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본  다  식 (I)  시 는 신규 포 계 물, 그  염 또는 에 에  
것 ,

식 , A는 -N=CH-, -NHCO-(CH=CH)m-, -CH2- 또는 -OCH2-  나 내 ; m  0 또는 1  나 내 ; R
1

, R
2

  

R
3

는 각각 적  원  또는 저  나 내 ; R
4

는 원  또는 -OR
6

(R
6

는 원 , 저

 또는 보  나 낸다)  나 내 ; R
5

는 원  또는  나 낸다.

본  물  균제  단히 다.

[  ]

신규 포 계 물
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[  상  ]

본   균  갖는 신규 포 계 물에  것 다. 종래  포 계 
생물  그람 균  균에 여 균  갖고 다는 것  져 , 많  물  

실제   다. 그동  제 3  포 계 생물  물  매   균 트
럼  갖고 , 상적  매  좋  물  가  다. 그러나,  녹농균에  균  나
쁘 , 또  느 것  녹농균  그람 균에 여는 단히 과가 나, 그람 균에  

균  고, 또 포 계 물  사 빈 가 상 에 라 가 고 는 포
 내  득주가 차내  나 내는 결점  가 고 다.

러  실상  고 여 각종 포  물  연  ,   들  본 특개  63-
152386 에는 다  포  물  다.

식 1

(식 , R  , 겐 또는  나 낸다.)

본 들  매   병원균에 강  균  갖는 물에 여  검  결과  
식 (I)  시 는 심 물  균 감염  료제   특  갖고  견 고 본 

 게 다.

본  식 (I)  나 내 는 신규  포 계 물, 그 염 또는 에 에  것
다.

식 2

식 , A는 -N=CH-, -NHCO-(CH=CH)m-, -CH2- 또는 -O-CH2-  나 내 ; m  0 또는 1  나 내 ; R
1

, R
2

 

 R
3

는 각각 적  원  또는 저   나 내  ; R
4 

는  원  또는 식 -OR
6

( R
6

는 

원 , 저   또는 보  나 낸다.)  나 내  ; R
5

는 원  또는  나 낸다.

또 , 상  식(I)에  나 내는 심에 여는 Syn-  Anti- 체가 존 ,  Syn-  또
는 Anti-  물, 그 물  그  매 물  또  본 에 포 다.

상  식(I)에 , R
1

, R
2

  R
3

 저  는,  1-3   또는  , 

들 , 틸, 에틸, n- 또는  등  나 낸다. R
4

 가 식 -OR
6

  나 내는 경 , R
6

  저
는,  1-4   또는  ,  들 , 틸, 에틸, n- 또는 , n- 틸

등  나 낸다. 또 R
6

  보 는 , p- 시 , 닐 틸, 트 틸, 2- 시에 시 틸등
 나 낸다.

R
5

  는 많  가 공  , 들 3  는 적  에  
는 것 또는 들   게 만들  는 것  주 사 다.  들 , 틸, 에틸과 같  저
 , 비닐 , 시, 에 시  같   1-3  콕시 , 시 틸, 에 시 틸과 같  
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 1-3  저  콕시 틸 , 시 틸, 닐 시 틸 등  실 시 틸 ,  

시 틸 , 1- -1- 복시 틸 -1,3- 티에 -2-  다. 또는, R
5

 는 식 -CH2-T  나 내

는 가 사 는 , T는 제4  니  또는 식 -SR
7

 (R
7

  또는 비  복  나 낸
다.)   다.

상  제4  니 는 트 에틸 민, 트 틸 민, 1- 틸 , 1- 틸 , 1- 틸-3-
놀, 1- 미노 보닐-4- 틸 라 , 놀  등  족 제3  민 또는   포

복  물  니  나  ,  2- 틸 ,  3- 틸 ,  4- 틸 ,  4-에틸 , 
2,3- 틸 , 2,3-시 노 , 4- 미노 , 3-시 노 , 니코틴산, 니코틴산 미
드, 니코틴산, 니코틴산 미드, 3- 폰산, 4- 에 폰산, 3-히드 시 , 4-히
드 시 , 5,6,7,8- 트라 드 놀 , 5,6,7,8- 트라 드 놀 , 티 졸, 5- 틸티
졸, 4- 틸티 졸, 놀 , 놀 , 4,5,6,7- 트라 드 라졸 [1,5-a] , 트 졸, 라
졸 1,2,4-트 졸 [1,5-a] 미 등   포 복  물  제4  니  다.

R
7

  또는 비  복 는 에 1-4개  O,S, 또는 N에  택  헤  원  가  5-6
원 단  또는 축  복 다. 복 는 트라졸 , 트 졸 , 티 졸 , 티
졸 , 사 졸 , , 미 , 다 닐 , 라졸 , 트라졸 [1,5-b] 다
닐 , 1,2,4-트 졸 [1,5-a] 미 닐 , 라졸 [1,5-a] 미 닐 , 미다졸 , 트 닐

, 티 졸 등  다. 또, 러  복 상  는 들 , 틸, 에틸과 같  저
, 겐 원 , 트 루 틸, 트 에틸과 같  겐  저  , 시

, 저 콕시 , 복시 틸 , 복시에틸 , 복시 , 폭시 틸 , 폭시에틸 , 미노
, 저  미노 , 저  미노에틸 , 시 노 , 저 티 , 폰산 , 폰산 미

드 , 드 , 히드 삼산 , , 산 , 히드 시 틸 , 히드 시에틸 등  다.

R
5

 좋  는, 틸, 시 틸, (1- 틸 트라졸-5- )티 틸 (1-히드 시에틸 트라졸-5- )티
틸, (1- 복시 틸 트라졸-5- )티 틸, (1,2,3-트 졸-5- )티 틸, (5- 틸-1,3,4-티
졸-5- )티 틸, (1,2,3-티 졸-5- )티 틸, (2- 복시-5- 틸-S-트 졸 [1,5-a]

미 -7- )티 틸, (2-히드 시 틸-5- 틸-S-트 졸 [1,5-a] 미 -7- )티 틸 등 다.

식(1)  포  물  4  복시 는  상태  가능 나, 들  나트 , 
 등   염 또는 트 에틸 민, 민, 시 헥실 민등  민염  

 다.

에  는 는 제3 틸과 같  저  ; , 닐 틸, p-니트 과 같  
등  에  보 나 시 틸, 에 시 틸, n- 폭시 틸, 폭시 틸, n-

시 틸, t- 시 틸과 같  저  콕시 틸  ; 2- 시에 시 틸과 같  저  콕시-저 콕
시 틸 ; 2,2,2-트 에 시 틸과 같  겐  저 콕시 틸  ; 시 틸, 닐

시 틸, 틸 시 틸, 시 틸과 같  족 실 시 틸  ; 1- 시 보닐 시에틸, 
1-에 시 보닐 시에틸, 1- 폭시 보닐 시에틸, 1- 시 보닐 시에틸, 1-시 헥실 시

보닐 시에틸과 같  저  콕시 보닐 시에틸 , , (2- -5- 틸-1,3- -4-
) 틸 등  생체에 투여 는 경  드럭(prodrug)  여 생체내에  가   에

 는 가 다.

들 복시  에  보 는, 산 또는 염  처  제거   다. 또 보 가 
닐 틸과 같  에 는 경 에는 트 루  초산과 시켜  좋고, 연-초산과 같  

원제  접촉 원시켜 제거 다. 본  포  물  들 ,  같  3가  에 
라    다.

[A ]

다  조식 (II)  시 는 물

식 3

(식 , M  나 복시  보  나 내고, R
5

 는 상 에  같다.)

다  조식 (III)  시 는 본산
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식 4

(식 , R
7

  원 나 미노  보  나 내고, R
8

  원 나 산  보  나 내고, 

R
1

, R
2

, R
3

  R
4

 는 에  같다.)

또는 그  체  시 고,  보  제거  다.

[B ]

다  조식 (IV)  시 는 물

식 5

(식 , R
5

는 전   같다.)

다  조식 (V)  시 는 물과

식 6

(식 , R
1

,R
2

,R
3

,R
4

,R
6

  A 는 전   같다.)

시 고,  보  제거  다.

[C ]

다  식 (VI)  물과
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식 7

(식 , R
1

,R
2

  R
5

 는 전   같다.)

다  식 (VII)  물 또는( VIII) 물과

식 8

또는

식 9

(식 , m  0 나 1  나 내고, R
3

,R
4 

 R
6

는 전   같다.

시 고, 에 라 보  제거  는다.

다 에  본  신규 포  물  제조  상 히 고  다.

[A ]

물 (II)  물 (III)  , 적  물(III)   체  사 는 것  람
다.  경   체 는 산 라 드, 산 무 물, 에 ,  티 에  

등  사 다. 또 본산  그  사   나, 그 는 축 시  쓰는 것  좋다. 적
당  시 는 들 , N,N'- 시 헥실 보 미드, N,N'- 보닐 미다졸, 시 누
라 드, 빌  시 등  사 다.

러   니실 , 포  , 티드  에 는  공  다.

러   상 적당  매, 들 , , 포 , 트라히드 퓨란, 산, 
틸포 미드, 틸 트 미드, 니트 , , 물 또는 들   매에  -10-30℃ 

에  0.5-2시간 시 다.   처 는  에  공  에  처 고, 에 
라 보  제거,   정제 다.
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R
7

  미노  보 는  티드 에  사 는 제거가  미노  보 , 들 , 
포 , 트 루 틸과 같  노 ; t- 시 보닐, 트 에 시 보닐과 같  

콕시 보닐 ; 시 보닐, p-니트 시 보닐과 같  시 보닐 ; 또는 
 보 시 다. 들 미노  보  제거  들 , 본 특공  제 58-58353  공

보에   실시 여  좋다.

R
8

  산  보 는 , α-(또는 β) 나 틸 틸, 닐 틸, 트 닐 틸, 4- 틸 , 4-
시 , 4-니트 , 4- , 4-시 노 과 같  저 콕시, 니트 , 겐, 시 노  

   ; 틸, 닐, 트 틸, 조 , 4-니트 조 과 같  
실 가 다. 러  산  보 가 에 는 경 에는 원제  접촉 원시 고, 또  
실  경 에는 염  처  제거   다.

[B ]

물(IV)  물(V)  , 물(V)  그  사   나, 람 게는 무 산염, 
들  염산염과 같  겐 산염 또는 p- 루엔 폰산염, 젠 폰산염, 폰산염과 같   

폰산염  쓰여 고 다. 러  염 , 같  량 나 간 과 량  사 는 것  람 다. 본 
 람 게는 극 매, 들 , 틸포 미드, 틸 트 미드, N- 틸 , 

틸 폭시드, 니트 계  매 에  실시 다. 본  는 0℃에  50℃ 다.  
 처 는  에     에 라 보  제거 고 정제 다.

[C ]

물(VI)과 물(VII)   상 적당  매, 들  , 에 , , 트라
히드 퓨란, 산, 니트  등 또는 들  매에  0-30℃  1-5시간 다.

또 물(VI)과 물(VIII)과   적  물(VIII)   체  사 여  
람 다.  체 는 들 , 산 라 드, 산 무 물, 에 등  사 다. 

또  본산  그  사   만, 러  경 에는 적당  축 시  사 는 것  좋
다. 그 시 는 들 , N-N'- 시 헥실 보 미드, 시 누 라 드, 빌  시
등  사 다. 물(VI)과 물(VIII)과   상 같  량  사 다. 러   상 
적당  매 들 , , 포 , 트라히드 퓨란, 산, 틸포 미드, 
틸 트 미드, 니트 , , 물 또는 들  매에  10-30℃  0.5-2시간 다. 

  처 는  에     에 라 에  같   보  게거  
  정제 다.

상  각 에 라  본  물  염 나 에  경 에는 에 라 공  
  본산 , 또는 상  각   물   본산  경 에는 에 

라  물  공   적   염 나 에  전 시   다.

본  새  포  물  경  또는 비경  또는 여러가  공  투여  사람
나 동물에 투여   다. 또,  물  단  또는 제 상 적  는 담체, 체희 제, 

, 택제, 보 제 등과 고, 들 , 주사제, 정제, 과 제, 당 정, 산제, 제, 겔제, 
드라  시럽, 제, 제, 제, 연고제, 제, 제, 좌제등  적 적 제제 태  사

다. 그 고 가 는 다  첨가물 는 연제, 흡 촉 제, 제등등과 같  보조제   
첨가 여 제조  다. 느 것 든 제 상 는 공  든 것  사   다.

본  신규 포  물  단 나 다  체 2종 상  물  태  사   
고, 그  총 제 조 물   0.1-99.5%( 량%), 람 게는 0.5-95.0%( 량%)  가 적당

다. 본  물  는 제조 물  본 물 또는 그 물 에 적   갖는 
그  물  다시   첨가 여 제제  태  여 사 는 것  가능
다.

본  신규 포  물  에  1  투여량  사람에 라 또는 동물  종 , 체  
 병  경 에 라  사 량  달    나, 보  1  체  1kg에  1-1000mg, 람 게

는 5-80mg  다. 것  1  3-4  나누  경  또는 비경  투여 다. 병  경 에 라
는 그량  감    에 상  식  가  사람들에게는 상적  다.

본 에  신규 포  물  제공   다. 상 식(I)  본  물  실험결
과 그람 균  그람 균   병원균에   균  나 낸다.

적 는 본  물  Syn- 체가  좋  과  가 다.

라 , 본  신규 포  물  사람 또는 동물에 여, 상   같  병원균에 
는 병  나 료   게   다.

본  물   실험  결과 상  포 계 생물 과 동등  정  
 나 냄   사 는 에   문제는 는 것  졌다.

다  실시  본  보다 상 히 고  나, 본   정시 는 것  니다.

[참고  1]

[2-포 -1-히드 시-5-(4- 시 시)-4- ]
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식 10

(a) 고 산 50g(0.352 mol)  DMF 400ml에 고, 산  97.3g(0.704mol)  염  4- 시  
66.2g(0.422mol)  가 여 70-75℃ 에  1.5시간 다.  물 2000 ml 에 히 가 고 

포  3000ml  추출 고, 물  척  , 무  산 그네  건조 여 매  제거
다.  사에  에  가 여   결정  여과 고  건조 여 
2-히드 시 틸-5-(4- 시 시)-γ-  83.2g  다.

(b) (a)에   2-히드 시 틸-5-(4- 시 시)-γ-  17.2g(65mmol)   200ml에 
고, 염산 히드 실 민 13.9g(0.2 mol)  가 여 70℃ 에  10시간  다. 매   제거  

 사   100ml에 고 것  물 900ml 에 적   1시간 다. 출물  여과
 취 고, 물  척 고 건조 여 1-히드 시-2-히드 시 틸-5-(4- 시 시)-4-  7.67g

 다.

(c)  (b)에   1-히드 시-2-히드 시 틸-5-(4- 시 시)-4-  7.6g(27.4mmol)  DMF 
300ml에 고 산  7.6g(55mmol)  염  4- 시  5.2g(33.2mmol)  가   70℃ 에  
1.5시간 다.  1/3 정  농축   물 500ml에 히 가 고 초산에틸 300ml  추출

다. 것  물  척  , 다시 포  식염  정 고 무  산 그네  건조 다. 
것  농축 여  사에 에  가 여   결정  여과  취 고 건조  2-히드 시
틸-1,5- (4- 시 시)-4-  8.54g  다.

(d) (c)에   2-히드 시 틸-1,5- (4- 시 시)-4-  8.5g(21.4mmol), 산 150 ml  
 산  망간 4.3g(50mmol)  물  5시간   다. 여 에 다시  산 망간 4.3g

 추가 여 2시간 다.  빙냉시   여과 매   제거 다.  
상 사  실 겔 럼 그라 에  포 ,   출 고 매   제거

여  사에 에  가 고 , 생  결정  여과  취 고 건조 여 제 물 2.66g
 다.

[참고  2]

[2-포 -1,5- (4- 시 시)-4- ]

2-히드 시 틸-1,5- (4- 시 시)-4-  18.9g(47.5mmol)   400ml에 고,  
산  망간 62g(0.713mol)  가  50℃ 에  3시간 다.  여과  매  제거  

 사에  에  가 여 결정 고, 여과  취   건조 여 제 물 17.8g
 다.

[참고  3]

[2-포 -5-(4- 시 시)-4- ]

식 11

27-7

등 특 특0178011



(a) 2- 드 시 틸-5-(4- 시 시)-γ-  21g(80mmol)  산 300ml에 고 25% 
니  30ml  가 여 브에  60℃  4시간 다.  1/4  농축 고 출  결정

 여과  취 고, 건조 여 2-히드 시 틸-5-(4- 시 시)-4-  12.01g  다.

(b) (a)에   2-히드 시 틸-5-(4- 시 시)-4-  8.2g(31.4mmol), 산 170ml   
산 망간 3.0g(34.5mmol)  물  6시간   다.  빙냉  여과 여 여  

고, 것  농축 여  사에 초산에틸과 에  가 여 결정 고 것  여과 건조 여 제 
물 2.03g  다.

[참고  4]

[2-포 -1- 시-5-(4- 시 시)-4- ]

식 12

(a)  1-히드 시-2-히드 시 틸-5-(4- 시 시)-4-  5.6g(20mmol),  DMF  80ml,  산  
5.5g(40mmol)  드 틸 3.42g(24mmol)  물  실 에  1시간 다. DMF  제거
고, 사에 물 50ml  가   염 틸  200ml  추출 다. 것  포 식염  정   무  산

그네  건조 여 매  제거 다. 사에 에  가 여 결정 고 여과 건조 여 2-히드
시 틸-1- 시-5-(4- 시 시)-4-  5.12g  다.

(b)  (a)에   2-히드 시 틸-1- 시-5-(4- 시 시)-4-  5.1g(17.5mmol)   
350ml에 고  산 망간 30g(350mmol)  가 여 실 에  3시간 다.  여과
여 매  여  사에 에  가 여 결정 고 여과 건조 여 제 물 4.62g  
다.

[실시  1]

7-{2-(2- 미노-1,3-티 졸-4- )-2[1-(1,5- 히드 시-4- -2- - 틸 조 )-1- 틸에
시 미노] 트 미 }-3-(5- 틸-1,3,4-티 졸-2- -티 틸)-3- -4- 본산

식 13
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(a)  7-[2-(2- 미노-1,3-티 졸-4- )-2-(1- 조 -1- 틸에 시 미노) 트 미 ]-3-(5- 틸-
1,3,4-티 졸-2- -티 틸)-3- -4- 본산 닐 틸에

2염산염 4.9g(5.75mmol)과 2-포 -1-히드 시-5-(4- 시 시)-4-  1.58g(5.75mmol)  
 50ml에 고, 실 에  1.5시간    에  1000ml 에 적 고 생  전물
 여과  취 고, 에  정   건조 다. 것  실 겔 럼 그라 에  포
,  에  출, 농축   에  처 여 7-{2-(2- 미노-1,3-티 졸-4- )-2-[1-히드

시-5-(4- 시 시)-4- -2- - 틸 조 )-1- 틸에 시 미노] 트 미 }3-(5-
틸-1,3,4-티 졸-2- -티 틸)-3- -4- 본산 닐 틸에  염산염  말 3.3g  
다.

(b) (a)에   말  니  10ml에 고, 빙냉  트 초산 20ml  가 고 빙냉
에  1시간    에  400ml 에 적 다. 생  전물  여과  취 고, 

에  정   건조 여 산  복시  보 가 제거  물  말  다.

(c) (b)에   말  물 50ml에 고, 5% 산 나트   pH7.0에 조정  
다.   빙냉  2N 염산  pH 2.5  조정 고 생  전물  여과  취 고 물  

척   건조 여 제 물 1.92g  다.

[실시  2]

(실시  1 물  나트  염)

7-{2-(2- 미노-1,3-티 졸-4- )-2-[1-(1,5- 히드 시-4- -2- - 틸 조 )-1- 틸에
시 미노] 트 미 }-3-(5- 틸-1,3,4-티 졸-2- -티 틸)-3- -4- 본산 나트 염

실시  1에   물 1.0g  물 30ml에 고 5% 산 나트   pH=7.0  조정, 
다.   흡착 (다   HP-20)  럼 그라 에  물,   

출 여 적물  포 는  농축  동결 건조 여 제 물 0.63g  다.

[실시  3]

7-{2-(2- 미노-1,3-티 졸-4- )-2-[1-(5-히드 시-1- 시-4- -2- - 틸 조 -1- 틸
에 시 미노] 트 미 }-3-(5- 틸-1,3,4-티 졸-2- -티 틸)-3- -4- 본산

식 14

실시  1과 같  에  제 물  다.

[실시  4]

7-{2-(2- 미노-1,3-티 졸-4- )-2-[1-(5-히드 시-4- -2- - 틸 조 )-1- 틸에 시
미노] 트 미 }-3-(5- 틸-1,3,4-티 졸-2- -티 틸)-3- -4- 본산
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식 15

실시  1과 같  에  제 물  다.

실시  1과 같  에  다  물  제조 다.

(a)  7-{2-(2- 미노-1,3-티 졸-4- )-2-[1-(5- 히드 시-6- 틸-4- -2- - 틸 조 )-
1- 틸에 시 미노] 트 미 }-3-(5- 틸-1,3,4-티 졸-2- -티 틸)-3- -4- 본산

식 16

(b)   7-{2-(2- 미노-1,3-티 졸-4- )-2-[1-(1,5- 히드 시-6- 틸-4- -2- - 틸 조
)-1- 틸에 시 미노] 트 미 }-3-(1- 틸-1H- 트라졸-5- -티 틸)-3- -4- 본산

식 17

(c) 
7-{2-(2- 미노-1,3-티 졸-4- )-2-[1-(1,5- 히드 시-6- 틸-4- -2- - 틸 조 )-1-

틸에 시 미노] 트 미 }-3-(2- 복시-5- 틸-5-트 조 [1,5-a] 미 -7- -티 틸)-3-
-4- 본산
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식 18

(d)   7-{2-(2- 미노-1,3-티 졸-4- )-2-[1-(1,5- 히드 시-6- 틸-4- -2- - 틸 조
)-1- 틸에 시 미노] 트 미드}-3-(2- 드 시 틸-5- 틸-S-트 조 [1,5-a] 미 -7- -

티 틸)-3- -4- 본산

식 19

(e) 7-{2-(2- 미노-1,3-티 졸-4- )-2-[1-(5- 히드 시-1- 시-6- 틸-4- -2- - 틸
조 )-1- 틸에 시 미노] 트 미드}-3-(5- 틸-1,3,4-티 졸-2- -티 틸)-3- -4-

본산

식 20

(f) 7-{2-(2- 미노-1,3-티 졸-4- )-2-[1-(5-히드 시-1- 시-6- 틸-4- -2- - 틸
조 )-1- 틸에 시 미노] 트 미 }-3-(1- 틸-1H- 트라졸-5- -티 틸)-3- -4- 본산
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식 21

(g) 7-{2-(2- 미노-1,3-티 졸-4- )-2-[1-(5-히드 시-1- 시-6- 틸-4- -2- - 틸
조 )-1- 틸에 시 미노] 트 미 }-3-(2- 복시-5- 틸-s-트 조 [1,5-a] 미 -7- -티

틸)-3- -4- 본산

식 22

(h) 7-{2-(2- 미노-1,3-티 졸-4- )-2-[1-(5-히드 시-1- 시-6- 틸-4- -2- - 틸
조 )-1- 틸에 시 미노] 트 미 }-3-(2-히드 시 틸-5- 틸-s-트 졸[1,5-a] 미 -7- -티

틸)-3- -4- 본산

식 23

[참고  5]

[5-(4- 시 시)-1- 시-4- -2- 본산]
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식 24

2-포 -1- 시-5-(4- 시 시)-4-  2.89g (10mmol)   50ml  물 20ml  에 
고 2N- 산 나트   6ml  가 여 균   다. 여 에 산  2.8g(12mmol)  

가 여 실 에  1.5 시간 다.  여과     제거 고,   빙
냉  2N-염산  pH 2  다. 출물  여과  취 고,   건조 여 제 물 
2.44g  다.

[참고  6]

[1,5- (4- 시 시)-4- -2- 본산]

식 25

2-포 -1,5- (4- 시 시)-4-  3.95g(10mmol)   50ml  물 20ml에 고 2N-
산 나트   6ml  가 여 균   다. 여 에 산  2.8g(12mmol)  가 여 실 에

 23시간 다.  여과    제거 고   빙냉  2N-염
산  pH 2  다. 출물  여과  취 고, 물  척   건조 여 제 물 3.64g  
다.

[참고  7]

[2-(2- 미노-1,3-티 졸-4- )-2-[1-(5-히드 시-1- 시-4- -2- - 보닐 조 )-1- 틸
에 시 미노]초산염산염]

식 26
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(a) 5-(4- 시 시)-1- 시-4- -2- 본산 2.44g(8m

mol),  2-(2- 미노-1,3-티 졸-4- )-2-(1- 조 -1- 틸에 시 미노)초산  t- 틸에  
2.75g(8mmol)과 1-히드 시 조트 졸 1.23g(8mmol)  DMF 100ml에 고, N,N'- 시 헥실
보 미드 2.06g(10mmol)  가 여 2 간 다.  여과   에 에 적 여 생  
전물  여과  취 고 에  정   건조  2-(2- 미노-1,3-티 졸-4- )-2[1-(5-(4- 시

시)-1- 시-4- -2- )-1- 틸에 시 미노)]초산 t- 틸에  말  다.

(b) (a)에   말  니졸 10ml  트 루  초산 30ml  에 고 1.5시간 
다. 여 에  5ml  시염  0.55ml  물  가   에 에 적 고 생  전물  여
과  취 고, 에  정  건조 여 제 물 2.66g  다.

[실시  5]

7-{2-(2- 미노-1,3-티 졸-4- )-2-[1-(5-히드 시-1- 시-4- -2- - 보닐 조 )-1-
틸에 시 미노] 트 미 }-3-(5- 틸-1,3,4-티 졸-2- -티 틸)-3- -4- 본산

식 27

(a)  상  참고  7에   
2-(2- 미노-1,3-티 졸-4- )-2-[1-(5-히드 시-1- 시-4- -2- - 보닐 조 )-1- 틸에

시 미노]초산염산염 2.55g(5.2mmol),  7- 미노-3-(5- 틸-1,3,4-티 졸-2- -티 틸)-3- -
4- 본산 닐 틸에  2.66g(5.2mmol)과 1-히드 시 조트 졸 0.8g(5.2mmol)  DMF 30ml 에 

고 빙냉 다. N,N'- 시 헥실 보 미드 1.28g(6.2mmol)  가 여 빙냉  30 간 
고 다시 실 에  1시간 다.  여과 , 동량  포  가 고 맹 히   에

에 적 여 생  전물  여과  취 고, 에  정   건조 다. 것  실 겔 
럼 그라 에  포 , , 개미산   출 고 농축  에  처 여 

1.43g  제 물  복실 가 닐 틸  보  물  말  다.

(b) (a)에   말  니  3ml에 고, 빙냉  트 루 초산 10ml  가 고 빙
냉 에  30 간 고   에  150ml에 적 여 생  전물  여과  취 고, 

척, 건조 여 제 물  염산염 말  다.

(c) (b)에   말  물 30ml에 고, 5% 산 나트   pH 7.0에 맞추고 
다.   빙냉 에 2N-염산  pH2.5에 조정 고 생  전물  여과, 물  척   건
조 여 제 물 0.84g  다.

[참고  8]

[2-(2- 미노-1,3-티 졸-4- )-2-[1-(1,5- 히드 시-4- -2- - 보닐 조 )-1- 틸에 시
미노]초산 염산염]

식 28
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