ポ ジ ュ ー ム : Synthesis， 

( II ) ポス タ ーセ ッ シ ョ ン : Herbicides， Discovery， Natural 

Product， Physiological Effect of Herbicides， 

Herbicidal Activity at Their Molecular Target， 

( III ) ワ ー ク シ ョ ッ プ : Herbicide Target Site Interac­

tions， Mechanism and Kinetics。 植調剤 や セ イ フ ナ ー に

関す る 報告 も こ れ ら の セ ク シ ョ ン で発表 さ れ た が， 紙面

叫力ぉ夫同
幹

の関係上， 割愛 し た い。

な お ， 以下の 内容 は ， 取 り 上 げた 薬剤 を 作用機構の 観
点か ら グ ル ー プ化 し ， そ の薬剤の 除草効果 を筆者 ら が得

た 情報 の 範 囲 内 で ご く 簡単 に 記載 す る と い う 形 を 採 っ

た 。

( 1 )  光要求型 プ ロ ト ポル フ ィ リ ノ ー ゲ ン オ キ シ ダー

ゼ (Protox) 阻害剤

こ の タ イ プの 除草剤 に は極 め て 強 い 除草効果が期待で

き る こ と か ら ， 現在で も な お精力 的 に 研究 さ れて い る 。

発表 さ れた 化合物の構造式 を 圏一1 に 記載 し た 。 化合物- 1

(対象雑草 : 広葉 と イ ネ 科雑草の両方， 処理薬量 : 数 g/

ha， 処理法 : 茎葉処理， 選択性 : コ ム ギ， ト ウ モ ロ コ シ
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な ら び に ダイ ズ ) は， Monsanto の HAMPER ら に よ り シ ン

ポ ジ ュ ー ム で発表 さ れた新規 ピ ラ ゾー ル型薬剤で あ る 。

こ れ と 同様 な 構造 を 有 す る 化 合物 -2 ( 広 葉雑草， 6� 

12g/ha， 茎葉処理， 麦類) は 日 本農薬の MlURA ら に よ り

報 告 さ れ た も の で ， ヤ エ ム グ ラ に 卓 効 を 示 す 。

Monsanto の CLARK ら に よ り 報告 さ れた 化合物-3 も こ の

タ イ プの エ ー テ ル型薬剤で あ る 。 化合物-4 ( プ ロ ー ド ス

ペ ク ト ラ ム ， 土壌， 茎葉処理の両方) は FMC の GoUDAR

ら に よ り 報告 さ れた ト リ ア ゾ ロ ン型の薬剤であ る 。 化合

物-5 (茎葉処理， ダイ ズ ) は 日 本曹達 の HAGIWARA ら に よ

り 報告 さ れた も の で， こ の構造 自 体が活性本体で あ る 。

住友化学の NAGANO ら に よ り 報告 さ れた 化合物-6 (広葉雑

草， 約 30g/ha， 茎葉処理， ダイ ズ 及び ト ウ モ ロ コ シ ) は

フ タ ル イ ミ ド 型の薬剤で あ り ， イ チ ビ に 対 し て優れた効

果 を有す る 。 ま た こ の化合物 と 同 じ よ う な性格 を有す る

薬剤 と し て は ， ケ イ ア イ の YAMAGUCHI ら が報告 し た イ ソ

ウ ラ ゾ ー ル骨格 を 有 す る 化合物ー7 ( 広葉雑草， 3�10g/ 

ha， 茎葉処理， ダイ ズ お よ び ト ウ モ ロ コ シ ) を挙げる こ

と がで き る 。 こ の薬剤 も イ チ ビ に 卓効 を 有 し ， Protox 阻

害の活性本体 は ウ ラ ゾール異性体であ る 。 化合物-8 (水

田雑草， 200�600 g/ha， 茎葉処理， イ ネ ) は科研製薬の

UGAI ら に よ り 報告 さ れた 薬剤であ り ， 相模中研の HIRAI ら

に よ る と ， こ の 化 合物 の 構造 は Protox の 基質 で あ る

Protogen の構造 と 類似 し て い る と の こ と で あ る 。

( 2 ) ア セ ト 乳酸合成酵素 (ALS) 阻害剤

ALS を標的 と す る 薬剤 に は 高 い 選択毒性が期待で き

る た め ， い ま だ に 精力 的 に 研究 さ れ て い る 。 現在 ま での

と こ ろ ， こ の手の薬剤の代表 的 な も の は， ス ル ホ ニ ル ウ

レ ア (SU) ， イ ミ ダ ゾ リ ノ ン (IMI) ， ト リ ア ゾ ロ ピ リ ミ

ジ ン ス ル ホ ン ア ミ ド (TP) ， ピ リ ミ ジ ニ ル カ ル ボ キ シ

(PC) 剤の 4 タ イ プで あ る 。 本会議で も 主 に こ れ ら の タ

イ プの も の が発表 さ れ た 。 そ れ ら の 構造式 を 図 2 に 示

す。 化合物 9 (広葉雑草 と 一部 の イ ネ 科雑草， ト ウ モ ロ

コ シ及 び麦類) は BASF の HAMPRECIIT ら に よ り 報告 さ れ

た SU 剤 で， ト リ フ ル オ ロ メ ト キ シ 基 を 有 す る の が特

徴。 化合物ー10 ( プ ロ ー ド ス ペ ク ト ラ ム ， 約 20g/ha， 茎葉

処理， ト ウ モ ロ コ シ ) は Ciba Geigy の OERTLE ら に よ り 報

告 さ れた SU 剤で， 優れた効力 を有す る 。 1C1 Australia 

の ANDERSON ら が報告 し た 化合物 1 1 は 武 田 の イ マ ゾ ス ル

ア ロ ン に似た bicyclic な SU 剤 で あ る が， 効果 な ら び に

選択性 と も に 既存 SU 剤 に 劣 る 。 American Cyanamide 

の CREWS ら が報告 し た 化合物ー12 (32g/ha， 土壌処理)

は， 1M1 タ イ プの薬剤であ り ， テ ノ イ ル基 あ る い は フ ロ

イ ル基がカ ル ボ キ シ ル基 に 変化 し て 活性 を 発現 す る と 考

え ら れ る 。 DowElanco の KLESCHICKが報告 し た 化合物-13

(広葉雑草， 5�30g/ha， 土壌， 茎葉処理の 両方， 麦類及

び ト ウ モ ロ コ シ ) は， TP タ イ プ と し て は flumetsulam

(DE-498) に 次 ぐ 2 番手 と し て 開発 さ れ て い る 薬剤 で あ

り ， SU 剤 同様， 作物雑草間 の 選択性 は 解毒代謝反応 の

種間差 に 依存 し て い る 。 化合物 14 ( プ ロ ー ド ス ペ ク ト ラ
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ム， 7 .  5� 140g/ha， 土壌， 茎葉処理の両方， ワ タ ， イ ネ

な ら び に コ ム ギ ) は ， ク ミ ア イ の SII J:\IIZU ら が報告 し た

PC 剤 の 中 の ピ リ ミ ジ ニ ル サ リ チ ル酸 タ イ プの 薬剤であ

り ， SU と 同 等 以 上 の ALS 血害能 を 有 す る 。 Hoechst

の WILLMS ら が報告 し た 化合物 15 (麦類対象) は， ス ル ホ

ン ア ミ ド ス jレ ホ ニ ル ウ レ ア タ イ プ の ALS 匝害剤 で あ

り ， 前述の 4 タ イ プ と 異 な り ， 注 目 さ れ る 。 DuPont の

AßELL ら が報告 し た 化合物 16 は ， ピ ル ビ ン 酸 ア ナ ロ グ

の ALS 阻害剤であ り ， 実用化 に は至 っ て い な い が， 既存

の ALS 阻害剤が効か な く な っ た 耐性雑草 の 防除 を 主 目

的 と し て研究が展開 さ れて い る 。

( 3 ) そ の他の作用 点既知の 除草剤 (除草活性物質)

Protox と ALS 血 害 剤 以 外 に 報告 さ れ た 作 用 点 既 知

の薬剤 を 図 3 に 示 し た 。 ま ず， DuPont の TAYLOR ら に よ

り 報 告 さ れ た 化 合 物 一17 は ， シ ク ロ ヘ キ サ ン ジ オ ン

(CHD) タ イ プ の ア セ チ ル ーCoAー カ ル ボ キ シ ラ ー ゼ

(ACCase) 阻害剤 の c1ethodim を 基本骨格 と し て ， こ の

骨格 に ， ア リ ルオ キ シ フ エ ノ キ シ プ ロ ピ オ ン酸 (AOPP)

タ イ プの ACCase 阻害剤 で あ る quizalofop の部分骨格

を 結合 さ せ た も の で， c1ethodim 及 び quizalofop よ り

も 強 い ACCase 阻害 を示す。 し か し in vivo の効果 は こ

れ ら の薬剤 よ り 弱 い。 ま た 同様 に AOPP の CoA チ オ ー

ル エ ス テ ル が AOPP よ り も 強 い ACCase 阻害 を 示 す こ

と か ら ， TAYLOK ら は CHD と AOPP は ACCase 上 で の

結合部位 を 共有 し て お り ， AOPP は CoA エ ス テ ル に な

る こ と で活性化 さ れ る と 考 え て い る 。 一 方 ， Bayer の

FISCHER ら が報告 し た 化合物 18 ( イ ネ 科雑草， 250 g/ha， 

土壌， 茎葉処理 の 両 方 ， ダ イ ズ 及 び シ ュ ガ ー ビ ー ト )

は， 新規 ACCase 阻害剤 で あ り 活性体 は 脱 ア シ ル体であ

る 。 し か し ， 現状で は 分解が速 い た め 園場での効果 は 弱

い。 Zeneca の KNUDSEN ら に よ り 報告 さ れた 化合物自 19 ( 広

葉 と イ ネ 科雑草の両方， 62 . 5� 125 g/ha ， 土壌， 茎葉処

理の両方， イ ネ ， ム ギ， ト ウ モ ロ コ シ な ら び に ダイ ズ)

は， そ の母核 を suIcotrione (ICIA -0051 ) に 求 め る こ と

が で き る 新規 bleaching herbicide ( 白 化 剤 ) で あ り ，

suIcotrione と 同様 に p- ヒ ド ロ キ シ フ ェ ニ ル ピ ル ビ ン 酸

ジ オ キ シ ゲ ナ ー ゼ の 阻害剤 と 考 え ら れ て い る 。 BASF の

MÜNSTEI� に よ り 報告 さ れた 化合物 20 (広葉雑草， 茎葉処

理， ト ウ モ ロ コ シ ) と 理研の ASAMI ら に よ り 報告 さ れた 化

合物 21 は， 光合成電子伝達系 の 阻害剤 で あ る 。 Zeneca

の MITCHELL が報告 し た 化合物-22 (広葉 と イ ネ 科雑草の

両方， lkg/ha， 茎葉処理) は ， redox mediator と し て 光

合成系 の電子伝達系 を か く 乱す る 薬剤 で あ る が， 化学的

安定性が悪 い 。 チ パ ガ イ ギ 一 国 際科学研究所 の MOI�I ら

が 発 表 し た 化 合 物 ー23 (50-4000 g/ha) は ， 1， 2， 4 

triazole-3-alanine と 同様 な ヒ ス チ ジ ン生合成経路上 の

Rイ
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イ ミ ダ ゾール グ リ セ ロ ー ル リ ン酸デ ヒ ド ロ タ ー ゼ阻害剤

で あ り ， リ ー ド 化合物 と し て 注 目 さ れ る 。 ま た 化合物-

24 は ， DuPont の WITTEN IlACH に よ り 報告 さ れ た ロ イ シ

ン生合成経路上の イ ソ プ ロ ピ ル リ ン ゴ酸 デ ヒ ド ロ ゲ ナ ー

ゼ の 阻害剤であ り ， ワ ー ク シ ョ ッ プで発表 さ れた 同経路

の イ ソ プ ロ ピ ル リ ン ゴ酸 イ ソ メ ラ ー ゼ 阻害剤 の 化合物
25 を 含 め て リ ー ド 化合物 と し て興味が持た れ る 。

( 4 )  作用機構が確定 し て い な い 除草剤 (除草活性物

質)

作用点が未確定 の薬剤 に つ い て 図-4 に 示 し た 。 化合物

-26 (一年生雑草， 150 g/ha， 土壌， 茎葉処理の両方， 特

に イ ネ ) は ， 三菱化成 の IKEDA ら に よ り 報告 さ れた ヒ エ 剤

と し て期待が持た れ る 薬剤 で あ る 。 作用機構 は未知であ
る が ク ロ ロ ア セ ト ア ミ ド 系除草剤 と 類似 し た 作用性 を示
す。 Technical University Vienna の STANETTY ら が報告

し た 化合物-27 は ， sindone B を モ デル と し て 合成 さ れ

た も の で あ る 。 DuPont の TAYLORが報告 し た 化合物一28

( イ ネ 科雑草， 16g/ha， 土壌処理) は ， 一連の bicyc1ic eth­

er 化合物の一つ であ る 。 Zeneca の BARTON ら に よ り 報告

さ れた 化合物ー29 (広葉雑草， l kg/ha， 茎葉処理) は， 微

生物 由 来 の 除草活性物質 の pseudomonic acid A を 修

飾 し た 薬 剤 で あ る 。 微生物 由 来 の 除草活性物質 と し て
は， こ の ほ か に化合物-30�化合物-33 が報告 さ れ， 化合
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物-32 と 化合物 33 の作用点 と し て は ， お の お の ス フ イ ン

ゴ リ ピ ッ ド の代謝 と ア ス バ ル テ ー ト ア ミ ノ ト ラ ン ス フ エ

ラ ー ゼが想定 さ れ て い る 。 ま た 植物体か ら の電解質の漏

出 を 引 き 起 こ す化合物-30 の構造が， ALS 阻害作用 が報

告 さ れて い る gliotoxin (化合物一34) に類似 し て い る こ と

は興味深 い。

( 5  ) ま と め

発表 さ れた 演題数か ら 判断 す る と ， 注 目 度 の 高 い 除草

剤 は Protox 阻害剤， ALS 阻害剤， ACCase 阻害剤 な ら

びに 光合成電子伝達系 を か く 乱す る 薬剤 と な る 。 し か し

他の作用機構 を有す る 薬剤 な ら び に リ ー ド 化合物 の探索

は着々 と 進 め ら れ て お り ， 将来 こ の 中 か ら も 優れた薬剤

が生 ま れ る も の と 思わ れ る 。

本文 を ま と め る に 当 た り 貴重 な ご意見 を い た だ い た ク

ミ ア イ 化学工業株式会社生物科学研究所 中 山 礎主席研

究員， 同小J I I 安則主任研究員 な ら び に 同 ニ ュ ー ヨ ー ク 事

務所 高橋 智氏 に 感謝致 し ま す。
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