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특허청구의 범위

청구항 1 

하기 화학식의 화합물:

상기 식에서, R2는 H, OH, OAc, O-저급 알킬, OMe, 또는 0(CH2CH2O)n이고; R3은 H, OH, OAc, O-저급 알킬, OMe, 

OSO3Na, 또는 NH2이고; R6은 알킬, 아르알킬, 아릴, 헤테로시클릭 고리 또는 헤테로시클릭 알킬로 일치환, 이치

환 또는 삼치환된 N이고, 상기 임의의 치환기는 H, 알킬, 아르알킬 또는 아릴로 추가로 치환될 수 있는 N, O 또

는 S로 추가로 치환될 수 있다. 

청구항 2 

제 1항에 있어서, n이 약 1 내지 약 10임을 특징으로 하는 화합물. 

청구항 3 

제 1항에 있어서, R2, R3 및 R6의 각각에 대해, 탄소 원자 중 임의의 하나 이상이 S, N 또는 O로 대체되거나 대

체되지 않을 수 있음을 특징으로 하는 화합물. 

청구항 4 

제 1항에 따른 화합물 및 약제학적으로 허용되는 담체를 포함하는 약제학적 조성물. 

청구항 5 

세균을 하기 화학식의 화합물과 접촉시키는 것을 포함하여, 세균 성장을 억제하는 방법:

상기 식에서, R2는 H, OH, OAc, OMe, O-저급 알킬, 또는 0(CH2CH2O)n이고; R3은 H, OH, OAc, OMe, O-저급 알킬, 

OSO3Na, 또는 NH2이고; R6은 H, NH2, S(CH2)mNH2, I, N3, SH, 저급 알킬, S-알킬구아니딜, O-알킬구아니딜, S-아

미노알킬, O-아미노알킬, 아미노알킬, O-저급 알킬, 아르알킬, 아릴, 헤테로시클릭 고리(들), OSO3Na, 또는 알

킬, 아르알킬, 아릴, 헤테로시클릭 고리 또는 헤테로시클릭 알킬로 일치환, 이치환 또는 삼치환된 N이고, 상기 

임의의 치환기는 H, 알킬, 아르알킬 또는 아릴로 추가로 치환될 수 있는 N, O 또는 S로 추가로 치환될 수 있다. 

청구항 6 

제 5항에 있어서, n이 약 1 내지 약 10이고, m이 약 1 내지 약 10임을 특징으로 하는 방법. 

청구항 7 

제 5항에 있어서, R2, R3 및 R6의 각각에 대해, 탄소 원자 중 임의의 하나 이상이 S, N 또는 O로 대체되거나 대
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체되지 않을 수 있음을 특징으로 하는 방법. 

청구항 8 

제 5항에 있어서, 세균이 포유동물에 존재함을 특징으로 하는 방법. 

청구항 9 

제 7항에 있어서, 포유동물이 사람임을 특징으로 하는 방법. 

청구항 10 

하기 화학식의 화합물을 세균에 감염된 포유동물에게 투여하는 것을 포함하여, 세균 감염을 치료하는 방법:

상기 식에서, R2는 H, OH, OAc, OMe, O-저급 알킬, 또는 0(CH2CH2O)n이고; R3은 H, OH, OAc, OMe, O-저급 알킬, 

OSO3Na, 또는 NH2이고; R6은 H, NH2, S(CH2)mNH2, I, N3, SH, 저급 알킬, S-알킬구아니딜, O-알킬구아니딜, S-아

미노알킬, O-아미노알킬, 아미노알킬, O-저급 알킬, 아르알킬, 아릴, 헤테로시클릭 고리(들), OSO3Na, 또는 알

킬, 아르알킬, 아릴, 헤테로시클릭 고리 또는 헤테로시클릭 알킬로 일치환, 이치환 또는 삼치환된 N이고, 상기 

임의의 치환기는 H, 알킬, 아르알킬 또는 아릴로 추가로 치환될 수 있는 N, O 또는 S로 추가로 치환될 수 있다. 

청구항 11 

제 10항에 있어서, n이 약 1 내지 약 10이고, m이 약 1 내지 약 10임을 특징으로 하는 방법. 

청구항 12 

제 10항에 있어서, R2, R3 및 R6의 각각에 대해, 탄소 원자 중 임의의 하나 이상이 S, N 또는 O로 대체되거나 대

체되지 않을 수 있음을 특징으로 하는 방법. 

청구항 13 

제 10항에 있어서, 포유동물이 사람임을 특징으로 하는 방법. 

청구항 14 

하기 화학식의 화합물을 세균에 감염되기 쉬운 포유동물에게 투여하는 것을 포함하여, 세균 감염을 예방하는 방

법:

상기 식에서, R2는 H, OH, OAc, OMe, O-저급 알킬, 또는 0(CH2CH2O)n이고; R3은 H, OH, OAc, OMe, O-저급 알킬, 

OSO3Na, 또는 NH2이고; R6은 H, NH2, S(CH2)mNH2, I, N3, SH, 저급 알킬, S-알킬구아니딜, O-알킬구아니딜, S-아

미노알킬, O-아미노알킬, 아미노알킬, O-저급 알킬, 아르알킬, 아릴, 헤테로시클릭 고리(들), OSO3Na, 또는 알

킬, 아르알킬, 아릴, 헤테로시클릭 고리 또는 헤테로시클릭 알킬로 일치환, 이치환 또는 삼치환된 N이고, 상기 
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임의의 치환기는 H, 알킬, 아르알킬 또는 아릴로 추가로 치환될 수 있는 N, O 또는 S로 추가로 치환될 수 있다. 

청구항 15 

제 14항에 있어서, n이 약 1 내지 약 10이고, m이 약 1 내지 약 10임을 특징으로 하는 방법. 

청구항 16 

제 14항에 있어서, R2, R3 및 R6의 각각에 대해, 탄소 원자 중 임의의 하나 이상이 S, N 또는 O로 대체되거나 대

체되지 않을 수 있음을 특징으로 하는 방법. 

청구항 17 

제 14항에 있어서, 포유동물이 사람임을 특징으로 하는 방법. 

청구항 18 

항생제의 활성을 증강시켜 상기 항생제에 내성인 세균의 성장을 억제하는 방법으로서, 세균을 상기 항생제 및 

하기 화학식의 화합물과 접촉시키는 것을 포함하는 방법:

상기 식에서, R2는 H, OH, OAc, OMe, O-저급 알킬, 또는 0(CH2CH2O)n이고; R3은 H, OH, OAc, OMe, O-저급 알킬, 

OSO3Na, 또는 NH2이고; R6은 H, NH2, S(CH2)mNH2, I, N3, SH, 저급 알킬, S-알킬구아니딜, O-알킬구아니딜, S-아

미노알킬, O-아미노알킬, 아미노알킬, O-저급 알킬, 아르알킬, 아릴, 헤테로시클릭 고리(들), OSO3Na, 또는 알

킬, 아르알킬, 아릴, 헤테로시클릭 고리 또는 헤테로시클릭 알킬로 일치환, 이치환 또는 삼치환된 N이고, 상기 

임의의 치환기는 H, 알킬, 아르알킬 또는 아릴로 추가로 치환될 수 있는 N, O 또는 S로 추가로 치환될 수 있다. 

청구항 19 

제 18항에 있어서, n이 약 1 내지 약 10이고, m이 약 1 내지 약 10임을 특징으로 하는 방법. 

청구항 20 

제 18항에 있어서, R2, R3 및 R6의 각각에 대해, 탄소 원자 중 임의의 하나 이상이 S, N 또는 O로 대체되거나 대

체되지 않을 수 있음을 특징으로 하는 방법. 

청구항 21 

제 18항에 있어서, 세균이 포유동물에 존재함을 특징으로 하는 방법. 

청구항 22 

제 18항에 있어서, 포유동물이 사람임을 특징으로 하는 방법. 

명 세 서

기 술 분 야

본 발명은 병원성 세균에 대한 신규한 항생제의 개발에 관한 것이다. <1>

배 경 기 술

수많은 세균이 사람에서 질병을 야기하는 것으로 공지되어 있다.   이러한 세균에는 엔테로코커스 파에시움<2>
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(Enterococcus  faecium),  에스체리치아  콜라이(Eschericia  coli),  슈도모나스  에어루기노사(Pseudomonas  

aeruginosa),  바실러스  아트로파에우스(Bacillus  atrophaeus),  스타필로코커스  아우레우스(Staphylococcus  

aureus), 살모넬라 콜레라에수이스(Salmonella choleraesuis), 바실러스 안트라시스(Bacillus anthrasis), 및 

다수의 다른 것들이 있다.  최근 추세의 혼란은 존재하는 항생제에 대한 수많은 병원성 세균에서의 내성의 발생

에 있다.  따라서, 내성이 아직 나타나지 않은 신규한 항생제가 요구된다.  바람직하게는, 이러한 항생제가 신

규한 부류의 항생제를 구성하여 이러한 항생제에 대한 진화적 내성이 생기기가 더 어려워야 한다. 

발명의 상세한 설명

발명의 개요<3>

본 발명은 병원성 세균에 노출되지 않아서 내성이 발생되지 않은 신규한 부류의 항생제를 제공한다.  이러한 신<4>

규한 부류의 항생제는 β-시클로덱스트린 (β-CD)의 유도체이며, 이는 7개의 D-글루코오스 유닛을 포함하는 시

클릭 분자이다. 

제 1 측면에서, 본 발명은 하기 화학식의 화합물을 제공한다:<5>

<6>

상기 식에서, R2는 H, OH, OAc, O-저급 알킬, OMe, 또는 0(CH2CH2O)n이고; R3은 H, OH, OAc, O-저급 알킬, OMe, <7>

OSO3Na, 또는 NH2이고; R6은 알킬, 아르알킬, 아릴, 헤테로시클릭 고리 또는 헤테로시클릭 알킬로 일치환, 이치

환 또는 삼치환된 N이고, 상기 임의의 치환기는 H, 알킬, 아르알킬 또는 아릴로 추가로 치환될 수 있는 N, O 또

는 S로 추가로 치환될 수 있으며, R2, R3 및 R6의 각각에 대해, 탄소 원자 중 임의의 하나 이상이 S, N 또는 O로 

대체되거나 대체되지 않을 수 있고, n은 약 1 내지 약 15, 바람직하게는 약 1 내지 약 10이다. 

제 2 측면에서, 본 발명은 약제학적 조성물을 제공한다.  상기 조성물은 본 발명에 개시된 하나 이상의 화합물 <8>

및 약제학적으로 허용되는 담체를 포함한다. 

제 3 측면에서, 본 발명은 하기 화학식의 화합물 또는 화합물들을 항균제로서 이용하는 방법을 제공한다:<9>

<10>

상기 식에서, R2는 H, OH, OAc, OMe, O-저급 알킬, 또는 0(CH2CH2O)n이고; R3은 H, OH, OAc, OMe, O-저급 알킬, <11>

OSO3Na, 또는 NH2이고; R6은 H, NH2, S(CH2)mNH2, I, N3, SH, 저급 알킬, S-알킬구아니딜, O-알킬구아니딜, S-아

미노알킬, O-아미노알킬, 아미노알킬, O-저급 알킬, 아르알킬, 아릴, 헤테로시클릭 고리(들), OSO3Na, 또는 알

킬, 아르알킬, 아릴, 헤테로시클릭 고리 또는 헤테로시클릭 알킬로 일치환, 이치환 또는 삼치환된 N이고, 상기 

임의의 치환기는 H, 알킬, 아르알킬 또는 아릴로 추가로 치환될 수 있는 N, O 또는 S로 추가로 치환될 수 있으

며, R2, R3 및 R6의 각각에 대해, 탄소 원자 중 임의의 하나 이상이 S, N 또는 O로 대체되거나 대체되지 않을 수 

있고, n은 약 1 내지 약 15, 바람직하게는 약 1 내지 약 10이고, m은 약 1 내지 약 15, 바람직하게는 약 1 내지 

약 10이다.  상기 측면의 일 구체예에서, 본 발명은 세균 성장을 억제하는 방법을 제공한다.  상기 측면의 추가

의 구체예에서, 본 발명은 세균 감염을 치료하는 방법을 제공한다.  상기 측면의 추가의 구체예에서, 본 발명은 

세균 감염을 억제하는 방법을 제공한다.  
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제 4 측면에서, 본 발명은 임상적으로 사용된 항생제에 내성인 세균의 성장을 억제하거나, 이러한 세균에 의한 <12>

감염을 치료 또는 예방하기 위해 항생제의 활성을 증강시키는 방법을 제공한다. 

발명의 상세한 설명<13>

본 발명은 병원성 세균에 대한 신규한 항생제의 개발에 관한 것이다.  본 발명은 병원성 세균에 노출되지 않아<14>

서 내성이 발생되지 않은 신규한 부류의 항생제를 제공한다.  이러한 신규한 부류의 항생제는 β-시클로덱스트

린 (β-CD)의 유도체이며, 이는 7개의 D-글루코오스 유닛을 포함하는 시클릭 분자이다. 

제 1 측면에서, 본 발명은 하기 화학식의 화합물을 제공한다:<15>

<16>

상기 식에서, R2는 H, OH, OAc, O-저급 알킬, OMe, 또는 0(CH2CH2O)n이고; R3은 H, OH, OAc, O-저급 알킬, OMe, <17>

OSO3Na, 또는 NH2이고; R6은 알킬, 아르알킬, 아릴, 헤테로시클릭 고리 또는 헤테로시클릭 알킬로 일치환, 이치

환 또는 삼치환된 N이고, 상기 임의의 치환기는 H, 알킬, 아르알킬 또는 아릴로 추가로 치환될 수 있는 N, O 또

는 S로 추가로 치환될 수 있으며, R2, R3 및 R6의 각각에 대해, 탄소 원자 중 임의의 하나 이상이 S, N 또는 O로 

대체되거나 대체되지 않을 수 있고, n은 약 1 내지 약 15, 바람직하게는 약 1 내지 약 10이다. 

제 2 측면에서, 본 발명은 약제학적 조성물을 제공한다.  상기 조성물은 본 발명에 개시된 하나 이상의 화합물 <18>

및 약제학적으로 허용되는 담체를 포함한다. 

본원에서 사용된 "생리학적으로 허용되는"이라는 용어는 본 발명의 제 1 또는 제 3 측면의 화합물을 유효성을 <19>

방해하지 않고 세포, 세포 배양액, 조직 또는 유기체와 같은 생물학적 시스템에 적합한 재료를 언급한다.  특정 

구체예에서,  생물학적  시스템은  포유동물과  같은  살아있는  유기체이다.   특정  구체예에서,  포유동물은  

사람이다. 

본원에서 사용된 "담체"라는 용어는 임의의 부형제, 희석제, 충전제, 염, 완충액, 안정화제, 용해제, 지질, 또<20>

는 약제학적 제형에 사용되는 당 분야에 널리 공지된 다른 재료를 포함한다.  담체, 부형제, 또는 희석제의 특

징이 특정 적용을 위한 투여 경로에 의존적임을 이해할 것이다.  이러한 재료를 함유하는 약제학적으로 허용되

는 제형의 제조방법이 예컨대 문헌[Remington's  Pharmaceutical  Sciences,  18th  Edition,  ed.  A.  Gennaro,  

Mack Publishing Co., Easton, PA, 1990, ISBN: 0-912734-04-3]에 개시되어 있다.

제 3 측면에서, 본 발명은 본 발명의 제 1 및 제 2 측면의 화합물 또는 화합물들을 항균제로서 이용하는 방법을 <21>

제공한다.  상기 측면의 일 구체예에서, 본 발명은 세균 성장을 억제하는 방법을 제공한다.  본 발명의 이러한 

구체예에 따른 방법은 세균을 하기 화학식의 하나 이상의 화합물과 접촉시키는 것을 포함한다:

<22>

상기 식에서, R2는 H, OH, OAc, OMe, O-저급 알킬, 또는 0(CH2CH2O)n이고; R3은 H, OH, OAc, OMe, O-저급 알킬, <23>

OSO3Na, 또는 NH2이고; R6은 H, NH2, S(CH2)mNH2, I, N3, SH, 저급 알킬, S-알킬구아니딜, O-알킬구아니딜, S-아

미노알킬, O-아미노알킬, 아미노알킬, O-저급 알킬, 아르알킬, 아릴, 헤테로시클릭 고리(들), OSO3Na, 또는 알

킬, 아르알킬, 아릴, 헤테로시클릭 고리 또는 헤테로시클릭 알킬로 일치환, 이치환 또는 삼치환된 N이고, 상기 

임의의 치환기는 H, 알킬, 아르알킬 또는 아릴로 추가로 치환될 수 있는 N, O 또는 S로 추가로 치환될 수 있으

- 6 -

공개특허 10-2007-0101347



며, R2, R3 및 R6의 각각에 대해, 탄소 원자 중 임의의 하나 이상이 S, N 또는 O로 대체되거나 대체되지 않을 수 

있고, n은 약 1 내지 약 15, 바람직하게는 약 1 내지 약 10이고, m은 약 1 내지 약 15, 바람직하게는 약 1 내지 

약 10이다. 

본 발명의 목적을 위해, "저급 알킬"이라는 용어는 탄소 원자가 1 내지 7개인 알킬기를 의미한다.  "알킬" 및<24>

 "아릴"이라는 용어는 치환되거나 치환되지 않을 수 있는 알킬 또는 아릴기를 포함한다.  바람직한 치환으로는, 

바람직하게는 알킬 또는 아릴기로 일치환 또는 이치환될 수 있는, 아미노기를 포함하는 질소 함유 잔기를 이용

한 치환이 있으나, 이로 제한되지 않는다.  또한, 본 발명의 목적을 위해, "알킬"이라는 용어는 질소 원자를 하

나 이상 지니고 나머지가 탄소 원자인 1 내지 7개 원자의 사슬을 포함한다. 

상기 측면의 추가의 구체예에서, 본 발명은 세균 감염을 치료하는 방법을 제공한다.  본 발명의 이러한 구체예<25>

에 따른 방법은 세균에 감염된 포유동물에게 하기 화학식의 하나 이상의 화합물을 투여하는 것을 포함한다:

<26>

상기 식에서, R2는 H, OH, OAc, OMe, O-저급 알킬, 또는 0(CH2CH2O)n이고; R3은 H, OH, OAc, OMe, O-저급 알킬, <27>

OSO3Na, 또는 NH2이고; R6은 H, NH2, S(CH2)mNH2, I, N3, SH, 저급 알킬, S-알킬구아니딜, O-알킬구아니딜, S-아

미노알킬, O-아미노알킬, 아미노알킬, O-저급 알킬, 아르알킬, 아릴, 헤테로시클릭 고리(들), OSO3Na, 또는 알

킬, 아르알킬, 아릴, 헤테로시클릭 고리 또는 헤테로시클릭 알킬로 일치환, 이치환 또는 삼치환된 N이고, 상기 

임의의 치환기는 H, 알킬, 아르알킬 또는 아릴로 추가로 치환될 수 있는 N, O 또는 S로 추가로 치환될 수 있으

며, R2, R3 및 R6의 각각에 대해, 탄소 원자 중 임의의 하나 이상이 S, N 또는 O로 대체되거나 대체되지 않을 수 

있고, n은 약 1 내지 약 15, 바람직하게는 약 1 내지 약 10이고, m은 약 1 내지 약 15, 바람직하게는 약 1 내지 

약 10이다. 

본 발명의 목적을 위해, "저급 알킬"이라는 용어는 탄소 원자가 1 내지 7개인 알킬기를 의미한다.  "알킬" 및<28>

 "아릴"이라는 용어는 치환되거나 치환되지 않을 수 있는 알킬 또는 아릴기를 포함한다.  바람직한 치환으로는, 

바람직하게는 알킬 또는 아릴기로 일치환 또는 이치환될 수 있는, 아미노기를 포함하는 질소 함유 잔기를 이용

한 치환이 있으나, 이로 제한되지 않는다.  또한, 본 발명의 목적을 위해, "알킬"이라는 용어는 질소 원자를 하

나 이상 지니고 나머지가 탄소 원자인 1 내지 7개 원자의 사슬을 포함한다. 

상기 측면의 추가의 구체예에서, 본 발명은 세균 감염을 예방하는 방법을 제공한다.  본 발명의 이러한 구체예<29>

에 따른 방법은 세균에 감염되기 쉬운 포유동물에게 하기 화학식의 하나 이상의 화합물을 투여하는 것을 포함한

다:

<30>

상기 식에서, R2는 H, OH, OAc, OMe, O-저급 알킬, 또는 0(CH2CH2O)n이고; R3은 H, OH, OAc, OMe, O-저급 알킬, <31>

OSO3Na, 또는 NH2이고; R6은 H, NH2, S(CH2)mNH2, I, N3, SH, 저급 알킬, S-알킬구아니딜, O-알킬구아니딜, S-아

미노알킬, O-아미노알킬, 아미노알킬, O-저급 알킬, 아르알킬, 아릴, 헤테로시클릭 고리(들), OSO3Na, 또는 알

킬, 아르알킬, 아릴, 헤테로시클릭 고리 또는 헤테로시클릭 알킬로 일치환, 이치환 또는 삼치환된 N이고, 상기 

임의의 치환기는 H, 알킬, 아르알킬 또는 아릴로 추가로 치환될 수 있는 N, O 또는 S로 추가로 치환될 수 있으

며, R2, R3 및 R6의 각각에 대해, 탄소 원자 중 임의의 하나 이상이 S, N 또는 O로 대체되거나 대체되지 않을 수 

- 7 -

공개특허 10-2007-0101347



있고, n은 약 1 내지 약 15, 바람직하게는 약 1 내지 약 10이고, m은 약 1 내지 약 15, 바람직하게는 약 1 내지 

약 10이다. 

본 발명의 목적을 위해, "저급 알킬"이라는 용어는 탄소 원자가 1 내지 7개인 알킬기를 의미한다.  "알킬" 및<32>

 "아릴"이라는 용어는 치환되거나 치환되지 않을 수 있는 알킬 또는 아릴기를 포함한다.  바람직한 치환으로는, 

바람직하게는 알킬 또는 아릴기로 일치환 또는 이치환될 수 있는, 아미노기를 포함하는 질소 함유 잔기를 이용

한 치환이 있으나, 이로 제한되지 않는다.  또한, 본 발명의 목적을 위해, "알킬"이라는 용어는 질소 원자를 하

나 이상 지니고 나머지가 탄소 원자인 1 내지 7개 원자의 사슬을 포함한다. 

본 발명의 상기 측면에 따른 방법에서, 세균은 포유동물에 존재한다.  바람직하게는 포유동물이 사람이다. <33>

본 발명의 상기 측면에 따른 방법에서, 화합물은 비제한적으로 비경구, 경구, 설하, 경피, 국소, 비강내, 에어<34>

로솔, 안구내, 기관내, 직장내 또는 질을 포함하는 임의의 적합한 경로에 의해 투여될 수 있다.  치료적 조성물

의 투여는 징후들 또는 감염의 대용 마커를 감소시키기에 효과적인 용량 및 시간 동안 공지된 절차를 이용하여 

수행될 수 있다.  의사는 투여하기에 적합한 요양 또는 세균 감염을 예방하는데 유용한 치료적 프로토콜을 결정

할 수 있다.  치료적 유효량의 본 발명의 하나 이상의 치료적 조성물을 단일 치료 에피소드로서 개체에게 동시

에, 또는 연속하여 투여하는 것이 바람직할 수 있다. 

제 4 측면에서, 본 발명은 임상적으로 사용된 항생제에 내성인 세균의 성장을 억제하거나, 상기 세균에 의한 감<35>

염을 치료 또는 예방하기 위해 항생제의 활성을 증강시키는 방법을 제공한다.  본 발명의 상기 측면에 따른 방

법은 세균을 상기 항생제 및 하기 화학식의 하나 이상의 화합물과 접촉시키는 것을 포함한다:

<36>

상기 식에서, R2는 H, OH, OAc, OMe, O-저급 알킬, 또는 0(CH2CH2O)n이고; R3은 H, OH, OAc, OMe, O-저급 알킬, <37>

OSO3Na, 또는 NH2이고; R6은 H, NH2, S(CH2)mNH2, I, N3, SH, 저급 알킬, S-알킬구아니딜, O-알킬구아니딜, S-아

미노알킬, O-아미노알킬, 아미노알킬, O-저급 알킬, 아르알킬, 아릴, 헤테로시클릭 고리(들), OSO3Na, 또는 알

킬, 아르알킬, 아릴, 헤테로시클릭 고리 또는 헤테로시클릭 알킬로 일치환, 이치환 또는 삼치환된 N이고, 상기 

임의의 치환기는 H, 알킬, 아르알킬 또는 아릴로 추가로 치환될 수 있는 N, O 또는 S로 추가로 치환될 수 있으

며, R2, R3 및 R6의 각각에 대해, 탄소 원자 중 임의의 하나 이상이 S, N 또는 O로 대체되거나 대체되지 않을 수 

있고, n은 약 1 내지 약 15, 바람직하게는 약 1 내지 약 10이고, m은 약 1 내지 약 15, 바람직하게는 약 1 내지 

약 10이다. 

본 발명의 목적을 위해, "저급 알킬"이라는 용어는 탄소 원자가 1 내지 7개인 알킬기를 의미한다.  "알킬" 및<38>

 "아릴"이라는 용어는 치환되거나 치환되지 않을 수 있는 알킬 또는 아릴기를 포함한다.  바람직한 치환으로는, 

바람직하게는 알킬 또는 아릴기로 일치환 또는 이치환될 수 있는, 아미노기를 포함하는 질소 함유 잔기를 이용

한 치환이 있으나, 이로 제한되지 않는다.  또한, 본 발명의 목적을 위해, "알킬"이라는 용어는 질소 원자를 하

나 이상 지니고 나머지가 탄소 원자인 1 내지 7개 원자의 사슬을 포함한다. 

본 발명의 목적을 위해, 세균 또는 세균 감염이 항생제에 대해 "내성이 있는" 또는 "내성"이라는 것은 대상이 <39>

되는 유기체에 대하여 항생제의 MIC가 증가되는 것으로서 본원에 규정된 대로 항생제에 대해 완전히 내성이거나 

부분적으로 내성을 지니는 것을 포함한다. 

본 발명의 목적을 위해, 증강이라는 것은 화합물이 하나 이상의 유기체에 대하여 항균제의 MIC를 실질적으로 낮<40>

추는 것으로서 정의될 수 있다.  이것은 유용성이 세균 내성에 의해 손상된 항균제의 치료적 유용성을 효과적으

로 회복하는 경우를 포함한다. 

본 발명의 따른 임의의 방법에서, 본 발명의 하나 이상의 화합물은 화합물의 항균 효과를 감소시키지 않는 질병 <41>

또는 질환을 치료하기에 유용한 임의의 다른 항생제와 함께 투여될 수 있다.  본 발명의 상기 측면을 위해, "함

께"라는 용어는 동일한 환자의 동일한 질병을 치료하는 동안을 의미하고, 화합물 및 항생제를 동시 투여할 뿐만 
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아니라 임의의 시간적으로 떨어진 순서를 포함하는 임의의 순서로 투여하며, 예를 들어 하나를 다른 하나에 이

어서 바로 투여하거나 7일 이하의 간격으로 투여할 수 있다.  화합물 및 항생제의 투여는 동일하거나 상이한 경

로에 의해 수행될 수 있다.  

본 발명의 상기 측면에 따른 방법에서, 세균은 포유동물에 존재한다.  바람직하게는 포유동물이 사람이다. <42>

본 발명의 상기 측면에 따른 방법에서, 화합물은 비경구, 경구, 설하, 경피, 국소, 비강내, 에어로솔, 안구내, <43>

기관내, 직장내 또는 질을 포함하는 임의의 적합한 경로에 의해 투여될 수 있다.  치료적 조성물의 투여는 징후

들 또는 감염의 대용 마커를 감소시키기에 효과적인 용량 및 시간 동안 공지된 절차를 이용하여 수행될 수 

있다.  의사는 투여하기에 적합한 용량 또는 세균 감염을 예방하는데 유용한 치료적 프로토콜을 결정할 수 

있다.  치료적 유효량의 본 발명의 하나 이상의 치료적 조성물을 단일 치료 에피소드로서 개체에게 동시에, 또

는 연속하여 투여하는 것이 바람직할 수 있다. 

본 발명에 따른 방법의 특정 측면에서, 비교적 넓은 스펙트럼의 항생제를 획득하여, 다양한 상이한 세균 감염을 <44>

치료할 수 있는 것이 바람직하다.  다른 측면에서, 바이오테러리즘에 대한 보호과 같이, 가능한 바이오테러리즘

에 특이적인, 좁은 스펙트럼을 지닌 항생제를 획득하여, 신체의 정상적인 식물상을 보존하면서 세균으로부터의 

보호를 획득할 수 있는 것이 바람직하다.  본 발명은 이러한 각각의 목적을 달성하는 방법을 제공한다. 

하기 실시예는 본 발명의 특히 바람직한 구체예를 추가로 설명하기 위한 것이며, 본 발명의 범위를 제한하지 않<45>

는다. 

실 시 예

실시예 1<46>

세균 성장 표준화<47>

세균의 1 내지 3개 콜로니를 뮬러-힌톤(Mueller-Hinton) 또는 브래인 허트(Brain Heart) 주입 아가 플레이트 <48>

(세균 균주에 따름)로부터 골라내고 3 ml의 뮬러-힌톤 브로쓰 또는 브래인 허트 주입 배지 (세균 균주에 따름)

로 옮겼다.  세균을 37℃의 인큐베이터에서 2-4시간 동안 성장시켰다.  세균-접종된 배지를 0.9% 염수에 분산시

켜 맥파랜드(McFarland) 표준 밀도를 갖추었다.  100 ㎕의 표준화된 접종물을 20 ml의 배지에 첨가하였다 (희석

물 1).  10 ㎕의 새로운 희석액을 990 ㎕의 배지에 첨가하고 혼합시켰다 (희석물 2).  10 ㎕의 희석물 2를 아가 

플레이트상에 스프레딩하여 밤새 성장시켰다.  이후 콜로니가 플레이팅되었다. 

실시예 2<49>

세균 패널 시험<50>

시험 화합물을 디메틸설폭사이드에 10㎍/ml로 희석시켰다.  4 ㎕의 희석된 시험 화합물을 하기 표 1에 제시된 <51>

대로 96 웰 NUNC 마이크로플레이트의 컬럼 2에 부하시켰다.  4 ㎕의 리팜피신 항생제를 열 H, 컬럼 2로 부하시

켰다. 

표 1: 96 웰 NUNC 마이크로플레이트 구성, 농도(㎍/ml) <52>

<53>

이후 모든 웰을 100 ㎕의 접종된 배지 (실시예 1의 희석물 1)로 채웠다.  추가로 100 ㎕의 접종된 배지를 컬럼 <54>

2에 첨가하고, 내용물이 완전히 혼합되도록 피펫팅하였다.  총 100 ㎕를 컬럼 2로부터 이동시켜 컬럼 3으로 혼
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합시켰다.  이 공정을 컬럼 2 내지 12가 연속하여 희석될 때까지 왼쪽에서 오른쪽으로 계속하였고, 컬럼 12로부

터  최종적으로  뽑아낸  것을  폐기하였다.   플레이트를  3M  밀봉  테입(엔테로코커스 파에시움(Enterococcus  

faecium)을 함유하는 플레이트를 에어 포어(Air Pore) 밀봉 테입으로 밀봉함)으로 덮고, 20-24시간 동안 성장시

켰다.  세포독성 웰 (투명 웰)의 점수를 매겨서 화합물의 효능을 결정하였다.  결과를 하기 표 2에 제시한다.  

이러한 결과는 몇몇 화합물은 불활성이었으나, 다른 화합물들은 넓거나 좁은 스펙트럼 활성이 입증되었음을 나

타낸다. 

표 2. 시험 화합물의 활성 (MIC, ㎍/mL)<55>

<56>
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<57>
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실시예 3<75>

화합물 대 슈도모나스 에어루기노사(Pseudomonas aeruginosa)의 임상적 단리물에 의한 임상적으로 사용된 항생<76>

제의 증강

수많은 병원성 세균이 임상적으로 사용된 다수의 항생제에 대해 내성을 발생시켰다.  본원에 개시된 프로토콜에 <77>

따라서, 다양한 화합물을 슈도모나스 에어루기노사(Pseudomonas aeruginosa)를 치료하기 위해 임상적으로 사용

된 항생제와 혼합시켰다.  결과를 하기 표 3 및 4에 제시한다.  이러한 결과는 본 발명의 화합물이 공지된 항생

제의 활성을 증강시킬 수 있음을 입증한다. 

표 3. 공지된 항생제 단독 또는 본 발명의 화합물과 조합된 공지된 항생제의 활성<78>

<79>

<80>
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표 4. 공지된 항생제 단독 또는 본 발명의 화합물과 조합된 공지된 항생제의 활성 (AG = 아미노글리코시드)<81>

<82>

   <83>

실시예 4<84>

화합물은 메티실린 내성에 대한 활성을 보유한다<85>

메티실린-내성 스타필로코커스 아우레우스는 항생제인 메티실린에 내성인 세균 감염이며, 이 항생제로는 더 이<86>

상  사멸시킬  수  없다.   본원에  개시된  프로토콜에  따라서,  다양한  화합물을  스타필로코커스 아우레우스

(Staphylococcus aureus) (메티실린 내성)를 치료하기 위한 항생제로서 이용하였다.  이 결과를 하기 표 5에 제

시한다.  이러한 결과는 본 발명의 화합물이 메티실린 내성에 대한 활성을 보유할 수 있음을 입증한다. 

표 5. 메티실린 내성에 대한 화합물의 활성<87>

<88>
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