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は　 じ　 め 　 に

　ア セ タ ミプ リドは日本曹達 （株）が開発した 園芸，畑作

物用殺虫剤で ， 他の ネオニ コ チノイド系剤が高活性 を示す

半翅 目害虫，ア ザ ミウマ 目害虫の み ならず，鱗翅 目害虫な

ど に も優れ た 効力を有す る総合殺虫剤 で あ る．

　農作物を加害する害虫は 多種 に わた っ て お り，近年 コ ナ

ガ ， ア ブ ラム シ 類 を始め 多くの 害虫種 で 抵 抗性 の発達 が 問

題 とな っ て い る．特に コ ナガは 抵抗性 の 発達が 早 く有効薬

剤 が不足 して い る状況であ D，抵抗性 の 発達を防 ぐ意味 で

も作用機作の異なる薬剤の 開発が望 まれてい る．また，ミ

ナ ミキイ ロ アザ ミウマ ， ミ カ ン キイロ ア ザ ミウマ などの ア

ザ ミウマ 目，タバ コ コ ナ ジ ラ ミ， オ ン シ ツ コ ナ ジ ラ ミな ど

の コ ナ ジ ラミ類 など海外か らの 侵入害虫は有効 な薬剤が少

な く，その 防除に苦慮して い る の が 現状 で ある．また，環

境問題 は重要なテ
ー

マ と なっ て お り， 環境 に や さしい 防

除手段 が望 まれ て い る．

　 こ の ような状況下，わ れ わ れ は新規殺虫剤の 探索 に あた

り，難防除害虫に 対す る効力が 高く，環境に対して低 負荷

で あるこ とに加え，既存剤と交差抵抗性を示さない 薬剤 の

創製を目標 として，研究 を行 っ た．

研 究 の 経 緯

　殺 虫剤 の リード化 合物 の 探 索 に 当 た り，Shell社 の

nithiazin
’）が従来の 主要殺虫剤 とは 異な る作用機作を有す

る こ とに 着日した．本剤は各種 の 害虫に 速効的な活性を示

した が，残効が短い こ とが大きな欠点で あっ た
2｝．その 後，

本系統 と推察される化合物に関する特許が 日本バ イエ ル 社

より出願され た
3｝．それ らの 化合物が ア ブ ラ ム シ類や ウ ン

カ ・ヨ コ バ イ類などの 半翅 目害虫に対して高い 殺虫活性を

示 し， しか も浸透性に優れる とい う特性に 注目した．こ れ

らの 化合物が 半翅 目害虫に は 卓効 を示すもの の 鱗翅 目害虫

に は 比較的活性 が 弱 い こ とに着目し， 鱗翅 目害虫 に も高活

性 を示す化合物の 探索 を目標 に合成展開した．その 殺虫ス

ク リーニ ン グに おけるチ ャ
バ ネゴ キブ リの 注射法に よる試

験 で ，シ ア ノイミ ノ系化合物が ， 殺 虫活性 に 比較して強い

興奮症状を示す こ とに着 目し，その後の最適化を目指 した

合成展開に よりア セ タ ミプ リドを選抜 した
4『8）．

　ア セ タ ミプ リドは，1989年に合成 さ れ、約 2 年間の 社内

に お け る評価試験 の あ と，
1991年に開発を決定した．1992

年より日本植物防疫協会の 委託試験 に か け られ，
1995年 11

月に 日本に おける登録 を取得し， 直ちに販売を開始した．

海外に お い て も， 大型殺虫剤と して果樹，蔬菜 ， 棉などの

害虫を対象に開発 が 進め られ て お り，
1998年 3 月現在 10

力国以上 で 登録を取得 して い る．

　　　　　　　　
CIXo

一 継
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 NCN

aceta 皿 iprid

化学構造と生物活性

　有望殺虫骨格 を探索する中で ， まず ， イ ミダゾ リジ ン タ

イプ の X 部 が ニ トロ メ チ レ ン
，

ニ トロ イミ ノ及び，シ ア ノ

イミノ体 の ア ワ ヨ トウ，ワ タア ブ ラム シ に 対する効力お よ

び チ ャ バ ネ ゴ キブ リに対する注射法に よる興奮症状 の 強さ

を比 較 した．これ らの 化合物の 中で ，
シ ア ノ イミ ノ体は ア

ワ ヨ トウや ワ タア プ ラム シに対する活性は 強 くない もの

の ，チ ャ
バ ネ ゴ キブ リに強い 興奮症状 を示すこ とに着目し

た．
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Tab ］e　l　Insecticidal　activity 　ofcompounds 　related 　to

acetamipr ｛d．

　　　　　　
α

ゆ 一 畢
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 X

Table　3　1nsecticidal　activity 　of 　acetamiprid 　derivatives，

　　　　
α

ゆ」藩
　 　 　 　 　 　 　 　 　 NCN

R1 R2
LC50（ppm）

≧LCyo （ppm ） Excitation＊

（lnjection）

ρ 卿 5fe’げ
，
　 A．　gossypii　

b）

X
P．separataa ）　A．　gossypiib）

＝CHNO2
＝NNO2

＝NCN

　 8

　 3t

＞ 】25

O．12
 ．50
．5

十

十 十

a〕Leafdipping　method ，　secGnd 　instar　larvae，　
b〕Spraying

method 、　first　instar　nymph ．　
＊ Blattella　germanica．

Table 　2　1ns  ticidal　 activity 　of 　acetamiprid 　deriva−
tives．

　　　　　　
c’

t）一 脳
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 X

H　　　　 CH3
CH3　　　　 H
CH3　　　　CH3
CH3　　　　　　CH3CH2
CH3　　　　　〔CH3）2CH
CH3　　　　　　CH3（CH2｝3
CH3CH2 　　　 CH3
CH3（OH2）2　　CH3
FCH2 　　　CH3
GICH2　　　　　CH3
CH3　　　　CHF2
◎ 　 　 　CH3

346
＞ 500
　 19100

＞ 500
＞ 500437

＞ 500

＞ 500
＞ 500
＞ 500

　 0．05
　 0．2
　 0．056
　 0．t4
　 0．2
　 0．82
　 0．07
　 14

　 0．058
　 1．5
　 14
＞ 125

の Leaf　dipping　 method ，　second 　instar　larvae，
ing　methed

，
　first　instar　nymph ．

b ）Spray一

X
≧ LCg。 （ppm ）

P．separataa）A ．　go ∬ コ
’piib）

Excitation’

〔lnjection）
Table　4　1nsec匸icidal

derjvatives．
　 　 　 　 　 　 CH3

　　　　
XXvkNrrC

”・

　 　 　 　 　 　 NGN

activity 　of　 acetamiprid

＝CHNO2
＝NNO ，
＝ NCN

　 125

＞ 125
　 8

8

 ．50
，艮2

十

十十

a｝Leaf　djpping　method ，　second 　instar　larvae．　b）Spraying
method ，　first　instar　nymph ．　

＊Btattella　germanica．
X

LC50（ppm）
PXYtostellaa）

　　A．90S5♪P〃
bレ

　次に ，イミ ダ ゾ ジ リン 環 が 開 い た よ うな構造 を有し，2 つ

の N の うちの 1つ が とれた タイプで，まず最初に 合成 され

た ニ トロ メ チ レ ン タイプ 化合物が，活性的に は 強 くなか っ

た が，この よつ なタイプ でも活性 を示す こ とが分 か っ た．

こ の 構造が 特徴的 で あ っ た こ と と，イ ミダゾ リジ ン 環タ イ

プ の シア ノ基 で 置換さ れた 化合物 に 強 い 興奮症状 が 認 め ら

れ た こ とか ら，本 タイプ で の シ ア ノ イ ミノ体が合成され，

鱗翅 目害虫 で あ る ア ワ ヨ トウ に も高活性 が 認め られ た。

（Table　1，2）さらに 最適化 を目指 した合成展開で，　 Table　3

に 示 した
一

般式 で Rl，　 R2部分 の 違 い に よる活性を比較す

ると，コ ナガ に 対 して は R ， 部分 ，
R2 部分と もメチル 基の 化

合部 が最 も優れ，ア ル キル 鎖が 長 くな っ て も，短 くなっ て

も活性は低下 した．ワ タアブ ラム シ に は ア ル キル 鎖長が短

い 場合 に 活性が高 く炭素数 3以上 に なると活性 は低下 し，

フ ェ ニ ル 基 で は か な り劣 っ た ．X 部分 に つ い て は，フ ェ ニ

ル 基 で は活性は低 く，ピ リジ ン 環及 び チア ゾー
ル 環 に お い

て高活性 が 認 め られ た，ピ リジ ン 環 で は 3位置換が最も高

活性 で ，
2位あ る い は 4位置換で は活性が 劣っ た．さらに ，

3位 ピ リジ ン 環 Eの 6位に ク ロ ル 基 が 置換 した化合物は，

無置換体 に 比ベ コ ナ ガ，ワ タア ブ ラム シ の 両害虫 に著 しい

活性差を示 した （Tabte　4）．

　本化合物 は鱗翅 目剤と して，低濃度活性的にはやや不十

取

叡
α

獻

臥
甑

取

圦

01

α

　
　
雷

　
　
の

　

　
　

q

　
　
　
　
　
　　　
じ

　

　
胸

＞500

＞ 500

＞500

＞50019

＞ 50029835

4481O

．625

．50

．0560

．762

，00

，34

H ）Leaf　dipping　method ，　second 　instar　larvae．
b ｝Spraying　method ，丘rst　instar　nymph ．

分 な 面 もあ っ た が
， 発現症状が 特徴的 で あ っ た こ と と ， 第

一
の タ

ーゲ ッ トと考えて い た鱗翅 目害虫で特長が 認 め られ

た こ とか ら，大 き な可能性を秘め て い る と考え， さらに 差

別化 の ため の 各種 の 研究を行 っ た．そ の結果，本化合物を

ア セ タ ミプ リ ドと して開発するこ とが で きた
5・9，le）．

名称お よ び性状

一・
般 名：アセ タ ミプ リド （acetamiprid ，

　 ISO）

商 品 名：モ ス ピ ラ ン
  （Mospilan  ）

化 学 名：（E）・Ni一匚（6一クロ ロ
ー3一ピ リジ ル ）メ チル ］・1V2一シ

　ア ノ
ーN1一メチル ア セ トア ミジ ン

N 工工
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分 子 式：CioHiiCIN4

分 子 量： 222．68

外 　 観 白色結晶

鬲虫　　　　，点； 10LO〜103．3
°
C

蒸 気 圧： ＜ LO × 10
−6

　Pa （25℃）

溶 解 度：水，
4250mg 〃．ア セ トン

，
エ タノ

ー
ル，ジ クロ

　ロ メ タン，クロ ロ ホ ル ム
， アセ トニ トリル ，

THF な どに

　易溶

分配係数 log　P，，w 　 O．80

ア セ タミプリドの合成

　ア セ タ ミプ リ ドは，オル ソ エ ス テル に シ ア ノア ミ ドを反

応させ 高収率で 誘導され る N一シ ア ノイミデートと二 級 ア

ミン に より直接合成され る．また ，
N一シ ア ノ イ ミデートと

一　−Wtア ミン か ら得られるア ミジ ン をア ル キル 化する こ とに

よ っ ても，容易に か つ 高収率で合成する こ とが で きる
9・1°）

（Fig，　D，

ア セ タ ミプ 1丿ドの 生物活性と作用

ある．

　まず ， 鱗翅 目害虫で ある コ ナガ に 対す る効力を各発育ス

テージ別に 比較すると，
1齢幼虫 に は LC5

。値が 4．4ppm で
，

3 齢，4 齢幼虫に 比べ 高活性を示す．卵や成虫に も比較的高

い 効力を示すが ， 蛹に は不十分 な活性 で ある （Table　6）．

　また ，ア セ タ ミプ リ ドは既存殺虫剤 に抵抗性 の 発達した

コ ナ ガ やアブ ラ ム シに も感受性系統 と大差の な い 活性 を示

す こ とが確認 されて い る （Table　7）．

　次に，キャ
ベ ツ 苗の 根部 を希釈液 に 漬 し，葉部 で の コ ナ

ガ 1齢幼虫に対する殺虫活性を調べ た の が Table　8 である

が，ア セ タ ミプ 1）ドの LC50値は 0．73　ppm （24時間浸漬）と

低濃度で活性を示す．ア ブラム シに 対する浸透活性 は さ ら

に 低濃度 で 認め られ る （Table　9）．

Table　5　1nsecticida】spectrum ，

Species Stagea）　 LC5
冂 （ppm ）

　殺虫 ス ペ ク トル

　ア セ タ ミプ リ ドは ， ネオ ニ コ チ ノ イ ド系化合物が
一

般 に

高活性 を示すア ブラム シ類，
コ ナ ジ ラ ミ類，カ イガ ラ ム シ

類な どの 半翅 目害虫やアザ ミウマ 目害虫の み ならず ， 鱗翅

目害虫にも優れた活性を有する こ とを特徴す る．

　鱗翅 目害虫で あるコ ナガ 幼虫 に は LC5。値4．4　ppm で，ナ

シ ヒ メ シ ン ク イ，モ モ シ ン ク イガ の 卵に対して 各々 LC5
。値

3．l　ppm ，2．8ppm を示す．その 他，シ ロ ア V に も優 れた活

性を示す．また
，

ミツ バ チに対する悪影響 が 少ない の も大

きな特長で あ る （Table　5）．

作用特性 と防除効果

　室内試験に お い て，それぞれの 薬剤 に潜在する特長を見

い だ し， 作用特性 を明 らか にする こ とは ， 圃場 に おける実

用場面 を適確か つ 効率的 に見い だ す た めに は非常に 重要で

Hemiptera

　Aphis　cracei レola

　・4ρ儒 go∬ 丿pff

　Aphts　sρiraecola

　〃 YzUS　persicae

　Brevicoryne　brassicae

　Ropalosiphum　padi
　 BemiSia　tabaci

　 P〜anoeoeeUS 　C1’厂1

Lepidoptera

　Carposina　nipon 劭 sis

　（｝厂apholita 　motesta

　 ルfames’ra わ广α∬ icae

　Plutella　xyloste 〃a

　Spodopte厂a　litura
Thysanopte 「a

　 Thrips　pa’mi

Isoptera

　 Ret’culite厂mes 　spe厂atus

Hymenoptera

　Apis　mellifera

X
　

　

　

　

　

　

　

X

　
に　　
　　　
　　　
ユ　　
ユ　　　
し　　　　　
@

MNNNNM

　

　

2

EEL

0，

α00

，

00

．00
、048

D8
．8
．】

13

．4

．6

．4

D16

  00H
）E：egg ，　 N：nymph

，　L：
larva

，　A：a

l t ．

竺鷲・≒　　　↓　 　

　 CI ℃ 、 　 　　
　
　　

　

CH2NH2c

’℃OF

　CH

Y
NCN 一一 Fig，1　Synthesis　 of　ace

miprid ． N 工 工 一Eleotronio 　
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Table 　6　Susceptibi】ity　 of　P．　 xyloste 〃a　to　 acetamiprid 　at　 various

developmental　stages．

LCso （ppm ）

Compound
　　　　　　 Egga ）

　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 lstLarval

　instarb｝
　　　　　　　　　Pupaa，　　Aduitb〕
2nd　　 3rd　　 4th

Acetamiprid　　　17　　　 4．4
Acephate　 ＞500 　 11
Benfuracarb　　　　24　　　 20

19　　 35　　 32　　　＞ 500
29　　　28　　　43　　　 ＞ 500
23　　　24　　　21　　　 ＞ 500

2051

a）Dipping　method ．　b）Cabbage　leafdipping　method 、　c〕Spraying　method ．

Tab】e　7　Activity　of 　acetamiprid 　against　resistant 　aphids ，

Compound
Myzus　persicae　LC50（ppm ）

Kochi　Wakayama 　 Tokushi皿 a　 Odawara（S）

Acetamiprid　　　　 O．29
Acephate　　　　　　　140
Pirimicarb　　　 ＞ 500
Cypermethrin　　　 81

　 1．1
　 190

＞ 500

＞ 500

　 3．9
　 76

＞ 500

　 3．5

0、2116

呂、70
．47

CQmpound
オρ傭 gossypii　LC50（ppm ）

Shizuoka Odawara （S）

Acetamiprid
Malathion

Methomyl

Cypermethrin

　 0，069
　 2．2
　 2．2
＞500

0．0562
．00
、640
．21

Table　 8　Systemic　activity 　of　 acetamiprid

agalnst 　P．　xylostelia 　by　root 　dipping　method ．

Compound
LC

，。 （ppm ）
a 〕

24hr72hr

Acetamiprid
AcephateBenfuracarb

0．736
．24
．3

0、311
．8L8

a）　Determined　from　the　rnortality 　on 　the　third
day　after　release 　or 　the　insect　at　the　indjcated
day．

Table　g　Systemic　activity 　of 　acetamiprid 　against 　aphids 　by
root 　dipPing　method ．

　　　　　　　　　　　　 LCso（ppm ）
Compound 　　Cucumber 　　 Eggplant　　　 Radish
　　　　　　 A・gossypii　　M ．　persicae　　M ．　persieae

Acetamiprid
Acephate

Benfuracarb

0．0192
．105

0．0310
．710
．86

0．0231
．21
．6

　Fig．2 は ポッ ト植 えの 10葉期 キャ ベ ツ の 葉表 の み に 散

布処理 した時の 葉裏に 寄生するモ モ ア カ ア ブ ラ ム シ に対す

る効力を検定 したもの で ある．ア セ タ ミプ リド処理区で は，

3」 ppm で も処理 7 日後 に は ほ ぽ 100％の 殺虫率に達 して

い る．この 浸達活性によ D散布ム ラ条件下で も有利に作用

し，葉 の 内部 に棲息す る潜葉性の 害虫に も効力が期待 さ れ

る．

　Fig．3 は，
ポ ッ ト植えキャ

ベ ツ に薬液散布後温室内に放

置し，経時的に キ ャ ベ ツ 葉を切 り取 り，
コ ナ ガ 2 齢幼虫に

対する効力を検定 した もの であるが，ア セ タミプ リドは，

200ppm で散布 21 日後まで ，100　ppm で も散布 14 日後 ま

で 90％以上 の 殺虫率を示す．ワ タア ブ ラ ム シに も，50ppm

で散布 14〜21 日後まで 残効を示す こ とが 確認 され て お り，

ア セ タ ミプ リ ドは適度な残効力を有すると判断された．

　上記の 殺虫ス ペ ク トル，作用特性 を基 に適用場面を探索

した結果，葉菜類で はア ブ ラム シ類以外に コ ナガ，アオム

シ などの 鱗翅 目害虫 に も有効であるこ とが分か っ た
11），コ

ナガ，ア オ ム シ で は，アセ タ ミプ リ ドが若齢幼虫 に高活性

を示す こ とと， 浸透移行殺虫力が高い こ とか ら，粒剤化す

る こ とに よっ て より実用性 の 高い 処理法を見い だすこ とが

で きた 12『1‘，．粒剤は降雨や 土壌の 性質に左右 されに くくす

るた め徐放性の もの を作出した．果菜類 で は ア ブ ラム シ 類，
コ ナ ジ ラ ミ類な どの 半翅 目害虫，ア ザ ミウマ 目害虫 に卓効

を示すばか りで なく，ア セ タ ミプ リドを散布した翌 日で も

ミツ バ チや マ ル ハ ナ バ チの 導入 が 可能で あ る こ とが 本剤 の
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Fig．2　Transiaminar　activity 　in　cabbage 且eaf 　against 　M ．　persicae（1992）．
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prid．

Crops Insects

75

鐙
司
匸 5Go

Σ

誤
　 25

Vegetables 浸ρ傭 gossypii
AulaCO厂’hum ∫0’砌 ’

Myzus　persicae
Bemis’α tabaci

Trialeuアodes　 vaPO 厂ariorum

P伽 θ〃axytoste 〜’α

PiertS厂αραθ

Thrips　pa伽 ’

Frankliniella　occidentaliS

Epi’achna ド’9加 tioetopunctata

　　 0 7 14 21 28

　　　　　　 Days　 after　treatment（Day｝

Fig．3　Residual　activity 　by　foliar　app ］ication　against 　the

third　instar　larvae　of 　P．　xylostella （Cabbage，　Greenhouse）、

差別化をもた ら した．

　果樹 で は，鱗翅 目害虫に対する活性が 強 い こ とと，殺卵

活性，浸達性が優れ る こ とか ら，
モ モ シ ン ク イガ，ナ シ ヒ

メ シ ン クイなどの シ ン クイム シ類，キ ン モ ン ホ ソ ガ，ミカ

ン ハ モ グ リガ な どの ハ モ グ リガ 類に 卓効 を示す こ と を見出

した。コ ナカイガ ラム シ類を始め と した カイガラム シ類に

も実 用 性が 高い ．カ ン キツ の ゴ マ ダ ラカ ミ キ リに は 成虫に

対する直接的な殺虫力ば か りで な く， 後食 （成虫に よる食

害）も抑制す る．

　茶害虫で は，チ ャ ノ キイロ ア ザ ミウマ
， チャ ノ ミ ドリ ヒ

メ ヨ コ バ イに 加え，潜葉性鱗翅 目害虫 の チャ ノ ホ ソ ガに 実

用性が 高い こ とが 特徴 となっ た （Table　10）．

作 用　機 作

Fruits Aphis　 citrたota

Toxoptera　citricidus

仂 7ψμθrμ∫ pruni
Nippolachnusρか1
PtanOCOCCUS　 C”r’

PseudOCOCCUS　CO 〃 istock ’

Arboridia　apicalis

Carposina　niponensis

Grapho’ita〃 tolesta

Stathm（脚 da　masinissa

P妙〃onOi ツcte 厂 ringonie ”a

Lyonetia　prunifoliella
P妙〃ocniStis 　cf舵 ’la
Anoρlophora　malasiaca

Oxyeetonia／ueunda
∫o’厂tothrips　dorsa’is
Ponticulotゐ吻 S　diospyrosi

　イエ バ エ 頭部の ニ コ チン 様ア セ チ ル コ リン レ セ プタ
ー

に

対す る［
3H

］α
一ブ ン ガ ロ トキ シ ン の 結合阻害試験 で，ア セ タ

ミプ リ ドは Ki 値 3、2× 10
−6M

を示 した （Fig．4）．

Tea　　　　　 E 〃 lpoasca 　onukii

　　　　　 α ’qρ磁 α theivo厂α

　　　　　 ∫c’厂ごo ’ん吻5dorsalis

　ワモ ン ゴ キブ リの 巨大神経を用い た電気生理 試験で は ，

ア セ タ ミプ リドの 10−5M 処 理 後ま もなく，
ス パ イクが 激 し

くなり，その 後自発放電が 消失する．こ こ で 電気刺激を与

えると，シナプス 伝達は ブロ ッ ク され て い るが，軸索伝達

では正常な反応を示すこ とが分 か る．

　症状観察や上記の 結果よりア セ タ ミプ リドは，イ ミダク

ロ プ リド
15・16）と同様ニ コ チ ン様アセ チ ル コ リン レ セ プ タ

ー
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一Eleotronio 　Library 　



Pesticide Science Society of Japan

NII-Electronic Library Service

Pestioide 　Soienoe 　Sooiety 　of 　Japan

198 日本農薬学会誌　第 23巻　第 2号　平 成 10年 5月

100

75

建
850an

　 25

　 　 o
　 　 　 −10　　　　　　−8　　　　　　　−6　　　　　　　−4

　　　　　　　　　 Log　 conc．（M）
Fig．4head

　membrane 　preparatjon．

．2

lnhibition　 of 二
3H

］α
・BGTX 　bindjng　to　housefly

に ア ゴ ニ ス トと して作用する と考えて い る
’7’18｝，

人 畜毒性

安　　全　 性

　ア セ タ ミプ リ ドの有効成分 は劇物に相 当 し， 水溶剤

（20％）は劇物 で あ るが ， 粒剤 （2％）は普通物扱い となる．

刺激性 （眼 ， 皮膚）は 原体 ， 20％水溶剤，2％粒剤 とも認めら

れ ず，皮膚感作性 も認 め られない ．また，亜急性毒性 お よ

び 慢性毒性試験 よ り安全性の 高い 薬剤で あるこ とが 確認 さ

れ て い る．

お　わ　 り　 に

　ア セ タ ミブ リ ドの 開発をふ りか え っ てみ ると、 探索研究

に お い て は，目標 を鱗翅 目害虫に 置 い た こ と，合成展開に

お い て は化学構造 の 独 自性 を 重 視 した こ と，さ らに は 症状

の観察が適確に 行 わ れ た こ とが 特徴ある化合物の創製に つ

なが っ た と思 わ れ る．合成展開 して 行 く中で ，活性 の 強 い

方向へ 展開さ れる こ とが 多い が，活性 の 強さよりも特徴を

求めた こ とが 好結果 をもた らした と思わ れ る．

　実用場面 の 探索では，作用性や殺虫スペ クトル に お け る

特長 と弱点を適確 に 把握 し，弱点が問題に ならない 使用場

面 を追及 した こ とが 差別化 に つ なが っ た と思わ れ る．鱗翅

目害虫の 発育 ス テ
ー

ジ の 進 ん だ幼虫や大型鱗翅 目害虫には

活性 の 強 さ で は ト分 とは 言えない 中 で
， 浸達 性や殺卵活性

などの 作用性面 に おけ る特長に よ リ ハ モ グ リガ 類や シ ン ク

イム シ類などの 害虫に卓効を有する こ とを見い だ す こ とが

で きた．また，葉菜類の 害虫で ある コ ナ ガ ， ア オ ム シ で は

若齢幼虫に 対す る効力に よ っ て 防除可能な粒剤 に より実用

性を高め る こ とが で きた．粒剤 に お い て は徐放性に した こ

とが環境条件に左右 さ れ に くい 安定 した 効力 に つ なが っ

た．

　ア セ タ ミプ リドは 現在 ， 目本に お い て は約 30作物におけ

る，各種 の 害虫 で登録を取得して い る が，さらに，処理方

法や適用害虫の 拡大 を目指 した検討 が 行 わ れ て お り，今後

さらに 適用幅が拡大すると予想される。また ， 海外 に おい

て も登録を取得 した国が 増加しつ つ ある．ア セ タ ミプ リド

が大型殺虫剤として成熟 して い くこ とを期待 した い．

　ア セ タ ミプ リ ドは 社内外の 多くの 人た ちの 努力と協力た より

開発 され た．開発上 市に あ た り，多大の ご 指導 とご 支援 をい た だ

い た 口本植物防疫協会な らびに各試験 機関の 諸先生方 に 厚 くお

礼 申 し上 げ ます，
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Development of  a  NewInsecticide, Acetamiprid

               INTRODUCTION

  Acetamiprid, (E)-Ni-[(6-chloro-3-pyridyl)methyll-
N2-cyano-Ni-methylacetarnidine, is a  novel  insecticide

developed by Nippon Soda Co., Ltd. Although the

compound  is a  neonicotinoid,  it possesses characteristic

insecticidal properties different from others  in the same

category  ofchemical  structure. Acetamiprid  exhibits  a

broad insecticida] spectrum,  and  it is applicable  for

controlling  pests ofvegetables,  fruit trees, tea tree and  so

on. For developing a new  insecticide, we  attempted  to

find out  the compound  having excellent  eMcacy  against

insect pests which  were  diMcult to be controlled,  being

environmentally  benign and  having no  cross-resistance  to

conventional  insecticides,

  This report  describes a short  history of  discovery and

development of  acetamiprid.

               
CiQ

:?,,,
                         NCN

                    acetflmiprid

        DISCOVERY  OF  ACETAMIPRID

  In looking for a lead compound  fbr finding out  a･new

insecticide, nithiazinei)  attracted  attention  as the com-

pound  possessing the mode  of  action  difierent from most
of  the conventional  insecticides. Nithiazine showed  a

good activity, but the insuficient lasting activity  has not

been improved by the analogue.2)  Afterward, the pat-
ents  of  Nihon Bayer compound  that seemed  to be in the
same  category  of  the chemical  structure  was  disclosed,3)
These compounds  aroused  our  interest as possessing an
excellent  systernic activity as well  as a high actiyity

against  Hemiptera such  as aphids,  planthoppers and

leathoppers. We  recognized  that these  compounds

showed  rather  a weak  activity ugainst  Lepiaoptera
comparing  with  that against  Hemiptera, and  we  started

our  research  aimed  at the compound  possessing a high
activity against  Lepidoptera. In screening  tests, it
seemed  noteworthy  that cyanoimino  compound  exhibited

severer  excitation  against  the German  cockroach  by iajec-

tion than the symptom  judged from the mortality  of

armyworm  or  cotton  aphid,  From  the compounds

synthesized  afterward  for optimization,  we  had finally
found acetamiprid.`･5)

  Acetamiprid was  synthesized  in 1989 and  registered  by

the trade name  Mospilanop in 1995 in Japan.

    CHEMICAL  AND  PHYSICAL  PROPERTIES

Common  narne:  acetamiprid

Trade  name:  Mospilan@

Chemical name:  Ni-[(6-chloro-3-pyridyl)methyl]-7V2-

  cyano-Ni-methylacetamidine

Molecular fbrmula: CioHnCIN4
Appearance: White crystals

Molecular weight:  222.68

Melting point: 101.0-i03.30C
Vapor pressure: <  1.0X 10-6 Pa (25CC)
Solubility (25CC): Water 4250 mg/l,  Soluble in aceton,

  methanol,  acetonitrile,  tetrahydrofuran

Partition coeMcient: log R,.: O.80

           BIOLOGICAL  ACTIVITIES

  For the search  of  applicable  insect pests in practical
field propeTly and  eMciently,  it appears  to be very  impor-
tant  to elucidute  the insecticidal action  ofthe  compound

and  find out  its characteristics,

  In laboratory tests, acetamiprid  showed  a excellent

activity against  Hemiptera and  Thysanoptera as other

neonicotinoid  compounds,  and  it exhibited  a  good activ-

ity against  Lepidoptera as  well.  Acetamiprid exhibited

an  excellent  activity also  against  termite. In the activity

against  various  stages  ofthe  diamondback moth  (Piuteaa
xylosteUa),  acetamiprid  showed  the highest activity

against  the first instar of  the insect, and  the LCso value

was  4.4 ppm, while  less active  against  the third and  the

fburth instar ones.  It possesses an  excellent  ovicidal

activity against  the insoct and  the peach fi;uit moth  (Car-
posina niponensts),  The LC,, value  of  acetamiprid

against  the egg  of  the peach fruit moth  was  2,8ppm.

The most  profitable action  of  acetamiprid  is its systemic
activity, and  the LC,, value  ofthe  compound  in systemic
activity,  which  was  conducted  by root  dipping method
using  cabbage  seedling  and  the first instar larvae of  the

diamondback moth,  was  O,73 ppm, Acetamiprid also

possesses an  excellent  translaminar activity.  Jt is advan-

tageous for the compound  possessing the activity in
ununiform  spraying  and  in controlling  the insect pests
inhabiting inside the leaf. The compound  shows  a

moderate  lasting activity  against  the diamondback moth

and  the cotton  aphid,

  From  above  mentioned  insecticidal spectrum  and  in-
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Table 1 Insecticidal spectrum  of  acetamiprid.

lnsect EMcacyu)

Hemiptera

 Aphis gossJLpii
 Jlyius persicae
 Bemisia tabaei

 ftialeurodes vaporariorum

 Ptanococcus citri

 Unaspis yanonensis

 Pseudaulacaspts prunicola

 Empoasca  onukii

 Arboridia apicaLis

Lepidoptera

 Plutedo xylostedo

   Young Larvae
   Old larvae

 Pieris rapae

   Young  Laryae

   Old larvae

 Carposina niponensis

 Graphofita tnolesta

 Kakivoria favo.fasciata
 Phydonotycter ringonietYb

 Lyonetia prunijbnetla

 Phylloenistis eitreLla

 Caft?ptilia theivora

 Adoxqphyes sp,

Coieoptera

 Anoptophora malasiaca

 Rhynchites heros

 EPtiachna vigintioctqpunctata

 Phytlotreta striotata

Thysanoptera

 T:hrips paimi

 Scirtothrips dorsalis

 Nankfiniena occidentatis

@@@o@oA@@

@A

@A@@0@@@@

×

@@@o

@@C

insects, ovicidal  and  translaminar  activities  are  required.

The compound  also  showed  an  excellent  activity  against

scales and  longicorn beetles. The compound  possesses a
killing activity  and  an  adult-feeding  suppressing  activity

against  the whitespotted  longicorn beetle (Anoptophora
malasiaca).

 In tea tree pests control,  acetamiprid  was  very  practi-
cable  against  the tea green leafhopper (Empoasca onu-
kii), the yellow tea thrips (Scirtothrips dor:salis), and  the

tea leafroller (Calopttha theivora) (Table 1).

            MODE  OF  ACTION

 In receptor  binding assay  using  nicotinic  acetylcholine

receptor  prepared from housefly head and  a-

bunga]otoxin, Ki value  of  acetamiprid  was  3,2 ×  10-6 M,

 And in the electrophysiological  study  using  a  central

nerve  cord  of  the American cockroach,  burst was  ob-

served  immediately after  the  acetamiprid  application.  A
few minutes  later the  burst ceased  and  in this condition
synaptic  transmission was  completely  blocked and

axonal  conduction  was  not  affected,

 From  the receptor  binding assay  and  the electro-

physiological study,  and  symptom  observation,  it was

considered that acetamiprid acted  on  the nicotinic  acetyl-

choline  receptor  in insect central  nervous  system  as an

agonist5)

fi)@,
 excellent  eMcacy;  O, goed eMcacy;  A,

slight  eMcacy;  × ,ne  eMcacy.

          TOXICOLOGICAL  STUDY

 From  the acute  toxicity studies  using  rat  and  mouse,

active  ingredient of  acetamiprid  was  regarded  as deleteri-
ous  substance,  and  20% SP was  also  as deleterious one,

and  2% granule as ordinary  substance,  Acetamiprid
was  not  irritant to  eyes  and  skin.  Acetamiprid is con-
cidered  to be safe  from the  results  of  subacute  and

chronical  toxicity studies.

secticidal action  of  acetamiprid,  applicable  insect pests
was  investigated, In crusifers, the diamondback moth  is
the most  attractive insect fo[ acetamiprid,  and  its practi-
cability  was  enhanced  by granular application,6･7)  It
was  helpfu1 fbr acetamiprid  to formulate controlled-

release granule, In controlling  the insect pests on  vege-

table, it is remarkable  feature for acetamiprid  that it
showed  little a,dverse  eflect against  honeybee and  bum-
blebee, in addition  that acetamiprid  shows  an  excellent

activity against  aphids,  whiteflys  and  thrips,

  ln fruit tree insect pests, the chemical  showed  an  excel-

lent activity  against  fruit moths  such  as the oriental  fruit
moth  (Graphotita molesta) and  the peach fruit moth,  and

leaf miners  such  as  the apple  leafminer (Phyllbnotlycter
ringonieUa)  and  citrus ]eafminer, For controlling  these
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