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(54) 페닐에탄올아민 유도체의 제조 방법

요약

내용 없음.

명세서

[발명의 명칭]

페닐에탄올아민 유도체의 제조 방법

[발명의 상세한 설명]

본 발명은 치료활성이 있는 새로운 화합물 및 그의 중간체의 제조방법에 관한 것이다. 상세히 말하자면, 
본 발명의 화합물은 기관지 진경작용이 있고, 여러 가지 유형의 가역적 방해 폐경증, 특히 천식증상의 
치료에 효과적이다. 이 화합물은 치료 효과의 연장, 부작용의 감소, 특히 심장 자극 효과를 감소시킨다. 
이 화합물은 또한 실질적인 기관지 팽창 효과를 나타낸다.

시중에  판매되는  약품보다  지속  기간이  긴  기관지  팽창제의  출현이  요망되는  실정에  있다. 
테르부탈린(terbutaline)이란 명칭의 다음 구조식을 가진 화합물,

은  현재  시판되고  있는  지속  기간이  긴  기관지  팽창제  중의  하나인데,  이  화합물은  미국  특허 
제4,011,258호에 기재되어 있으며, 6 내지 8시간의 치료 활성 지속 기간을 갖는다. 이 시간은 다년간의 
실험에 의하여 확인되었으며, 테르부탈린 약 2ng/ml의 혈청 농도가 필요한 치료 활성을 얻는데 필수적인 
화합물이라는  사실을  알게  됨으로써  정량분석이  가능하게  되었다  [희른볼라트와  그의 

공동연구자 , Europ J. Clin Pharmacol. 10  9-18(1976)].
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또 다른 시판되고 있는 장기간의 지속성 기관지 진경제는 다음 구조식의 살부타몰(salbutamol),

이 있는데, 이것은 테르부탈린과 거의 동등한 기관지 팽창 지속 기간을 갖는다.

지속 기간이 장기간인 기관지 진경제를 얻기 위한 연구는 여러가지 논문에 보고되어 있다. 그리하여, 죌

스(Z lss)는 약제학(Sci. Pharm.) 32 (1974) 2 76-92에서 그 당시 공지된 일정의 에탄올 아민의 에스테
르  유도체에  대하여  설명하였고,  미나토야(Minatoya)는  약제학과  실험적  치료학지(The  Journal  of 
Pharmacology and Experimental Theraputics) 제206권 제3호, 515-527에서 비톨테롤(bitolterol)이란 다
음 구조식의 화합물,

의 약리학적 특성을 설명하고 있다. 또한, 비톨레롤 화합물은 벨기에 특허 제748178호에 설명되어 있는
데, 살부타몰과 동등한 활성 지속 기간을 갖는다. 본 발명의 목적은 약효 지속 시간이 적어도 12시간인 
경구투여용 기관지 진경제를 얻고자 함에 있다.

본 발명에 의하면, 약효 지속 기간이 12시간 이상인 경구 투여용의 새로운 기관지 진경제로 사용되는 화
합물의 제조방법이 제공된다. 본 발명의 화합물은 테르부탈린의 모노 또는 디에스테르로서 심장혈관의 
부작용을 감소시킨다. 그러므로, 테르부탈린에 비하여 적은 변시 및 변력 효과를 나타낸다. 이 화합물은 
또한 고유 기관지의 팽창 효과를 나타낸다. 본 발명은 다음 구조식(Ⅰ)의 새로운 화합물 및 그의 염인 
제조 방법에 관한 것이다.

위 식에서, 로 구성된 군 중에서 선택되고, R
1

은 H 및 

R
2

로  구성된  군  중에서  선택되며,  R
2

는  (a) 

로  구성

된 군 중에서 선택되는데, 여기서 R
3

는 (a) H, (b) 로 구성된 군 중에서 

선택되고, R
4

는 (a) H 및 (b) 탄소원자 수가 1 내지 4개인 알킬기로 구성된 군 중에서 선택되며, R
5

는 탄
소 원자수가 1 내지 4개인 직쇄 또는 분지쇄의 알킬기이다.

상기 구조식(Ⅰ)의 모노 에스테르는 페닐기의 제3 또는 제5 위치에 에스테르화된 히드록시 치환체 하나
와 비에스테르화된 히드록시치환체를 지닌 화합물이며, 디에스테르는 상기 기본 구조에 에스테르화된 2
개의 히드록시기를 지닌 화합물이다. 
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R
1

기 및 R
2

기의 예로서는 다음과 같은 것들이 있다.
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본 발명의 화합물들의 예로서는 다음과 같은 것들이 있다.
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