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新規殺虫剤ピリダリルの
発明と開発

はじめに

農作物を病害虫や雑草から守り、農作業の省力化
と農業生産性の向上を図る上で、農薬は必要不可欠
な資材である。農薬による防除を実施しなかった場
合、水稲で27.5％、リンゴで97.0％、キャベツでは
63.4％の減収率になると報告されている1)。一方、薬
剤抵抗性害虫や薬剤耐性病原菌の発達による既存農

薬の防除効果の低下が大きな問題となってきている。
また近年、農薬の安全性や環境への影響に対する関
心が高まってきており、欧米諸国、そして日本にお
いても、環境保全型農業（持続可能農業）に対する
政策的取り組みが進められている。環境保全型農業
においては、IPM（Integrated Pest Management：総
合的有害生物管理）が重要な作物保護の手段であり、
その化学的防除法で用いられる薬剤は、標的とする

Research and Development of a Novel Insecti-
cide ‘pyridalyl’

Pyridalyl was discovered and has been under worldwide development by Sumitomo Chemical Co., Ltd.  It
was already registered in some Asian countries in 2004, including Japan.  This novel insecticide exerts excellent
control against various lepidopterous and thysanopterous pests on cotton and vegetables.  Many existing insecti-
cide-resistant strains of lepidopterous pests can be adequately controlled by pyridalyl as well as susceptible
strains.  Since pyridalyl develops quite unique insecticidal symptoms, it is considered that pyridalyl has a differ-
ent mode of action from any other existing insecticides.  Its excellent safety to mammals and various beneficial
arthropods would provide us with an important tool in IPM (Integrated Pest Management).
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虫をターゲットに据え、生物活性化合物に関する学
術文献を精査した。その結果、昆虫の成長を制御す
ると報告されていたジクロロアリルアルコール誘導
体1および2が注目すべき化学種として浮かび上がっ
てきた4), 5)。これらの化合物は“3,3-ジクロロ-2-プロ
ペニル基”を共通部分構造として有していることよ
り、この特異な化学構造が生物活性に何らかの形で
関係しているとの仮説のもと化合物のデザインに着
手した。
化合物1および2は、それぞれこの官能基をアルキ
ルエステルおよびアルキルエーテルという形で有し
ている。これらの化合物が、若干、化学的安定性に
欠けることが合成の際にわかっていたので、分子内
にフェニルエーテル構造を導入することにより安定
化させることを試みた。以前、筆者らが扱っていた
昆虫成長制御剤（IGR）関連化合物の合成中間体、4-
フェノキシ-2-置換フェノールを用いて種々の誘導体
を合成した。その中で4-フェノキシ-2-（トリフルオ
ロメチル）フェニル（3,3-ジクロロ-2-プロペニル）
エーテル（3）がハスモンヨトウ幼虫に対して500ppm
にて死虫率60％を示した。さらに食害がほとんど生
じないという現象や既存の対照剤とは異なる致死症
状が観察される等、興味ある特徴を示したことから、
筆者らはあえてこの化合物に注目し、リード化合物
として構造最適化を開始した（Fig. 2）6), 7)。

2. リード化合物からの展開

リード化合物3を3つのパートに分け、まずプロペ
ニル側鎖および右側ベンゼン環部分の構造変換を行
った結果、側鎖に関しては“3,3-ジクロロ-2-プロペニ
ル基”が必要であり、右側ベンゼン環では“3,5位に
置換基を有するベンゼン環”がもっとも好ましいこ
とが判明した。このベンゼン環上3,5位への置換基導
入の効果は、活性が分子の立体配座と相関している
可能性を示唆していた。次に左側ベンゼン環部分の
変換並びに分子の立体配座に最も影響を与えると思
われるリンカー部分を中心に構造改変を行った。そ

病害虫のみに効果的であるという高い選択性が求め
られる。また、より安全で従来の薬剤より施用薬量
の少なく、環境に対する負荷の少ない農薬の開発が
望まれている。
ピリダリル（一般名）は当社が独自に発明、開発

した新規殺虫剤であり、棉、野菜、果樹の鱗翅目及
び総翅目害虫に高い防除効果を示す 2), 3)。また従来と
は異なる新規骨格（Fig. 1）と作用メカニズムを持つ
ことより、既存の殺虫剤に対して感受性が低下した
害虫にも効果がある。さらに害虫に対する薬効の選
択性が高いため、天敵昆虫や有用生物への影響も少
なく、IPMに適合する。当社は、まず2004年に韓国、
日本における農薬登録を取得し、商品名「プレオ ®

フロアブル」として販売を開始し、順次、その他多
くの国々で開発・登録・上市を進めている。本稿で
は、本殺虫剤の発明の経緯、効力、製造法、物理化
学的性質、分析法、製剤、哺乳動物や環境に対する
安全性について報告する。

発明の経緯

1. リード化合物の創製

新しい農薬の創製は、最初の出発点となるリード
化合物を見出すことからはじまり、そのリード化合
物に種々の構造展開を行い、ターゲットに対して高
い防除効果を有する化合物に最適化していく。リー
ド化合物を見つける手法は種々存在するが、ピリダ
リルの場合は、ある公知化合物をヒントにリード化
合物の創製を試みた。既存殺虫剤に対する効力低下
が問題になっていた棉・野菜・果樹分野の鱗翅目害

Fig. 1 Structure of pyridalyl
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ハスモンヨトウなどに対して高い殺虫活性を示す。
また、鱗翅目害虫以外では、ミナミキイロアザミウ
マなどの総翅目、トマトハモグリバエなどの双翅目
害虫にも高い殺虫活性を有する8)。

2. 作用特性

（1）交差抵抗性
多くの鱗翅目害虫は、有機リン剤やピレスロイド

剤のように比較的長い期間使用されてきた殺虫剤に
対して、抵抗性を発達させてきた。このような現象
は、比較的世代期間の短い昆虫種に顕著であり、特
にコナガは、ほぼ日本全国で有機リン剤、ピレスロ
イド剤、ベイゾイルフェニルウレア剤、クロルフェ
ナピルなどに対して、高度な抵抗性を発達させてい
る。このような既存殺虫剤に対して高度な抵抗性を
獲得したコナガに対して、ピリダリルは感受性系統
と同様に高い殺虫活性を示した（Table 2）。また、米
国でも棉の重要鱗翅目害虫であるHeliothis virescens
は有機リン剤やピレスロイド剤に対して高い抵抗性
を示し、重大な問題となっているが、ピリダリルは
抵抗性系統に対しても高い殺虫活性を示すことが確
認された8)。このようにピリダリルは既存剤に対して
高度に抵抗性を発達させた鱗翅目害虫に対しても高
い殺虫活性を有することから、殺虫剤抵抗性管理の
有効な防除手段として期待されている。

（2）耐雨性と残効性
Fig. 4はピリダリルの耐雨性と残効性を示してい

る。ポット植えのキャベツにピリダリル（100ppm）
を散布し、直後に人工降雨装置による1時間強制降雨
（20mm/h）を施し、その後温室内に放置した。処理
当日及び7, 14日後にそれらのポットにハスモンヨト
ウを放飼し、4日後の死虫率を求めた。ピリダリルは
処理当日にはもちろん、14日後でも死虫率100％を
示した9)。このことから、ピリダリルは散布直後に降
雨があっても高い防除効果を示し、十分な耐雨性と
適切な残効性を有することが明らかとなった。した
がって、ピリダリルは降雨を心配せず散布処理でき
ること、また、適度な残効性から、農家の作業の利
便性や散布回数の軽減に貢献すると考えられる。

の結果、左側にはピリジン環またはベンゼン環を、
さらにはリンカーとして1,3-もしくは1,4-アルキレン
ジオキシ基を用いることが高い殺虫活性につながる
ことを見出した6), 7)。
こうして得られたいくつかの高活性化合物の中か
ら、効力面、安全性面、環境面および製造コスト面
を考慮に入れ、最終的にピリダリルが開発化合物と
して選抜された（Fig. 3）。

効力

1. 殺虫活性

ピリダリルはTable 1に示すように、多くの鱗翅目
害虫に対し高い殺虫活性を有する。特に、野菜の重
要害虫であるオオタバコガやシロイチモジヨトウ、

Fig. 3 Optimization of the lead compound 3 
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Test method

L3
L3
L2
L2
L3
L3
L3
L2
L3

Stage*1

Cnaphalocrosis medinalis

Helicoverpa armigera

Helicoverpa zea

Heliothis virescens

Mamestra brassicae

Spodoptera exigua

Spodoptera litura

Pieris rapae

Plutella xylostella

*1 L2 and L3 means 2nd and 3rd instar larva, respectively.
*2 Days after treatment

Scientific name

Table 1 Insecticidal activity of pyridalyl against 
lepidopterous pests
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susceptible strain
2.6

> 500
> 450
> 25

LC50  (mg a.i./litre)
resistant strain

synthetic pyrethroid
organic phosphate
benzoyl phenylurea

Class

pyridalyl
cyfluthrin
pyrimifos methyl
chlorfluazuron

Insecticide

Table 2 Insecticidal activity of pyridalyl against 
insecticide resistant strain of P. xylostella
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（3）有用昆虫に対する影響
近年、環境保全型農業の重要性が認識される中、害

虫を防除し、作物を保護するために、化学農薬のみな
らずいくつかの手段を組み合わせたIPMの考え方が
普及してきた。このIPMを実践するためには、害虫
に対する天敵の活動を妨げずに、化学農薬を適切に使
用することがもっとも重要である。そのためには、化
学農薬自体に天敵に対する安全性が求められる。ピリ
ダリルは実用濃度（100ppm）でTable 3に示す捕食
性昆虫や寄生蜂などに対して影響が少ないことが確認
された8)。また、作物の受粉作業に使用されるマルハ
ナバチやミツバチなどの有用昆虫に対しても影響が少
ない。さらにピリダリル10％フロアブルの桑樹散布
処理（1000倍希釈液、十分量散布）におけるカイコ4
齢幼虫に対する残毒期間は処理から15日前後と推察
された。このような天敵を含む有用昆虫に対し影響が
少ないことから、ピリダリルはIPMを実践するため
に非常に有効な防除手段であるといえる。

3. 圃場試験結果

これまで、ピリダリルの基本的な活性や特徴を示

してきた。次に実際の圃場における効果を示す。ま
ず、Fig. 5に兵庫県においてキャベツに寄生したコナ
ガに対し実施した試験結果を示した。本試験を実施
した地域では、多くの既存殺虫剤に対して、抵抗性
を発達させたコナガが生息している。Fig. 5に示すよ
うに、ピレスロイド剤（ペルメトリン剤）はこのコ
ナガに対して十分な防除効果を示さなかったが、ピ
リダリルは100ppm処理で高い防除効果を示し、広く
使用されているクロルフェナピルに比べてより優れ
た残効性を示した。このことからピリダリルは既存
殺虫剤に対して抵抗性を発達させた多くの鱗翅目害
虫に対して、実用的な防除効果を有し、抵抗性管理
防除資材として期待されている。実際、これまで抵
抗性が大きな問題となっている地域の農家から好評
を得ている。

ピーマンに寄生するハスモンヨトウやアザミウマ
類に対する圃場試験結果をFig. 6に示す。この圃場試
験においては、ピリダリルの防除対象害虫であるハ
スモンヨトウやアザミウマ類に加えて、ミナミキイ
ロアザミウマの天敵（捕食性害虫）であるタイリク
ヒメハナカメムシに対する影響も調査した。Fig. 6に
示すようにピリダリルはハスモンヨトウに対して、
対照薬剤であるクロルフルアズロン剤と同様に高い
防除効果を示し、アザミウマ類に対しても高い防除
効果を示した。また、ピリダリル処理区では無処理
区と同等以上にタイリクヒメハナカメムシの密度が
維持されていた。この結果から、ピリダリルは防除
対象としている鱗翅目や総翅目の害虫に対して高い
防除効果を示し、あわせてそれらの天敵に対する影
響が少ないことが証明された。したがって、ピリダ
リルは土着の天敵の活動を保護しながら、鱗翅目害
虫を防除する優れたIPM資材であると言える。また、
人為的に使用した天敵農薬とピリダリルを組み合わ
せた防除が可能である。
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Fig. 4 Residual activity and rain fastness of pyri-
dalyl
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Fig. 5 Field trial against Diamondback moth, Plu-
tella xylostella on cabbage
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4. 作用機作

ピリダリルの作用メカニズムを既存殺虫剤と比較
した結果、有機リン剤や合成ピレスロイド剤に見ら
れる神経系に対する作用やIGR剤のように昆虫の成
長を阻害する活性や、呼吸系を阻害する活性を示さ
ないことを確認している。
ピリダリルを100ngハスモンヨトウの体表に局所
施用すると幼虫は数時間で死亡するが、吐液や痙攣
などの症状は示さず、体全体が弛緩する。さらに致
死薬量以下のピリダリルを局所施用すると処理され
た皮膚は全体的に黒ずみ、壊死が認められる（Fig. 7）。
このような現象から、ピリダリルは昆虫細胞に対し
て何らかの毒性を有すると推定された10)。そこで、
昆虫の培養細胞に対する作用を調査した結果、昆虫
の培養細胞（Sf9）に対して、ピリダリルは増殖抑制
作用を有することがわかった。この作用は、種々の
タンパク質の合成阻害に起因することが予想された。
そこで[3H]ロイシンの取り込みを指標にして検討し

た結果、ピリダリルは濃度依存的に阻害作用を示し、
0.1µM以下の低濃度でも顕著なタンパク質合成阻害
作用を短時間で示した。その活性は哺乳動物の培養
細胞に対してタンパク質合成を阻害するシクロヘキ
シミドの活性と比べて有意に高かった。一方、哺乳
動物細胞に対しても同様に実験を行ったところ、ピ
リダリルはシクロヘキシミドと比較し、増殖抑制作
用もタンパク質合成阻害作用も顕著に低いことがわ
かった11)。これらの結果より、ピリダリルは昆虫の
細胞におけるタンパク質の合成を選択的に阻害し、
殺虫活性を示すものと考えられた。

製造法

ピリダリルは三つのエーテル結合を有しており、
各々のエーテル結合で分断した四つのユニットをど
のような順序で縮合していくかで多くの製造ルート
が考えられる。その代表的なものをFig. 8に示した。
即ち、ピリジン骨格部を最後に結合させる方法や、
ジクロロプロペニル基を最後に結合させる方法や、
ピリダリルの中央部のエーテル結合を最後に形成さ
せる方法である。これら各種方法について精力的に
検討を行い、高収率で高純度のピリダリルを得る工
業的製造法を確立した12)～ 15)。

物性および製剤

1. 物理化学的性質

ピリダリル原体の物理化学的性質をTable 4に示し
た。ピリダリル原体は無臭の液体であり、蒸気圧は

Fig. 6 The efficacy against Tobacco cutworm, 
Spodoptera litura, and Thrips with effect 
against the population of Pirate bug, Orius 
strigicollis of pyridalyl
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Fig. 7 The effect of topical application of pyridalyl 
on Tobacco cutworm, Spodoptera litura
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Development of S. Iitura larvae in the control (A) and sub-lethal 
symptoms caused by lower dosages of pyridalyl (B, C, D). Each 
larva was photgraphed 1 to 5 days after treatment (left to right). 
The larvae in the control group (A) developed normally. B, C and 
D shows symptoms (circled area) occurring in larvae treated 
with pyridalyl at 1.56, 6.25 and 25ng, respectively. The larvae trea-
ted with 25ng of pyridalyl turned black and died 5 days after treat-
ment (D).



6.24×10－8 Pa（25℃）である。ほとんどの有機溶媒
に可溶であるが、水には難溶である。

2. 安定性

ピリダリル原体の安定性試験結果を Table 5に示
す。ピリダリル原体は54℃2週間、40℃3ヶ月、室
温3年間のいずれの保存条件でも安定であった。

3. 製剤

日本では蔬菜分野向けに開発が進みプレオ ®フロ
アブル（ピリダリル：10％）として2004年8月に登
録・上市された。本製剤は、刺激性及び臭いが少な
く、安全性が高いのが特徴であり、環境面にも配慮
した製剤である。
また、本製剤は、従来のフロアブルに比べ、製剤

の粘度が低く、容器排出性に優れている。さらには、
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水希釈時の分散性にも優れ、泡立ちも少ないため、
散布液の調製が容易で取り扱い性に優れた製剤設計
となっている。加えて、対象害虫に対する防除効果
を最大限発揮させるための工夫がなされている。
Table 6にプレオ®フロアブルの代表的な製剤物性を
示す。本製剤の物性ならびに貯蔵安定性は極めて良
好である。
一方、海外においては、2004年に韓国で10％フロ
アブル剤、2005年に東南アジアを中心に10％乳剤が

Fig. 8 Synthetic routes to pyridalyl 
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pyridalyl
S-1812

2,6-dichloro-4-(3,3-dichloroallyloxy)phenyl 3-[5-
(trifluoromethyl)-2-pyridyloxy]propyl ether

Pleo
179101-81-6
C18 H14 Cl4 F3 NO3

491.1
Liquid (20˚C)
Odorless (20˚C)
1.445 g/cc (20˚C)
< –17˚C
6.24×10–8 Pa (25˚C)
Water : 0.15 ppb (20˚C)
Organic solvents: soluble in most

ISO Name
Code Number

Chemical Name 
(IUPAC)

Trade Name
CAS RN
Molecular Formula
Molecular Weight
Physical Form
Odor
Density
Melting Point
Vapor Pressure
Solubility

Table 4 Physical and chemical properties of pyri-
dalyl

100.1
99.6
99.9
99.7
99.6

100.8
100.0
100.4
100.0
100.1

Remaining content (%)

6 months
12 months
18 months
24 months
36 months
1 month
2 months
3 months
1 week
2 weeks

Storage period

Ambient temperature

40˚C

54˚C

Storage conditions

Table 5 Stability of pyridalyl technical grade

Whitish viscous liquid  (Visual observation)
1.0 g/cc  (CIPAC MT3.3.2)
6.2  (Electric pH meter, without dilution)
1070 mPa·S  (Brookfield viscometer, Spindle No.2, 6 rpm, 25˚C)
98 %  (CIPAC MT41, 1000 times, 20˚C, 15 min)
Physical and chemical properties after storage at ambient 
temperature for 4 years were very stable

Appearance
Density
pH
Viscosity
Suspensibility
Stability

Typical value  (Methods)Items

Table 6 Physical and chemical properties of 
Pleo®flowable
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れも弱かった（Table 7）。皮膚感作性はBuehler法で
陽性であったが、皮膚刺激性は軽度、眼刺激性はご
く軽度であった。

（2）変異原性
変異原性については、Table 8に示す試験を実施し

た。チャイニーズハムスター肺由来の培養細胞
（CHL/IU）を用いたin vitro染色体異常試験において
薬物代謝酵素（S9mix）存在下で軽度の陽性となった
が、細菌を用いた復帰突然変異試験（Ames試験）、
マウスを用いた小核試験、培養細胞を用いた遺伝子
突然変異試験、ラットを用いたin vivo / in vitro不定
期DNA合成（UDS）試験のいずれにおいても陰性で
あった。以上の結果から、ピリダリルの変異原性に
問題はないと考えられた。

（3）亜急性毒性、慢性毒性および発癌性
ラット、マウスおよびイヌを用いて、Table 9に示

す亜急性毒性、慢性毒性および発癌性試験を実施し
た。無毒性量は、Table 9に示す通りであった。各種
毒性試験の結果、標的器官は、肝臓、腎臓、肺、副
腎および卵巣と考えられた。以下、各器官への影響
について簡潔にまとめた。
肝臓：イヌでは80mg/kg/day以上で肝臓小葉中間

帯の肝細胞空胞化、肝重量の増加を伴う肝細胞肥大、
肝臓に関連する酵素活性の上昇が、ラットでは
1000ppm以上で肝臓重量の増加を伴う肝細胞肥大、
肝細胞の単細胞壊死の増加、総コレステロールの増
加、γ -グルタミルペプチダーゼの増加が、マウスで
は2500ppmで肝重量の増加が認められた。
卵巣：ラットの1000ppm以上で卵巣間質腺細胞の

細胞質空胞化が認められた。
肺：イヌでは100mg/kg/day以上で肺重量の増加、

動脈および細動脈壁の肥厚、血管周囲部でのリンパ
球の細胞浸潤が、ラットでは1000ppm以上で泡沫細
胞集簇が認められた。

上市され、同年に中近東諸国、2006年にオーストラ
リアで50％乳剤が上市される予定である。また、米
国で35％水和剤、欧州で10％フロアブル剤を早期上
市を目指し開発中である。

4. 分析法

ピリダリル原体及びピリダリル製剤中の有効成分
は、カラムにL-column ODS、移動相に水・アセトニ
トリル（20：80）を用いる液体クロマトグラフ－内
標準法で正確に精度よく分析できる。また、原体中
の不純物は、同じカラムを用いる液体クロマトグラ
フ法等により分析が可能である。

哺乳動物や環境に対する安全性

1. 哺乳動物に対する安全性

（1）急性毒性、刺激性および皮膚感作性
1ピリダリル（原体）
ピリダリルのラットにおける経口、経皮および吸
入毒性はいずれも弱かった（Table 7）。ピリダリルの
皮膚感作性はMaximization法で陽性であったが、皮
膚刺激性はなく、眼刺激性はごく軽度であった。
2プレオ®フロアブル（ピリダリル10％製剤）
プレオ ®フロアブルの経口および経皮毒性はいず

Negative

Negative

Weakly positive
(+S9mix)
Negative

Negative

Result

–S9mix : 9.77 ~ 313µg/plate
+S9mix : 39.1 ~ 1250µg/plate
–S9mix : 9.4 ~ 300µg/mL
+S9mix : 2.0 ~ 10.0µg/mL
–S9mix : 20 ~ 1250µg/mL
+S9mix : 15 ~ 25µg/mL
500, 1000, 2000mg/kg (single oral administration),
24hr (all doses) & 48h (2000mg/kg)
500, 1000, 2000mg/kg (single oral administration),
2 ~ 4hr & 15 ~ 16hr

Study Condition

S.typhimurium : TA100, TA98, 
TA1535, TA1537   E.coli : WP2uvrA

Chinese hamster ovary cells 
(CHO-K1-BH4)
Chinese hamster lung cells 
(CHL/IU)
Mouse (CD-1), 5 males/group

Rat (SD), 3 males/group

Test System

Reverse mutation
(Ames test)
In vitro gene mutation

In vitro chromosomal 
aberration
Micronucleus

In vivo/in vitro 
unscheduled DNA synthesis

Study

Table 8 Mutagenicity studies with pyridalyl

>5000
>5000
>2010
>2000
>2000

Female
>5000
>5000
>2010
>2000
>2000

LD50 (mg/kg)
Rat (SD)

Male
Oral
Dermal
Inhalationa)

Oral
Dermal

Administration 
route

pyridalyl

Pleo®flowable                                  
(10% pyridalyl formulation)

Compound

Table 7 Acute toxicity studies with pyridalyl and 
Pleo®flowable

a) LC50 (mg/m3), 4 hours inhalation from nose 



副腎：イヌでは、300mg/kg/dayで副腎皮質束状帯
細胞の空胞化が、ラットでは2000ppmで副腎網状帯
の細胞質空胞化の増加が認められた。
腎臓：イヌでは100mg/kg/day以上で腎臓近位尿

細管への褐色色素沈着、腎重量の増加が認められた
が、関連するパラメータに異常はなく、毒性学的意
義は低いものと考えられた。マウスでは2500ppmで
腎重量の増加が認められた。
ラット慢性毒性発癌性試験における行動毒性検査

で自発運動量の増加が最高用量で認められたが、
脳・神経系の病理組織学的検査で何ら影響がなかっ
たこと、他試験でも神経系への影響が認められなか
ったこと等から、ピリダリルが特異的な神経毒性を
有するとは考えられなかった。イヌおよびラットで
肝臓、卵巣および副腎の細胞内空胞化、肺の泡沫細
胞集簇の増加が認められ、またラットでは総コレス
テロールの増加が認められたことから、ピリダリル
は脂質代謝に対して影響を及ぼすことが明らかになっ
た。ピリダリルについて発癌性は認められなかった。

（4）生殖発生毒性
生殖発生毒性に関しては、Table 10に示す試験を
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実施した。ラットおよびウサギにおける催奇形性試
験では、母動物に体重増加抑制等が認められた用量
においても、胚・胎児致死作用および催奇形作用は
認められなかった。ラット2世代繁殖性試験において、
P世代では200ppm以上で体重増加抑制、摂餌抑制、
哺育児体重の低値、器官重量（甲状腺、肺、精巣、
卵巣）の高値および病理組織学的変化（甲状腺およ
び卵巣）が、F1世代では、200ppm以上で膣開口の遅
延、体重増加抑制、摂餌抑制、哺育児体重の低値、
器官重量（精巣、卵巣、甲状腺）の高値および病理
組織学的変化（甲状腺および卵巣）が認められた。
F2世代（雌のみ）では、1000ppm群で膣開口の遅延
が認められたが背景データの範囲内であったことか
ら非常に軽微な変化であった。膣開口の遅延を除き、
ピリダリルは繁殖性に何ら影響を及ぼさなかった。
以上の結果から、親動物の一般毒性学的影響、繁殖
能力および次世代に対する無毒性量はいずれも
40ppm（雄：3.10mg/kg/day、雌：3.37mg/kg/day）
であった。

（5）一般薬理試験
生体機能への影響に関する試験として、一般症状お

Developmental 
Toxicity

Developmental 
Toxicity

2-Generation 
Reproductive 
Toxicity

Study

Rat 
(SD)

Rabbit 
(JW)

Rat 
(SD)

Species

Organogenesis (GD 6-19)

Organogenesis (GD 6-27)

10 weeks pre-mating, 2 weeks 
mating, 3 weeks gestation and 3 
weeks lactation (P and F1), 5 
weeks (F2)

Administration 
period

Oral 
(gavage)

Oral 
(gavage)

Oral 
(dietary)

Administration 
route

10, 50, 250 mg/kg/day

15, 50, 150 mg/kg/day

40, 200, 1000ppm

Dose

No teratogenicity
P: 10mg/kg/day
F1: 250mg/kg/day
No teratogenicity
P: 50mg/kg/day
F1: 50mg/kg/day
P: 40ppm
(Male: 3.10mg/kg/day)
(Female: 3.37mg/kg/day)
F1: 40ppm
Reproduction: 40ppm

NOAEL

Table 10 Developmental and reproductive toxicity studies with pyridalyl

Dog (Beagle)
Dog (Beagle)
Rat (SD)

Rat (SD)

Mouse (CD-1)

Species

13 weeks
52 weeks
13 weeks

104 weeks

78 weeks

Administration period

Oral (capsule)
Oral (capsule)
Oral (dietary)

Oral (dietary)

Oral (dietary)

Administration route

10, 100, 1000 (300)mg/kg/day
1.5, 5, 20, 80mg/kg/day
100, 1000, 2000ppm

30, 100, 500, 1000ppm

15, 50, 1000, 2500ppm

Dose

10mg/kg/day
20mg/kg/day
Male: 5.56mg/kg/day (100ppm), 
Female: 6.45mg/kg/day (100ppm)
Male: 3.40mg/kg/day (100ppm), 
Female: 4.10mg/kg/day (100ppm)
Male: 5.04mg/kg/day (50ppm),        
Female: 4.78mg/kg/day (50ppm)

NOAEL

Table 9 Short term, long term and carcinogenicity studies with pyridalyl
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な影響が前立腺（背側葉の重量）および卵巣（卵巣
間質腺細胞の空胞化）に認められたものの、血中ホ
ルモンやその他の関連器官の重量には影響が認めら
れず、本化合物が内分泌系へ重篤な影響を及ぼさな
いことが判明した。また、これらの変化には明確な
無毒性量が存在した。また、各種ホルモンレセプタ
ー（ERα、ARおよびTRα）を用いたレポータージー
ンアッセイにおいて、ピリダリルは10nM～1mMの
濃度でアゴニスト作用もアンタゴニスト作用も示さ
なかったことから、これらのレセプターを介した内
分泌攪乱作用もないと考えられた。

2. 動物・植物代謝

（1）哺乳動物における代謝
ラットにフェニル環、ピリジル基およびプロペニ

ル基を14C標識したピリダリル（それぞれPh-, Py-, Pr-
14C標識体と略す）を5または500mg/kgの割合で単
回経口投与し、ピリダリルの吸収、分布、代謝、排
泄を調べた。経口投与したピリダリルは速やかに吸
収され、全身に分布し、代謝・排泄された。投与後
７日目の組織に残留する14C量は、Ph-およびPy-14C
標識体で投与量の1.1％～5.2％、Pr-14C標識体で5.4
～10.0％であった。脂肪、副腎および卵巣に比較的
高濃度の残留が認められたが、未変化のピリダリル
がこれらの組織に比較的高濃度分布したことによる

よび行動、呼吸・循環器系に及ぼす影響について検討
した。ラットにピリダリルを600および2000mg/kg
経口投与したが、一般症状および行動に影響は認め
られなかった。麻酔イヌにピリダリルを80、400およ
び2000mg/kg十二指腸内投与したところ、400mg/kg
以上の群で呼吸数の増加傾向、2000mg/kg群で最高
血圧、最低血圧および平均血圧の低下傾向が認めら
れた。心拍数および心電図（PR間隔、QRS時間、
QT間隔、QTc）の異常は認められなかった。以上の
結果から、ピリダリルの薬理作用として、400mg/kg
以上の十二指腸内投与で呼吸数増加および血圧低下
を及ぼすが、心拍数、心電図、一般症状および行動
に影響を及ぼさないことが明らかになった。

（6）内分泌系への影響に関して
上記試験等において、内分泌系への影響を示唆す
る変化（卵巣、副腎の相対重量増加、腟開口の軽微
な遅延、等）が認められたため、in vitroおよび in
vivoでホルモン生合成に対する影響を調べた。初代
培養精巣および卵巣細胞を用いた実験において、ピ
リダリルは軽度であるがステロイドホルモン生合成
系酵素の1種である17β-HSDを阻害することが明ら
かとなった。しかしながら、ピリダリルを雌雄ラッ
トに4週間反復投与して内分泌系への影響を検討した
ところ（投与量：100、500、1000、2000ppm）、軽度

Fig. 9 Proposed metabolic and degradation pathways of pyridalyl

M : Mammal P : Plant 
S : Soil U : Photolysis
Main pathways are circled.
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の生成、もしくは3箇所のエーテル結合の開裂による
S-1812-DP、S-1812-PYP、HTFPの生成であり、最終
的に二酸化炭素にまで分解された（Fig. 9）。
2土壌中における代謝
牛久土壌に14Cで標識したピリダリルを乾土あたり

最大慣行施用量で添加し、25℃の暗所に保管した。
ピリダリルはプロペニル基の脱離によるS-1812-DPの
生成、これに続くフェノール性水酸基のメチル化（S-
1812-DP-Me）もしくはピリジロキシ部分のエーテル
結合の開裂（HTFP）を経て徐々に代謝分解された。
ピリダリルは土壌中で、最終的には二酸化炭素まで
無機化されるか、あるいは土壌結合残渣を形成した
（Fig. 9）。
3土壌残留
高知および岩手の2ヶ所の畑地圃場にてピリダリル
10％フロアブル製剤の1000倍希釈液を200L/10aの割
合にて1週間間隔で計4回散布したところ、ピリダリル
の土壌最高残留濃度は散布直後～3日目で0.68ppm-
1.64ppmであり、消失半減期は3-8ヶ月であった。
4土壌移動性
ピリダリルは高脂溶性の化合物であるため土壌へ
の吸着が著しく、土壌移動性はないと考えられる。
5作物残留
ピリダリル10％フロアブルを1000倍希釈し、根菜、
果菜、葉菜を含む9種類の作物に100-250L/10aの割
合で2または4回で1週間間隔にて収穫前1～14日に
て散布したところ、最高残留濃度は約3ppmを上回ら
なかった。
6後作物残留
ピリダリルを処理したトマト栽培圃場に後作物と
してハクサイおよびダイコンを栽培したが、どの作
物においてもピリダリルの残留濃度は＜0.01ppmで
あった。

（2）非標的生物に対する影響
有用節足動物に対する影響は前述のとおりである

（Table 3）。水生生物、鳥類に対する試験結果を
Table 11に要約した。
1水生生物に対する影響
ピリダリルのコイに対する毒性は弱く、原体の96
時間LC50は＞10mg/Lであった。また、藻類（Sele-
nastrum capricornutum）に対する毒性も弱く原体の
72時間EC50は＞10mg/Lであった。一方、ピリダリ
ルのオオミジンコに対する毒性は強く、原体の48時
間EC50は3.8µg/Lであった。
ピリダリルの水溶解度は0.15µg/Lと極端に小さい
為、実際の水系での最高濃度はそれを超えることは
なく、オオミジンコに対する毒性値と比較した場合
でも充分な安全係数を確保できる。このことから、

ことが明らかとなった。また、Pr-14C標識体では、
14Cがトリグリセリドやアミノ酸として生体高分子に
取り込まれるため、14C残留濃度がPh-およびPy-14C
標識体に比べ高くなったものと考えられた。
Ph-14C標識体を14日間連続経口投与して、その蓄

積性を調べた結果、脂肪中14C濃度は比較的高濃度と
なるが14日間でほぼ定常濃度となり、投与終了後は
半減期10～15日で消失することがわかった。他の器
官・組織においては投与開始後10日以内に低濃度で
定常濃度になり、投与終了後は速やかに消失した。
以上の結果から蓄積性が問題になることはないと考
えられた。
ピリダリルはラット体内で、（1）ベンゼン環とプロ

ペニル基間のエーテル結合の開裂、（2）プロペニル基
の酸化、（3）ピリジン環3位の水酸化、（4）ピリジン環
とトリメチレン鎖間エーテル結合の開裂、（5）ベンゼ
ン環とトリメチレン鎖間エーテル結合の開裂、（6）
（1）で生成したフェノール水酸基および（3）、（4）で
生成したピリジン環水酸基のグルクロン酸抱合およ
び硫酸抱合化、（7）ピリジン環N-メチル化、等の反応
を受け、排泄されることが明らかとなった（Fig. 9）。
主要代謝物は、（1）で生成するS-1812-DPおよび（2）
で生成するCO2であった。代謝分解および体内動態
に性差は認められなかった。

（2）植物における代謝
14Cで標識したピリダリルを用いて3作物での代謝

試験を行なった。いずれの作物、処理形態において
もピリダリルはプロペニル基の脱離によりS-1812-DP
に代謝された。また、プロペニル基の二重結合の開
裂によるS-1812-Ph-CH2COOHの生成も認められた。
なお、末端ピリジル環側鎖のエーテル部分の開裂に
よって生成する代謝物は、いずれの代謝試験でも検
出されなかった。プロペニル基部分はさらに低分子
化合物にまで代謝分解され、グルコースなどの生体
成分を含む複数の極性代謝物に変換された。ピリダ
リル並びにその土壌代謝物の植物への取り込みは認
められなかった（Fig. 9）。

3. 環境に対する安全性

（1）環境挙動および残留
1水中における分解
ピリダリルはpH4, 7, 9のいずれの滅菌緩衝液中で

も25℃でほとんど分解されず水中で安定であった。
一方、ピリダリルは水中で光分解を受け、緩衝液
（pH7）中およびフミン酸添加水溶液中における消失
半減期（東京4－6月の太陽光換算値）はそれぞれ約
9日および約4日であった。主要な分解経路はプロペ
ニル基の二重結合の開裂によるS-1812-Ph-CH2COOH
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ピリダリルの水生生物に及ぼす影響は低いと考えら
れる。
2鳥類に対する影響
コリンウズラの強制経口投与試験の結果はLD50＞
2250mg/kgであった。このことから、ピリダリルの鳥
類に及ぼす影響は低いと考えられる。

以上の様に、ピリダリルはオオミジンコへの急性
毒性が唯一やや強いものの、その環境挙動から考え
て生態系への影響は極めて小さいため、実際上安全
な使用が可能であると考えられる。

おわりに

プレオ ®フロアブル（有効成分:ピリダリル、試験
コード:S-1812）は住友化学（株）が独自に発明した新
規殺虫剤で、既存の有機リン剤、カーバメート剤、
合成ピレスロイド剤、IGR剤等とは全く異なる新し
い作用性を示す。
種々の社内試験の結果、本剤はコナガ、オオタバ
コガ、ヨトウムシ類等の鱗翅目害虫、ミナミキイロ
アザミウマ等の総翅目害虫に優れた防除効果を示す
ことが確認されている。1998年より（社）日本植物防
疫協会を通じて実施した数々の公的研究機関での薬
効薬害試験により、殺虫剤としての実用性が明らか
となった。また、2002年より2年間にわたり特別連
絡試験を実施し、本剤を用いた総合防除体系の有効
性が実証されている。特に、本剤は人畜や魚類に対
する安全性が高いこと、および寄生蜂類、ハナカメ
ムシ類、クサカゲロウ類、テントウムシ類、カブリ
ダニ類、クモ類等の天敵や、ミツバチ、マルハナバ
チ等の花粉媒介昆虫に対する影響が少ないことが確
認されており、環境に対して優しく、総合的有害生
物管理（IPM）に適合した薬剤である。

Carp
Alga 1)

Daphnia magna

Bobwhite quail

Species

Acute
Acute
Acute
Acute

Study

96hrLC50 > 10 mg/L
72hrEC50 > 10 mg/L
48hrEC50 = 3.8 µg/L
LD50 > 2250 mg/kg

Results

1)Selenastrum capricornutum

Table 11 Summary results of toxicity tests on non-
target organisms
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