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はじめに

フェンキノトリオン（ブランドネーム：
エフィーダ®，図 -1）は，クミアイ
化学工業株式会社が創製・開発し
た新規水稲用除草剤である。作用
性 は 4-hydroxyphenyl pyruvate 
deoxygenase（4-HPPD）阻害で，ノ
ビエ，クログワイを除く広範な水田雑
草に対して殺草スペクトラムを有する
とともに，水稲に対して高い安全性
を示すことが報告されている（玉井
ら 2014；小林ら 2014）。これらの特
長のうち，本稿では水稲安全性に焦点
を当て，フェンキノトリオンのイネに
対する選択性の機構を解説するととも
に，その安全性を活かした直播水稲場
面での適用性について紹介する。

1. フェンキノトリオンの
イネ体内での代謝機構

フェンキノトリオンの水稲安全性要
因について，まず草種間の標的酵素へ
の親和性の違いを検証するため，イネ
とシロイヌナズナ由来のリコンビナン
トHPPD 酵素に対するフェンキノト

リオンの酵素阻害活性を評価した。そ
の結果，どちらのHPPD 酵素に対し
ても高い阻害活性を示したことに加
え，単子葉類・双子葉類のHPPD 酵
素のアミノ酸配列はイネとシロイヌナ
ズナの配列と 70%以上の高い相同性
を示し，フェンキノトリオンと結合す
るアミノ酸残基もすべて保存されてい
た（Yamamoto et al. 2021）。一方，
本剤を処理したイネ幼苗を分析する
と，同じ 1, 3- ジケトン骨格を有する
既存HPPD 阻害剤に見られないフェ
ンキノトリオンに特異的な代謝物とし
てフェンキノトリオンの脱メチル体と
そのグルコース抱合体が検出された。
この脱メチル化のような酸化反応を触
媒する酵素は一般的に Cytochorome 
P450（以下，P450）が知られている。
ジャポニカ種において除草剤の代謝に関
与する P450 は CYP81A6 のみが知られ
ているため，本酵素がフェンキノトリオ
ンを代謝するかについて検証した。
まず，CYP81A6 遺伝子の発現が

抑制されたイネ系統を作出し，原品
種である日本晴とフェンキノトリオ
ンに対する感受性を比較したところ，
CYP81A6 遺伝子抑制系統品種の感受
性は 20 倍程度増加した（図 -2）。こ
の結果から，フェンキノトリオンの水
稲安全性は CYP81A6 の代謝分解に
よることが推定された。次に，本酵
素が前述したフェンキノトリオンの脱
メチル化反応を触媒するか検証する
ため，CYP81A6 のリコンビナント酵
素を作製し，in vitroによる代謝試験
を実施した。その結果，空ベクター
導入株由来粗酵素溶液ではフェンキ
ノトリオンのみが検出された一方で，
CYP81A6 導入株由来粗酵素反応溶液
からはフェンキノトリオンの脱メチル
体が検出された（図 -3）。ここで，こ
の脱メチル体はフェンキノトリオンの
HPPD阻害活性に必要な 1, 3- ジケト
ンとキノキサリン環構造を有してお
り，実際に高いHPPD 阻害活性が認
められた（Yamamoto et al. 2021）。

水稲に安全性の高いフェンキノトリオン
の選択性機構と利用場面

図 -1　フェンキノトリオンの化学構造式
図-1 フェンキノトリオンの
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図-2 CYP81A6発現抑制イネにおけるフェンキノトリオン感受性の評価
(A)播種7日後のイネを示す。フェンキノトリオン濃度は左から順に10, 1, 0.1, 0.01μM，無処理
区とし，無処理区には0.1%DMSOを添加した。(B) 日本晴およびCYP81A6発現抑制イネにおけるフェ
ンキノトリオン処理時の総クロロフィル合成阻害率を示した。
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フェンキノトリオンの水稲安全性要
因について，まず草種間の標的酵素へ
の親和性の違いを検証するため，イネ
とシロイヌナズナ由来のリコンビナン
トHPPD 酵素に対するフェンキノト

リオンの酵素阻害活性を評価した。そ
の結果，どちらのHPPD 酵素に対し
ても高い阻害活性を示したことに加
え，単子葉類・双子葉類のHPPD 酵
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ているため，本酵素がフェンキノトリオ
ンを代謝するかについて検証した。
まず，CYP81A6 遺伝子の発現が
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CYP81A6 導入株由来粗酵素反応溶液
からはフェンキノトリオンの脱メチル
体が検出された（図 -3）。ここで，こ
の脱メチル体はフェンキノトリオンの
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しかしながら，脱メチル体のイネに対
する活性はフェンキノトリオンに比べ
て大きく低下していたことから，この
脱メチル体はイネ体内にて速やかにグ
ルコース抱合を受けることで無害化さ
れると推察された。
以上のことから，フェンキノトリオ
ンの水稲安全性要因は CYP81A6 に
よる脱メチル化反応と，それに続くグ
ルコース抱合による無害化であること
が明らかとなった。

2. トリケトン系 4-HPPD
阻害剤感受性品種における
安全性
近年，主食用米の需要の減少，食糧
安全保障を背景とした国産飼料への需
要の高まり，助成金を中心とした政策
面での推進などの要因から，飼料用イ
ネの栽培が増加傾向にある。飼料用
米等（米粉用米，WCS 用稲，新市場
開拓用米などを含む）の作付面積は，
2009 年にはわずか 0.4 万 ha であっ
たが，2021 年には 11.6 万 ha まで増
加している（農林水産省農産局穀物
課 2022a）。飼料用米の栽培には食用
品種が流用される他，各地域での栽培
に適した多収品種の利用も増加してお
り，2021 年には飼料用米栽培面積の

4割弱を占めている。これら多収品種
のいくつかはトリケトン系 4-HPPD
阻害剤に対する感受性が高く，甚大な
薬害を生じる場合があることが報告さ
れている（渡邊ら 2010）。フェンキ
ノトリオンもトリケトン構造を有す
る 4-HPPD 阻害剤であるため品種間
での感受性差を確認する必要があると
考え，上記の多収品種を含む水稲品種

22 種の感受性について，分子生物学
的手法および生物検定により確認した
（佐藤ら 2022）。
前項で述べたように，フェンキノト
リオンの水稲安全性要因はCYP81A6
による代謝分解に起因する。そこで，
CYP81A6 遺伝子の保存性と遺伝子発
現量を調べることでフェンキノトリオ
ンのこれら品種に対する安全性を評

図 -3　フェンキノトリオン代謝反応液の
LC/MS 分析

(A) 空ベクター導入株由来粗酵素反応液の HPLC
ク ロ マ ト グ ラ ム。(B)CYP81A6 と OsCPR 粗
酵素反応液の HPLC クロマトグラム。枠内は
RT=12.5 のマススペクトルを示す。
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図 -4　各水稲品種における CYP81A6 遺伝子発現解析（佐藤ら 2022 より改編）
Hoagland‘s No.2 固形培地で 1 週間栽培した各水稲品種における CYP81A6 遺伝子の発現量をリアルタ
イム RT-PCR により測定した。実験は 3 連で行った。

図- フェンキノトリオンの 22 種に する感受性 ら 2022よ
種にフェンキノトリオン10 0 . . 10 を 処理し 0 害無し 100 20 の

害 の を 。 た との を し無処理区と した。 はトリ トン PPD阻害
に感受性を示す と る 種。
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図 -5　フェンキノトリオンの水稲 22 品種に対する感受性試験（佐藤ら 2022 より改編）
各品種にフェンキノトリオン 10％水和剤 30g a.i./10a を湛水処理し，0= 薬害無し～ 100= 完全枯死（20
以上が許容外の薬害）の基準で観察指数調査を実施。また，個体ごとの茎数を測定し無処理区と比較した。
＊印はトリケトン系 HPPD 阻害剤に感受性を示すことが報告されている品種。

［試験条件］試験 4 は砂質埴壌土，2 葉期移植イネの移植当日処理，その他の試験は埴壌土，表面直播イ
ネの 1 葉期処理。観察調査は処理後 11 ～ 17 日，茎数調査は処理後 20 ～ 36 日に実施。
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価した。これら品種の cDNA 配列の
シークエンスの結果，すべての品種で
データベース記載の配列（Genbank 
Accession No. DM143459）と完全
一致した。加えて，播種 1週間後の
幼苗における本遺伝子の発現量をリア
ルタイム RT-PCR により定量した結
果，すべての品種が日本晴と同等以上
の高いレベルで発現していることが確
認された（図 -4）。
生物検定では，温室内ポット試験
において，表面播種湛水直播のイネ 1
葉期処理または 2葉期移植水稲の移
植当日処理で，フェンキノトリオンの
影響について調査した（図 -5）。観察

調査の結果，供試した 22 品種はいず
れも極軽微な生育抑制が見られたのみ
で，白化などの薬害症状は観察され
ず，茎数調査においても無処理区と同
等の生育が認められた。トリケトン系
4-HPPD 阻害剤に対して感受性を示
すことが報告されている品種に対して
も，フェンキノトリオンは高い安全性
を示した。これらの結果から，フェン
キノトリオンは品種を問わず高い水稲
安全性を有しており，飼料用多収品種
栽培なども含めた幅広い場面で利用で
きる資材であると考えられた。

3. 水稲湛水直播栽培場面
での適用性

水稲の直播栽培は，経営面積の拡大
が進む状況の中で水稲栽培の省力化技
術の一つとして注目されており，その
面積は 2020 年には約 3.5 万 ha まで
増加し水稲作付面積全体の約 2.4%を
占めている（農林水産省農産局穀物
課 2022b）。水稲直播栽培においては
以前から雑草防除が課題に挙げられる
ことが多いが，湛水直播栽培では播種
時に除草剤を散布する技術が確立され
たことで作付面積の拡大が後押しさ
れた。高い水稲安全性を有するフェン
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図-6 リ ノ ク ル フェンキノトリオン1キロ の 播 播種 後処理
における 理 の による 処理後 0日 ら 2018よ

図 -6　ピリミノバックメチル・フェンキノト
リオン 1 キロ粒剤の直播水稲播種直後
処理における水管理条件の違いによる
生物効果（処理後 30 日）（永松ら 2018
より改編）

［ 試 験 条 件 ］ 試 験 規 模：0.5m×0.5m（ 作 土 層
15cm）屋外ポット，反復：2，土壌：埴壌土，供
試イネ：0.5 倍量鉄コーティング籾（品種 : あい
ちのかおり），供試雑草：タイヌビエ，イヌホタル
イ（植代時に土壌混和），コナギ（土壌表層に播種），
一年生広葉雑草（自然発生），評価方法：0 ＝作用
なし～ 100 ＝完全枯死の基準で観察調査（除草効
果は 90 以上が極大，薬害は 20 未満が許容内）
水管理条件①：湛水深 4cm で薬剤処理し，処理後
7 日に全落水，処理後 9 日に走水を行った。
水管理条件②：湛水深 0.5-1cm で薬剤処理し，落
水状態で管理。処理後 4，7，9 日に走水を行った。
水管理条件③：湛水深 4cm で薬剤処理し，処理
後 10 日まで入落水を行わず自然減水させた。
いずれの条件でも処理後 10 日（イネ 1 葉期）に
湛水深 4cm まで入水し，以降は湛水状態を維持
した。

図-7 リ ノ ク ル フェンキノトリオン1キロ の 播 播種 後処理における
理 の による

処理後 0日の ら 2018よ

図 -7　ピリミノバックメチル・フェンキノト
リオン 1 キロ粒剤の直播水稲播種直後
処理における水管理条件の違いによる
生物効果

　　　 処理後30日の様子（永松ら 2018より改編）
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価した。これら品種の cDNA 配列の
シークエンスの結果，すべての品種で
データベース記載の配列（Genbank 
Accession No. DM143459）と完全
一致した。加えて，播種 1週間後の
幼苗における本遺伝子の発現量をリア
ルタイム RT-PCR により定量した結
果，すべての品種が日本晴と同等以上
の高いレベルで発現していることが確
認された（図 -4）。
生物検定では，温室内ポット試験
において，表面播種湛水直播のイネ 1
葉期処理または 2葉期移植水稲の移
植当日処理で，フェンキノトリオンの
影響について調査した（図 -5）。観察

調査の結果，供試した 22 品種はいず
れも極軽微な生育抑制が見られたのみ
で，白化などの薬害症状は観察され
ず，茎数調査においても無処理区と同
等の生育が認められた。トリケトン系
4-HPPD 阻害剤に対して感受性を示
すことが報告されている品種に対して
も，フェンキノトリオンは高い安全性
を示した。これらの結果から，フェン
キノトリオンは品種を問わず高い水稲
安全性を有しており，飼料用多収品種
栽培なども含めた幅広い場面で利用で
きる資材であると考えられた。

3. 水稲湛水直播栽培場面
での適用性

水稲の直播栽培は，経営面積の拡大
が進む状況の中で水稲栽培の省力化技
術の一つとして注目されており，その
面積は 2020 年には約 3.5 万 ha まで
増加し水稲作付面積全体の約 2.4%を
占めている（農林水産省農産局穀物
課 2022b）。水稲直播栽培においては
以前から雑草防除が課題に挙げられる
ことが多いが，湛水直播栽培では播種
時に除草剤を散布する技術が確立され
たことで作付面積の拡大が後押しさ
れた。高い水稲安全性を有するフェン
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図 -6　ピリミノバックメチル・フェンキノト
リオン 1 キロ粒剤の直播水稲播種直後
処理における水管理条件の違いによる
生物効果（処理後 30 日）（永松ら 2018
より改編）

［ 試 験 条 件 ］ 試 験 規 模：0.5m×0.5m（ 作 土 層
15cm）屋外ポット，反復：2，土壌：埴壌土，供
試イネ：0.5 倍量鉄コーティング籾（品種 : あい
ちのかおり），供試雑草：タイヌビエ，イヌホタル
イ（植代時に土壌混和），コナギ（土壌表層に播種），
一年生広葉雑草（自然発生），評価方法：0 ＝作用
なし～ 100 ＝完全枯死の基準で観察調査（除草効
果は 90 以上が極大，薬害は 20 未満が許容内）
水管理条件①：湛水深 4cm で薬剤処理し，処理後
7 日に全落水，処理後 9 日に走水を行った。
水管理条件②：湛水深 0.5-1cm で薬剤処理し，落
水状態で管理。処理後 4，7，9 日に走水を行った。
水管理条件③：湛水深 4cm で薬剤処理し，処理
後 10 日まで入落水を行わず自然減水させた。
いずれの条件でも処理後 10 日（イネ 1 葉期）に
湛水深 4cm まで入水し，以降は湛水状態を維持
した。

図-7 リ ノ ク ル フェンキノトリオン1キロ の 播 播種 後処理における
理 の による

処理後 0日の ら 2018よ

図 -7　ピリミノバックメチル・フェンキノト
リオン 1 キロ粒剤の直播水稲播種直後
処理における水管理条件の違いによる
生物効果

　　　 処理後30日の様子（永松ら 2018より改編）
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キノトリオンも播種時処理の適用を取
得しているが，湛水直播栽培の水管理
に関しては，播種後の湛水が水稲の出
芽，苗立ちに影響を及ぼすこと（古畑 
2009）や，芽干しの有無や期間によ
り雑草の生育量が変化し水稲との競合
に影響を及ぼすこと（川口ら 1998）
などが報告されていることから，様々
な水管理体系における効果，薬害を評
価する必要があると考え，モデル試験
系にて検討を行った（永松ら 2018）。
試験は屋外設置の FRP ポット

（0.5m×0.5m）で行った。0.5 倍量で
鉄コーティングしたイネ籾を代掻きし
た土壌の表面に播種し，播種当日に薬
剤処理を行った。水管理条件として，
①湛水深 4cmで薬剤処理，処理後 7
日目に全落水し再入水まで落水状態で
管理（一般的な水管理），②湛水深 0.5
～ 1cmで薬剤処理，再入水まで落水
状態で管理（落水期間が長く除草剤の
効果が低下しやすい条件），③湛水深
4cmで薬剤処理後，入落水を行わず
湛水状態を維持（湛水期間が長く除草
剤の薬害が出やすい条件），の 3条件
を設定した。いずれの条件でも播種後
10 日（イネ 1葉期）に再入水し，以
降は湛水状態を維持した。試験の結果，
ピリミノバックメチル・フェンキノト
リオン 1キロ粒剤処理区では，いず
れの条件においてもノビエ，コナギ，
イヌホタルイ，一年生広葉雑草に対し
て極大効果を示した（図 -6）。完全除
草区のイネの生育は，湛水状態が続い
た水管理条件③において他の管理条件
と比べて劣る条件となったが，ピリミ

ノバックメチル・フェンキノトリオン
1キロ粒剤処理区ではいずれの条件に
おいても良好な水稲安全性を示した
（図 -7）。なお本試験では，効果が低
下しやすく薬害が出にくいと想定して
いた水管理条件②において，市販対照
剤の薬害が強くなる結果となったが，
この要因として落水管理期間中に土壌
の過乾燥を防ぐために度々走水を行っ
たことで，浅い田面水中で薬剤成分が
高濃度化し，イネへの影響が強くなっ
た可能性が考えられた。
本試験より，ピリミノバックメチル・
フェンキノトリオン1キロ粒剤は水管
理条件に因らず安定した除草効果と水
稲安全性を有すると考えられ，湛水直
播栽培の様々な管理方法の中でも有効
に利用できる資材であると考えられた。

おわりに

フェンキノトリオンは創製当初から
水稲安全性の高さが際立っており，こ
のことが選抜の決め手の一つとなっ
た。この水稲安全性のメカニズムを本
稿で述べたような生化学的，分子生物
学的手法により解明できたことは，除
草剤の選択性に関する研究において重
要な知見になったと考えている。また，
これらの理論に基づき，実際の利用場
面を想定した実証研究を積み重ねるこ
とでフェンキノトリオンの特性をより
明確にすることができ，今日の普及基
盤を構築することができたと考えてい
る。今後もフェンキノトリオンの優れ
た特性を現場の課題解決に活用してい

ただけるよう，鋭意研究に取り組んで
いく。
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