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　ポス ター発表 （Pesticides　Discovery）か ら 6 題の 演題が 選

抜さ れ，口頭発表が行 わ れ た，内訳は，日本 3題，中国 2

題，韓国 弖題で あ っ た．

　高橋 （大塚化学）ら は新規殺 ダニ 剤 cyflurnetofen （下図）

の 発見，合成方法開発 の 経緯およ び 構造活性相関に つ い て

報告した，ア ク リロ ニ トリル 構造を有す る thiapronilをもと

に デ ザ イ ン した ベ ン ゾ イル ア セ トニ トリル 類を リード化合

物 と し，両環構造の 構造展開およ び 架橋部位 の 構造展開が

行 わ れ た．生物検定 と して は τ襯 ’c喫 を用 い た 殺ダニ 活性
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試験が行わ れ，cyH   eto掩n 構造の 発見に至 っ た．（＃2D

　王 （秋田県立大学）ら は ジ ャ ス モ ン酸生合成阻害剤JM −

8686 の 分子設計，搆造活性相関お よび 阻害機構 に つ い て の

報告を行 っ た．ジ ャ ス モ ン酸 生合成 の 初期段階を触媒す る

alle且e　oxide　synthase （AOS）に 焦点を当て，イ ミダ ゾール 環

に よ りヘ ム配座構造を模倣す る よ うな デ ザ イ ン を行 っ た 結

果，JM−8686（下図） の 発見 に 至 っ た，　 JM−8686は AOS を
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約 10nM で 拮抗的 に阻害した．（＃22）

　原田 （京都大学）らは バ ーチ ャ ル ス ク リーニ ン グを用 い

て 新規骨格を有す る脱皮ホ ル モ ン 受容体リガ ン ドの 発見に

至 っ た こ とを報告した．まず 210 万化合物を含むデータベ ー

ス か ら，脱皮 ホル モ ン と して 知 られるエ ク ジ ス テ ロ イ ドの

立体的な 形状や 化学的性質を模倣す る よ うな化合物をバ ー

チ ャ ル ス ク リ
ーニ ン グ に よ り選別 した．最終的に 24個の 候

補化合物を生物検定 に供 した と こ ろ 3つ の 化合物が特異的

な結合活性を示 した，最 も高 い 活性を有する化合物 （下図）

の ICso値は 11μM で あ っ た．（＃23）
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　Kai （China　Agricultural　Univ．） ら は神経ペ プ チ ド allato．

statinの 末端 5残基 （野r1Phe−Xaa−Phe−Gly−Leu−NH2 ）を新規

昆虫生育制御剤の リ
ード構造と し，そ の 構造展開に つ い て

報告 し た．そ の 結果，in　vitro で 約 10倍 の 活性向上 が認 め

られ，い くつ かの 化合物は D．　punctata　meに対 して 加 vごvo 活

性を示 した．現在 の と こ ろ，N 末端側 3残基を残 し，　 C 末

端側 に リン カ ー構造を は さん で 芳香環を付加 した構造 が 候

補化合物 （下図） として 得 られて い る．こ れらの 化合物 の

活性要因 につ い て は，予測され る各 ペ プ チ ドの 立体構造 に

つ い て の 情報を加味した ホ ロ グラ ム 構造活性相関に より解

析が行わ れ て い る．（＃24）
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　H ¢ （Central　Chlna　Normal　Univ．）ら は新規除草剤HWO2

の 構造展開およ び そ の 除草活性 に つ い て の 報告を行 っ た．

ピル ビ ン酸 デ ヒ ドロ ゲナーゼ複合体 （PDH の の 阻害剤と し

て はア セ チル ポ ス フ ィ ネ
ー

ト類などが知 られて い た が実用

化 に は 至 っ て い な か っ た．He らは ， 置換ア セ トキ シ エ チル

ポス ホ ネートを母格 として構造展開にす る こ とに よりHWO2

（下図）を得 た．生物検定 に おい て ，HWO2 は双子葉 の 雑草

と単子葉の 穀物との 間で 選択的な除草剤と して の 機能を有

して い る ことが明らかとな っ た．HWO2 は ， 中国 （ICAMA ）

に お け る新規除草剤の 登録を終え た．（＃25）
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　Song （GuiZhou　Univ．）らは新規抗 ウ ィ ル ス 剤Dufulinの作

用機構 に つ い て 報告した，DufUlinは葉緑体 に お い て シ ス テ

イ ン合成酵素の 発現を誘導 し，こ れが プ ラス チ ド脂質関連

タ ンパ ク質を制御 して い る こ とを明 らか に した．ま た，こ

れ ら の タ ン パ ク質 が サ リチ ル 酸経路を活性化 し，下流 の タ

ン パ ク質 の 発現を活性化するこ とがわか っ た。DufUlinの 活

性 につ い て は 6 回の 圃場試験 （2009 年）を実施 しそ の 有用

性が評価され，Ningnamycin よりも優れて い る こ と を明らか
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に した．（＃26）

　そ の 他 ， 興味深い 話題 として は ， 以Fの よ うな ポス ター

発表が行われたの で ご報告したい．

　Shao （East　China　Univ）ら は イ ミダ ク ロ プ リ ドの 構造展

開およ び 殺虫活性評価に つ い て 報告した．ま ず，イ ミダ ク

ロ プ リ ドの ニ トロ イ ミノ基 を ニ トロ メ チ レ ン 基 で 置換し，

環化 す る こ とで ニ トロ 基 を シ ス 配座 に 固定 した構造 を新規

ニ コ チ ン 類の 候補構造 （下図） と して デ ザイ ン した．種 々

の こ れ らヘ キサ ヒ ドロ イ ミダゾ ピ リジ ン 類を合成し，エ ン

ドウ ヒ ゲナ ガ ア ブ ラ ム シ や，イ ミ ダ ク ロ プ リ ド感受性 お よ

び抵抗性の トビ イロ ウ ン カ に 対す る殺虫試験を行 っ た．そ

の 結果，ア ブ ラム シ や感受性 の ウン カに対 して はイ ミダク

α
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ロ プ リ ドの 115程 度 で あ るが，抵抗性の ウ ン カ に対 して も

有効な新規構造を見出した．（＃40）

　Ji （CeIltral　China　Normal　Un髭）らは新規 アセ トヒ ドロ キ

シ 酸シ ン タ
ー

ゼ （AHAS ）阻害剤の 分子設計お よ び そ の 活

性につ い て報告した．AHAS 阻害剤は除草剤と して利用 さ

れ て い るが，そ の 多くは W586 　L 変異 に よ る抵抗性が確認

され て い る．本研究で は，さ ま ざ ま な結合様式を持 ち うる

フ レ キ シ ブ ル な 阻害剤を コ ン ピュ
ー

タ上 で デ ザ イ ン す る こ

とで ，こ の 抵抗性変異体 に 対 して もwild−type と同程度の 活

性を示す化合物 （下図） の 開発に 成功 した．（＃62）

　　　　　　　　 原 田俊幸，
三 芳秀人 （京都大学大学院）
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