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はじめに

今からおよそ 30 年前の 1989 年は，
産業用無人ヘリコプターが市販され
た年である。我が国で 2，4-D の普及
が始まった 1950 年から既に 39 年が
経過している。その間，田植機やコ
ンバインが普及し，数多くの除草剤
成分が発見され単剤や混合剤として
農薬登録され市販された。一発処理
剤も 1982 年から既に普及が始まって
いた。1990 年には，水稲用除草剤の
1 キロ粒剤およびジャンボ剤の開発を
当協会が農薬メーカーに提案し，フロ

アブル剤は市販が開始された。同年に
は，田植機の普及率が 98％，水田の
除草労働時間は 10 ａあたり 2.4 時間
にまで減少していた。除草剤普及以前
のそれが 50.6 時間であったことから
計算するとわずかに 5％であり，水稲
用除草剤の開発は既に成熟した段階に
あったといえる。それゆえ，本稿で
は過去 30 年間にわたり作用機作別に
水稲用除草剤の登録状況を紹介する
が，必要に応じそれ以前の化合物に
ついても論じたり，作用機作からみ
た特徴を記述することで理解が深ま
るよう試みた。また，作用機作の分
類 は HRAC（Herbicide Resistance 

Action Committee）にしたがい，除草
剤としての登録年次が早い作用機作順
に記述した。なお，末尾に水稲用除草
剤としての登録年と雑草防除史を整理
して載せた。参考にご覧いただきたい。

作用機作別水稲用除草剤の
登録状況

 作付け期間中に本田で使用する除
草剤について，作用機作別の除草剤
数を農薬登録年次で整理した（図 -1,-
2）。1990 年以降は ALS 阻害剤の登
録数の増加が際立っており，次いで

除草剤作用機作の変遷

水田作における過去30年間の雑草および薬剤作用機構の変遷

図 -1　日本における水稲用除草剤の作用機作別登録化合物数の推移

<ＨＲＡＣ分類グループ>
A : ACCase阻害剤 K3 : VLCFAE阻害剤
B : ALS阻害剤 L : セルロース合成阻害
C1-3 : 光化学系Ⅱ阻害剤 M : アンカップリング剤
E : PPO阻害剤 N : 脂質合成阻害(非ACCase阻害)剤
F2 : 4-HPPD阻害剤 O : 合成オーキシン剤
F3 : その他カロチノイド生合成阻害剤 Z : 作用機作不明
K1 : 微小管重合阻害剤

図-１．日本における水稲除草剤の作用機作別登録化合物数の推移
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濱村：除草剤作用機作の変遷　3

4-HPPD阻害剤とVLCFAE阻害剤の増
加が目立つ。作用機作不明の剤も同等
程度増加した。一方，合成オーキシン
剤が大きく減少し，脂質合成阻害剤（非
ACCase 阻害）も若干減少した。それ
以外の作用機作の化合物は，登録数と
して大きな変化はない。以下には，作
用機作別の化合物の推移を紹介する。

(1) 合成オーキシン剤（グループ O）

グループOの化合物は植物体内の
オーキシン濃度異常を引き起こし，調
節機能をかく乱する。その結果，茎
葉の捻転，黄化，発根異常などをも
たらし広葉雑草を枯殺する。最初に
使用された除草剤が本グループであ
り，1950 年に 2,4-D の普及が開始さ
れた。その後 2,4-D トリエタノール
アミン，MCPAナトリウム塩，2,4-D
エチルエステル，MCPエチルエステ
ル，MCPCA などが相次いで登録さ
れ，1969 年に 14化合物で最大となっ
た以降，1985 年までに 6化合物が失
効した。1988 年にクロメプロップが
登録され，1989 年にノビエに有効な
キンクロラックが登録されたが本化合

物は10年後に失効した。その後，現
在まで7化合物で推移している。また，
本グループでは現在，広葉雑草はもち
ろんノビエにも作用を有するフロルピ
ラウキシフェンベンジルの開発が進め
られ，2020年の登録が見込まれている。

(2) アンカップリング剤（グループＭ）

グループＭの化合物は，ミトコンド
リアの酸化的燐酸化のアンカップラー
（uncoupler）として作用する。植物
は呼吸が高まり，呼吸基質が大きく
消費され枯死すると考えられている。
1956 年に PCP- カルシウムが登録さ
れた。本化合物はイネ科雑草に効果が
あるため直ちに広範に使用された。そ
の後 1966 年に PCP- ヒドラジンが登
録され最大 2化合物となったが，魚
毒性の問題から 1976 年までに順次失
効した。

(3) 光化学系Ⅱ阻害剤（グループ
C2）

1961年にプロパニル，1976年にフ
ルオチウロンが登録され2化合物となっ
たが，いずれも2007年までに失効した。

(4) ク ロ ロ フ ィ ル 生 合 成 酵 素；
PPO 阻害剤（グループ E）

グループＥの化合物は，クロロフィ
ル生合成過程での触媒酵素プロトック
ス（PPO）を阻害し，異常蓄積され
たプロトポルフィリノーゲンが，光増
感作用によりプロトポルフィリンに変
換されるに伴い，生成された活性酸素
が細胞を破壊して枯死させる。一年生
雑草に速効的な作用を示す。近年開
発された化合物の中には，ミズガヤ
ツリ，コウキヤガラなど多年生カヤ
ツリグサ科雑草やウリカワなど多年
生広葉雑草にも一定の効果を有する
ものがある。1963 年のNIP の登録に
始まり，1965 年にクロロニトロフェ
ン（CNP），1970 年にフルオロニト
ロフェン，1972 年にオキサジアゾン，
1973 年にクロメトキシニルと相次い
で登録され，初期剤として極めて大き
なシェアを誇ったが，ダイオキシン類
の問題などで 1994 年以降失効が相次
いだ。しかしながら 1998 年にペント
キサゾン，1999 年にカルフェントラ
ゾンエチル，2002 年にオキサジアル

図 -2　日本における水稲除草剤の登録化合物数の推移
図-２．日本における水稲除草剤の登録化合物数の推移

0

10

20

30

40

50

60

1950 1955 1960 1965 1970 1975 1980 1985 1990 1995 2000 2005 2010 2015

B Z K3 O F2 E N C1

A C3 K1 C2 F3 L M
N
um

be
ro

f C
he

m
ica

l c
om

po
un

ds

Year

⇐ A : ACCase 阻害剤
⇐ C1 : 光化学系Ⅱ阻害剤

⇐ N : 脂質合成阻害(非ACCase阻害)剤

⇐ E : PPO 阻害剤

⇐ F2 : 4-HPPD 阻害剤

⇐ O : 合成オーキシン剤

⇐ K3 : VLCFAE 阻害剤

⇐ Z : 作用機作不明

⇐ B : ALS 阻害剤



3284　植調　Vol.53, No.11　(2020)

ギル，2003 年にオキサジアゾン（再
登録），2008 年にピラクロニルが登録
されるなど，現在 5 化合物の登録があ
り，SU 抵抗性の一年生広葉雑草対策
用の成分として広く活用されている。

(5) 光化学系Ⅱ阻害剤（グループ
C1）

グループ C1 の化合物は，光合成の
光化学系Ⅱにおける主要タンパク D1
において電子伝達を阻害する。D1 タ
ンパクに蓄積した還元力の高い電子が
酵素にわたることにより発生した活性
酸素が，細胞膜などを破壊して枯死さ
せる。一年生雑草全般に作用があるが，
広葉雑草への効果が高い。1963 年の
プロメトリンの登録に始まり，1966
年にスエップ，1969 年にシメトリン，
1976 年にジメタメトリンが登録さ
れ，現在でも中期剤の混合成分や，ア
オミドロなどの藻類および珪藻類や藍
藻類が引き金となる表層剥離の対策成
分として広く使用されている。

(6) 脂質合成阻害剤（非 ACCase
阻害）（グループＮ）

グループＮの化合物は，マロニル
CoA による炭素鎖の延長あるいはス
テアリン酸やリノレン酸等の長鎖脂肪
酸の生合成を阻害することで，細胞分
裂が阻害され植物は枯死する。1966
年の SAP の登録に始まり，1969 年に
ベンチオカーブ，1972 年にモリネー
ト，1994 年にベンフレセートが登録
され，現在 3 化合物の登録がある。ベ
ンチオカーブは中期剤のノビエ対策用

混合母剤や一発処理剤の混合母剤とし
て活用されている。ベンフレセートは
ノビエよりもカヤツリグサ科に有効
で，特にクログワイに卓効を示し中期
剤の混合母剤として活用されることが
多い。モリネートは発芽後早い段階
での直播水稲に対する安全性が見直さ
れ，直播水稲用一発処理剤（湛水直播
用）の混合母剤として開発が進められ
ている。なお，本グループのベンチオ
カーブは VLCFAE 阻害活性が確認さ
れており，本グループの中から将来グ
ループ K3 に変更される化合物もある
と考えられる。

(7) 超 長 鎖 脂 肪 酸 伸 長 酵 素；
VLCFAE 阻害剤（グループ K3）

超長鎖脂肪酸 (VLCFA) は，炭素鎖
が 20 ～ 30 以上の飽和脂肪酸や不飽
和脂肪酸からなり，植物のクチクラ層
や細胞膜を構成する主成分である。そ
の前駆体は，葉緑体において生合成さ
れた炭素数 16 あるいは 18 の脂肪酸
であり，小胞体において超長鎖脂肪酸
伸長酵素 (VLCFAE) によって炭素鎖
が伸長することで生合成される。すな
わち本グループの化合物は，この脂
肪酸の長鎖化を阻害する作用によっ
て，植物は細胞分裂が正常に行われず
枯死する。1990 年代の研究によって
クロロアセトアミド系除草剤の作用
点が VLCFAE であることが明らかと
なっている。1973 年にブタクロール，
1976 年にピペロホス，1980 年にナ
プロアニリド，1984 年にプレチラク
ロール，1986 年にメフェナセット，

1993 年にテニルクロール，1998 年
にカフェンストロール，1999 年にイ
ンダノファン，2000 年にフェントラ
ザミド，2001 年にアニロホス，2013
年にイプフェンカルバゾン，2014 年
にフェノキサスルホンが登録された。
一発処理剤の混合成分のうち主にノビ
エ対策の化合物として広く普及し，現
在でも 7 化合物の登録がある。また，
特に効果の持続性が長いものは，問題
雑草一発処理剤の混合母剤にも活用さ
れている。

(8) 光化学系Ⅱ阻害剤（グループ
C3）

本グループの化合物は，PS- Ⅱ（Hill
反応）阻害すなわち光合成阻害作用
が中心となるが，作用が即効的である
ことから，電子伝達系阻害，呼吸阻
害，蒸散阻害などの総合作用が殺草効
果に関わっていると考えられている。
1975 年にベンタゾンが登録され，10
年後の 1985 年にはベンタゾンナトリ
ウム塩が登録された。本グループはこ
の 2 化合物のみである。一年生広葉
雑草や多年生広葉雑草に除草効果が高
く，雑草の発生を抑える土壌処理効果
はないものの，大きく成長した個体を
枯殺可能なため，後期剤の成分として
現在も広く使用されている。

(9) 4- ヒドロキシフェニルピルビ
ン酸ジオキシゲナーゼ；4-HPPD
阻害剤（グループ F2）

本グループの化合物は，カロチノイ
ド合成系において PDS が作用する際
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ギル，2003 年にオキサジアゾン（再
登録），2008 年にピラクロニルが登録
されるなど，現在 5 化合物の登録があ
り，SU 抵抗性の一年生広葉雑草対策
用の成分として広く活用されている。

(5) 光化学系Ⅱ阻害剤（グループ
C1）

グループ C1 の化合物は，光合成の
光化学系Ⅱにおける主要タンパク D1
において電子伝達を阻害する。D1 タ
ンパクに蓄積した還元力の高い電子が
酵素にわたることにより発生した活性
酸素が，細胞膜などを破壊して枯死さ
せる。一年生雑草全般に作用があるが，
広葉雑草への効果が高い。1963 年の
プロメトリンの登録に始まり，1966
年にスエップ，1969 年にシメトリン，
1976 年にジメタメトリンが登録さ
れ，現在でも中期剤の混合成分や，ア
オミドロなどの藻類および珪藻類や藍
藻類が引き金となる表層剥離の対策成
分として広く使用されている。

(6) 脂質合成阻害剤（非 ACCase
阻害）（グループＮ）

グループＮの化合物は，マロニル
CoA による炭素鎖の延長あるいはス
テアリン酸やリノレン酸等の長鎖脂肪
酸の生合成を阻害することで，細胞分
裂が阻害され植物は枯死する。1966
年の SAP の登録に始まり，1969 年に
ベンチオカーブ，1972 年にモリネー
ト，1994 年にベンフレセートが登録
され，現在 3 化合物の登録がある。ベ
ンチオカーブは中期剤のノビエ対策用

混合母剤や一発処理剤の混合母剤とし
て活用されている。ベンフレセートは
ノビエよりもカヤツリグサ科に有効
で，特にクログワイに卓効を示し中期
剤の混合母剤として活用されることが
多い。モリネートは発芽後早い段階
での直播水稲に対する安全性が見直さ
れ，直播水稲用一発処理剤（湛水直播
用）の混合母剤として開発が進められ
ている。なお，本グループのベンチオ
カーブは VLCFAE 阻害活性が確認さ
れており，本グループの中から将来グ
ループ K3 に変更される化合物もある
と考えられる。

(7) 超 長 鎖 脂 肪 酸 伸 長 酵 素；
VLCFAE 阻害剤（グループ K3）

超長鎖脂肪酸 (VLCFA) は，炭素鎖
が 20 ～ 30 以上の飽和脂肪酸や不飽
和脂肪酸からなり，植物のクチクラ層
や細胞膜を構成する主成分である。そ
の前駆体は，葉緑体において生合成さ
れた炭素数 16 あるいは 18 の脂肪酸
であり，小胞体において超長鎖脂肪酸
伸長酵素 (VLCFAE) によって炭素鎖
が伸長することで生合成される。すな
わち本グループの化合物は，この脂
肪酸の長鎖化を阻害する作用によっ
て，植物は細胞分裂が正常に行われず
枯死する。1990 年代の研究によって
クロロアセトアミド系除草剤の作用
点が VLCFAE であることが明らかと
なっている。1973 年にブタクロール，
1976 年にピペロホス，1980 年にナ
プロアニリド，1984 年にプレチラク
ロール，1986 年にメフェナセット，

1993 年にテニルクロール，1998 年
にカフェンストロール，1999 年にイ
ンダノファン，2000 年にフェントラ
ザミド，2001 年にアニロホス，2013
年にイプフェンカルバゾン，2014 年
にフェノキサスルホンが登録された。
一発処理剤の混合成分のうち主にノビ
エ対策の化合物として広く普及し，現
在でも 7 化合物の登録がある。また，
特に効果の持続性が長いものは，問題
雑草一発処理剤の混合母剤にも活用さ
れている。

(8) 光化学系Ⅱ阻害剤（グループ
C3）

本グループの化合物は，PS- Ⅱ（Hill
反応）阻害すなわち光合成阻害作用
が中心となるが，作用が即効的である
ことから，電子伝達系阻害，呼吸阻
害，蒸散阻害などの総合作用が殺草効
果に関わっていると考えられている。
1975 年にベンタゾンが登録され，10
年後の 1985 年にはベンタゾンナトリ
ウム塩が登録された。本グループはこ
の 2 化合物のみである。一年生広葉
雑草や多年生広葉雑草に除草効果が高
く，雑草の発生を抑える土壌処理効果
はないものの，大きく成長した個体を
枯殺可能なため，後期剤の成分として
現在も広く使用されている。

(9) 4- ヒドロキシフェニルピルビ
ン酸ジオキシゲナーゼ；4-HPPD
阻害剤（グループ F2）

本グループの化合物は，カロチノイ
ド合成系において PDS が作用する際
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の補酵素であるプラストキノンの生
合成を触媒する酵素 4-HPPD を阻害
する。1980 年にピラゾレートが登録
され，当時発生面積が増加していたウ
リカワに除草効果が高く，最初に開発
された一発処理剤の混合母剤としても
用いられた。その後，1985 年にピラ
ゾキシフェン，1987 年にベンゾフェ
ナップが登録され，しばらく経過した
2001 年にベンゾビシクロン，2010
年にメソトリオンおよびテフリルトリ
オン，2018 年にはフェンキノトリオ
ンと相次いで登録された。現在 7化
合物の登録があり，いずれもコナギや
アゼナなどに除草効果が高く，中には
ホタルイ類にも卓効を示すものもあ
り，SU抵抗性雑草対策用の一発処理
剤の混合母剤として重要な位置づけと
なっている。

(10) アセトラクテート合成酵素；
ALS 阻害剤（グループ B）

本グループの化合物は，タンパク質
を構成する分岐鎖アミノ酸であるバリ
ン，ロイシン，イソロイシン合成に関
与するアセト乳酸合成酵素（ALS）に
作用し，植物は細胞分裂が阻害され生
育が停止する。1987 年のベンスルフ
ロンメチルの登録に始まり，本剤は対
象草種が広範で効果の持続性にも優れ
ることから，一発処理剤の混合母剤
として短期間のうちに広く普及した。
1990 年にシノスルフロンおよびピラ
ゾスルフロン，1993 年にイマゾスル
フロン，1995 年にハロスルフロンメ
チル，1997 年にシクロスルファムロ

ン，アジムスルフロン，ピリミノバッ
クメチルおよびビスピリバックナトリ
ウム塩，1998 年にエトキシスルフロ
ン，2003 年にピリフタリド，2008
年にペノキススラム，2009 年にフル
セトスルフロン，2011 年にプロピリ
スルフロンおよびピリミスルファン，
2013 年にメタゾスルフロン，2016
年にトリアファモンと相次いで登録さ
れた。現在 15 化合物が登録されてお
り，グループ別の登録化合物数として
最多である。また，本グループの化合
物はイネ科雑草，広葉雑草，または両
方に除草効果を示すものがあり，得手
不得手となる草種が化合物によって明
確に異なるのも特徴的である。さらに，
土壌処理，茎葉処理や茎葉兼土壌処理
など有効な処理方法も異なっており，
効果の持続性も様々である。したがっ
て，これらを混合母剤として開発され
る除草剤は，ノビエ専用剤，問題雑草
一発処理剤や直播水稲一発処理剤（湛
直）など非常に個性的なものが多い。

(11) アセチルCoAカルボキシラーゼ；
ACCase阻害剤（グループA）

本グループの化合物は，脂肪酸生合
成の開始反応を触媒する酵素ACCase
を阻害し膜合成の阻害をもたらす。主
にイネ科雑草に卓効を示し広葉雑草に
は効果がない。1996 年にシハロホッ
プブチルが登録された。基本的に茎葉
処理としての性格が強く高葉齢のノビ
エにも除草効果が高いため，後期剤と
しての活用が主となるが，一発処理
剤の処理晩限を拡大する目的で ALS

阻害剤と組み合わせた混合剤も多い。
2017 年にはメタミホップが水稲用に
登録され，現在2化合物の登録がある。
また近年，ヒメタイヌビエやイヌビエ
において抵抗性バイオタイプが報告さ
れている。

(12) 作用機作不明とされる化合物
（グループ Z）

1968 年に登録されたキノクラミン
（ACN）はナフトキノン骨格を有し，
茎葉部から吸収され，光増感物質の蓄
積による過酸化効果によって光合成反
応を阻害すると考えられている。各種
藻類や苔類に卓効を示し単剤として使
用されることが多いが，幾つか混合剤
も開発されている。1975 年に登録さ
れたダイムロンは尿素系の化合物で，
細胞分裂や細胞伸長の阻害によりカヤ
ツリグサ科の雑草に有効である。ALS
阻害剤や VLCFAE 阻害剤に対する薬
害軽減効果が見出され，それを目的と
して混合剤化された一発処理剤も多
い。1986 年に登録されたブロモブチ
ドはアミド系の化合物で，細胞分裂の
阻害作用を示しカヤツリグサ科雑草の
中でも特にホタルイ類に対して卓効で
ある。ホタルイ類はALS 阻害剤の抵
抗性バイオタイプが各地で問題になっ
ていることから，対策剤の混合母剤と
して貴重な存在となっている。1996
年に登録されたエトベンザニドはイネ
とノビエの属間選択性に極めて優れる
ため，直播水稲用除草剤として活用さ
れている。同年に登録されたクミルロ
ンは尿素系の化合物で，ダイムロンと
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同様の作用が想定され，カヤツリグサ
科雑草に有効である。2000 年に登録
されたオキサジクロメホンは，ノビエ
に有効で効果の持続性も長く，一発処
理剤の混合母剤として活用されてい
る。除草剤の作用機作として植物内因
性のジベレリン代謝活性阻害作用が報
告されているが，ノビエ防除の根本的
な作用機作であるかはさらに検討が必
要である。

(13) 最近開発された化合物

2019 年 9 月にシクロピリモレートが
登録された。本化合物の作用性は基本
的にはカロチノイド生合成阻害である
が，化合物本体および代謝物のDMCは，
プラストキノン生合成経路で 4-HPPD
の下流で働くホモゲンチジン酸ソラネ
シルトランスフェラーゼ（HST）活性
を阻害する。そのため HRAC グループ
は F2 と異なる可能性がある。

おわりに

以上のように，現在水稲作で使用さ
れる除草剤化合物の作用機作は，明
らかになっているだけで 11 種類，作
用機作不明のものを含めても 20 種類
にも満たない。それらを単剤として初
期剤や後期剤に活用した除草剤もある
が，多くは混合剤として開発され，こ
こ 30 年の間には問題雑草一発処理剤
や直播水稲一発処理剤（湛直）も誕生
した。組み合わせは様々で，巧みな製
剤・処方技術によってジャンボ剤，フ
ロアブル剤，顆粒水和剤，少量拡散型

粒剤などの省力散布剤型も数多く開発
されてきた。雑草防除における省力化
は全農薬メーカーの努力の賜物といえ
る。そのため，冒頭で述べたように水
田での除草労働時間は大幅に短縮され
ており，最近では作業労働の軽減策と
して直播栽培以外にも，密播・密苗な
ど高密度播種やそれに疎植栽培を組み
合わせるなど，育苗管理の省力化や苗
箱数の削減化技術に注目が集まってい
る。また，農林水産省は最新のドロー
ン技術を取り込んで農業現場にイノ
ベーションを起こすというねらいのも
と，2019 年 3 月に農業用ドローン普
及計画を示した。ドローンによる農薬
散布，肥料散布，播種，受粉，農産物
等運搬，ほ場センシング，鳥獣被害対
策などへの活用に期待しているようで
ある。今後はこれらを視野に入れた除
草剤開発も進められるであろう。しか
し，水稲作における雑草防除が，既存
の化合物活用で果たして十分だろう
か。思いつくまま挙げてみても ALS
阻害剤抵抗性雑草の多様化，除草剤抵
抗性ノビエの出現，クログワイ，オモ
ダカ，コウキヤガラ，シズイなど難防
除雑草や雑草イネの顕在化，温暖化に
よる雑草発生消長の変化，直播栽培の
導入による防除期間の長期化，品種
ローテーションによる漏生イネ対策な
ど，解決すべき問題は少なくない。農
薬メーカーには今後も新除草剤の研
究・開発を鋭意進めていただき，新規
作用性の化合物の開発はもちろん，よ
り高性能な混合剤化や製剤の開発に大
いに期待したい。そして，道府県の試

験場など研究機関には，新除草剤や新
栽培技術を駆使した効率的で省力的な
雑草防除体系の確立に期待したい。
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