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【背景と目的】 ５０年ほど前まで農薬として使用され、今はレガシーと

なっている有機塩素系殺虫剤 BHC は、ベンゼンを光塩素化して得

られる 1,2,3,4,5,6-Hexachlorocyclohexane の複数の立体異性体の混

合物である。BHC には、理論上 8 種類の立体異性体が存在し、そ

の中で、g-異性体(g-BHC)にのみ高い殺虫活性が存在し、a-異性

体(a-BHC)とd-異性体(d-BHC)に弱い殺虫活性の存在が報告され

ている。ただ非常に興味深いことに、g-BHC とa-BHC は害虫を興奮

（excitant）させ、その後致死させるのに対し、d-BHC は興奮を誘起

することなく、害虫を鎮静 (depressant)させ、その後死に至らせると

いう、極めて大きな違いの存在することが昔から知られていた。  

g-BHC とa-BHC の作用部位が抑制性の神経伝達物質である GABA の受容体である GABA-Cl
イオンチャネル複合体であり、そこにg-やa-BHC が、GABA アンタゴニストとして作用することに

より、殺虫活性を引き起こすと報告されている。しかしd-BHC についての研究は少なく、これまで

深く研究されて来なかった。 

【方法】 Benzene、Monochlorobenzene、Monofluorobenezene を光塩素化して得られるd-BHC や、

塩素原子(Cl) 、あるいはフッ素原子(F) がd-BHC 骨格に付加したd-BHC 類縁体(I)、(II)を単離

精製し、イエバエやチャバネゴキブリに供試し、それらが引き起こす中毒症状や殺虫活性を調べ

た。それぞれの化合物の立体構造は NMR で確認し、NMR で確認できない構造に関しては X
線構造解析により、その立体構造を決定した。GABA アンタゴニスト活性はイエバエ頭部やラット

脳から調製した神経膜画分に対する[3H]EBOB結合阻害試験等で評価した。 

【結果および考察】 d-BHC 骨格上の水素原子（H）を F 原子や Cl 原子で置換したd-BHC は、い

ずれもd-BHC同様の鎮静作用を引き起こしたが、F 原子や Cl 原子で置換したg-やa-BHC 類縁

体は興奮作用を引き起こすが、鎮静作用は誘起しなかった。このことから、鎮静作用にはd-BHC
と同様の塩素原子の配位が関連していることが示唆された。特に F 原子が付加したd-BHC 類縁

体の供試虫に対する興奮誘起活性はd-BHC よりはるかに強いものであったが、最終的な致死作

用はd-BHC と同等か少し劣る結果であった。 
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