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(54)   신규  1,2- 닐에탄 도체   안드 겐 체  과

(57)  약

본   식 1  시  1,2- 닐에탄 도체 , 또   약  허 가  염; 염

 건 에 , 끌게 가  질 과 아릴 가  포  탄  과 시  단계

 포 , 상  1,2- 닐에탄 도체  ;  상  1,2- 닐에탄 도체 , 또  

 약  허 가  염   포  안드 겐 체  질   또  료  약

에  것 다.

본  신규  1,2- 닐에탄 도체  안드 겐 체   과  억   므 ,

안드 겐 체  과 에   질  컨 , 리, 다 , 동 애, 여드    억 가

 과다 , 커 , 다낭포난 후 , 심 비 , 상심 질 , 상동맥질 , 암질   사

질   또  료에 사    것 다.
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특허청  

청  1 

 식 1 또  식 2  시  1,2- 닐에탄 도체 , 또   약  허 가  염:

[ 식 1]

[ 식 2]

상  식 1 또  식 2에 ,

R1  C1 내지 C4 드 시알킬(-(CH2)n1-1CH2OH) 또  C1 내지 C4 알 시알킬(-(CH2)n2COO(CH2)n3-1CH3);

R2  C1 내지 C4 알 (-COO(CH2)n4-1CH3), 시아 (-CN) 또  ;

R3  C1 내지 C4 알 (-COO(CH2)n5-1CH3) 또  시아 (-CN);

A  헤 원  포   고리 또  ;

상  A에  R4 내지 R8  각각 독립  원 (-H), 겐원 (-X, X=F, Cl, Br, I), 니트 (-NO2), C1

내지 C4 알 시(-O(CH2)n6-1CH3), C1 내지 C4 알킬(-(CH2)n7-1CH3);

R9  C2 내지 C4 드 시알킬(-(CH2)n11-1CH2OH) 또  C1 내지 C4 알 시알킬(-(CH2)n9COO(CH2)n10-1CH3) ;

상  n1 내지 n10  각각 독립  1 내지 4  고, n11  2 내지 4  .

청  2 

1 에 어 ,

상  A가  ,

R4  R8  각각 독립  원 (-H), 겐원 (-X, X=F, Cl, Br, I), 니트 (-NO2); R5  R7  각각 독

립  원 (-H), C1 내지 C4 알 시(-O(CH2)n6'-1CH3), 염 원 (-Cl); R6  원 (-H), C1 내지 C4 알
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킬(-(CH2)n7'-1CH3), 겐원 (-X, X=F, Cl, Br, I), C1 내지 C4 알 시(-O(CH2)n6''-1CH3), 니트 (-NO2) , 상

 n6', n6''  n7'  각각 독립  1 내지 4   .

청  3 

2 에 어 ,

R1  드 시 틸 또  에타 시에틸(-(CH2)2COOCH2CH3);

R2  타 (-COOCH3), 시아 (-CN) 또  ;

R3  타 (-COOCH3) 또  시아 (-CN);

A  퓨 닐 또  ;

상  A에  R4  R8  각각 독립  원 (-H), 염 원 (-Cl), 니트 (-NO2); R5  R7  각각 독립

 원 (-H),  시(-OCH3),  염 원 (-Cl);  R6  원 (-H),  틸(-CH3),  겐원 (-X,  X=F,  Cl,

Br, I), 시(-CH3), 니트 (-NO2)  .

청  4 

3 에 어 ,

상  R3  주쇄골격에 여  또  에  것  .

청  5 

4 에 어 ,

2) 틸 2-(1-시아 -4- 드 시-2- 닐 틸) 에 트,

3) 4-(1-시아 -4- 드 시-2- 닐 틸) 니트릴,

4) 2-(1-시아 -4- 드 시-2- 닐 틸) 니트릴,

5) 틸 4-(1-시아 -4- 드 시-2- 닐 틸) 에 트,

6) (E)-1-에틸 7- 틸 6-(4-니트 닐)-5- 닐-2-헵 에 트,

7) (E)-7- 질 1-에틸 6-(4-니트 닐)-5- 닐-2-헵 에 트,

8) (E)-1-에틸 7- 틸 6-(4-니트 닐)-5-p- 릴-2-헵 에 트,

9) (E)-1-에틸 7- 틸 5-(4- 닐)-6-(4-니트 닐)-2-헵 에 트,

10) (E)-1-에틸 7- 틸 5-(2,3- 닐)-6-(4-니트 닐)-2-헵 에 트,

11) (E)-1-에틸 7- 틸 5-(4-브 닐)-6-(4-니트 닐)-2-헵 에 트,

12) (E)-1-에틸 7- 틸 5-(4- 루 닐)-6-(4-니트 닐)-2-헵 에 트,

13) (E)-1-에틸 7- 틸 5-(3- 시 닐)-6-(4-니트 닐)-2-헵 에 트,
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14) (E)-1-에틸 7- 틸 5-(3,4- 시 닐)-6-(4-니트 닐)-2-헵 에 트,

15) (E)-1-에틸 7- 틸 5-(2-니트 닐)-6-(4-니트 닐)-2-헵 에 트,

16) (E)-1-에틸 7- 틸 5,6-비 (4-니트 닐)-2-헵 에 트, 

17)  (E)-1-에틸 7- 틸 5-(2-퓨 닐)-6-(4-니트 닐)-2-헵 에 트    택  것

..

청  6 

염  건 에 , 끌게 가  질 과 아릴 가  포  탄  과 시

단계  포 ,  식 1   .

[ 식 1]

상  식 1에 ,

R1  C1 내지 C4 드 시알킬(-(CH2)n1-1CH2OH) 또  C1 내지 C4 알 시알킬(-(CH2)n2COO(CH2)n3-1CH3);

R2  C1 내지 C4 알 (-COO(CH2)n4-1CH3), 시아 (-CN) 또  ;

R3  니트 (-NO2), C1 내지 C4 알 (-COO(CH2)n5-1CH3) 또  시아 (-CN);

A  헤 원  포   고리 또  ;

상  A에  R4 내지 R8  각각 독립  원 (-H), 겐원 (-X, X=F, Cl, Br, I), 니트 (-NO2), C1

내지 C4 알 시(-O(CH2)n6-1CH3), C1 내지 C4 알킬(-(CH2)n7-1CH3) ;

상  n1 내지 n7  각각 독립  1 내지 4  .

청  7 

6 에 어 ,

상  끌게  아실  또  시아  것  .

청  8 

6 에 어 ,

간체  트   것  특징  .
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청  9 

 식 1  시  1,2- 닐에탄 도체 , 또   약  허 가  염  

포 , 안드 겐 체  억  통  리, 다 , 동 애, 여드    억 가 

과다 , 커 , 다낭포난 후 , 심 비 , 상심 질 , 상동맥질 ; 비만, 골 염, 2

당뇨병, 린 과   상지질    택  사 질 ;  암, 포

폐암, 고 암, 림 , 병, 식도암, 암, 암, 암, 내막암, 난 암, 신경계 암, 간암 

립 암    택  암질 ;    택  안드 겐 체  질

 또  료  약  .

[ 식 1]

상  식 1에 ,

R1  C1 내지 C4 드 시알킬(-(CH2)n1-1CH2OH) 또  C1 내지 C4 알 시알킬(-(CH2)n2COO(CH2)n3-1CH3);

R2  C1 내지 C4 알 (-COO(CH2)n4-1CH3), 시아 (-CN) 또  ;

R3  니트 (-NO2), C1 내지 C4 알 (-COO(CH2)n5-1CH3) 또  시아 (-CN);

A  헤 원  포   고리 또  ;

상  A에  R4 내지 R8  각각 독립  원 (-H), 겐원 (-X, X=F, Cl, Br, I), 니트 (-NO2), C1

내지 C4 알 시(-O(CH2)n6-1CH3), C1 내지 C4 알킬(-(CH2)n7-1CH3) ;

상  n1 내지 n7  각각 독립  1 내지 4  .

청  10 

삭

청  11 

삭

청  12 

삭

청  13 

삭
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   야

본   식 1  시  1,2- 닐에탄 도체 , 또   약  허 가  염; 염[0001]

 건 에 , 끌게 가  질 과 아릴 가  포  탄  과 시  단

계  포 , 상  1,2- 닐에탄 도체  ;  상  1,2- 닐에탄 도체  또

 약  허 가  염   포 , 안드 겐 체  억  통  안드 겐 체

 질   또  료  약  에  것 다.

 경  

사 질  사 후 , X 후  또  X신드 고도 다.  상동맥 심질 , 당뇨병, 상지질[0002]

 특  암질 과 결 었   험  가  복  사 상 애 후  린   에 

 생질   주  험  것   다. 러  사 질  미     약 25%에

 병   질  특  60  상  , 과체 거나 비만  사 들에  생빈도가 다. 사

질 에  린  심  역  ,  체 직  린에   어 포도당

 지 못 게  것  상  린  비만 나 지질 양 상 , 운동 나  

  생  것  알  , 또  과다  안드 겐 체    것  알  

다.

암  내 사망 원  1  차지   질  암  복   많  연 가 어 지만 아직 극복[0003]

지 못  난 병 , 포  지 못  생  질  악  양  지 다. 암에  포

통 가 게 열 고 여 악  양   신체   직  다.  직

 뿐만 아니  림 계 또   통  보다  곳 도 동   다. 암에   료

,    사  료 등  다. 그러나 러  다양  료  재 에도 고 암  

사망  감 지 않고 , 생  가  나  료에  것  보다 내시경 등에

 견  에 료   었  다.

암  포가 지 않아  계  병  직에  생빈도가 다  나 리 나 [0004]

톱과 같   없  죽  포 직  어  곳에 도 생   다. 러  암  생원  아직도

 진  없다. 그러나, 재 지 알 진 에 , 상  포  나 암 억  에 돌

연변 가 생겨  나타나  것  알  다. 그러나, 든 암  원  특    개  변 만 귀결

 것  아니다. 러  암질   암, 포  폐암, 고 암, 림 , 병, 식도암, 암, 암,

암, 내막암, 난 암, 신경계 암, 간암  립 암 등  안드 겐 체  과다   

생    보고   다.

편, 상  사  질   암질  원  알 진 안드 겐 체  포질에  안드 겐  몬 [0005]

 또  드  결 에  여  내  동   체  다. 안드

겐 체  게  체  매우   , 고 량  게 틴  안드 겐 체  차

단   다.  안드 겐  체  주      DNA-결  사 (DNA-binding

transcription factor)  나, 안드 겐 체  다  도 갖 다. 안드 겐에   

 남   달  지에 다.  여 과다  안드 겐 체   리, 다

, 동 애, 여드    억 가  과다 , 커 , 다낭포난 후 , 심 비 , 

상심 질   상동맥질  등     것  보고   다.

에 본 들  안드 겐 체  과다   억     개  여  연  [0006]

 결과, 신규  1,2- 닐에탄 도체  고 들  안드 겐 체   과

억    고 본  다.

 내
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결  과

본  나    식 1  시  1,2- 닐에탄 도체 , 또   약  허[0007]

가  염  공  것 다.

본  다   염  건 에 , 끌게 가  질 과 아릴 가  포  탄[0008]

 과 시  단계  포 , 상  1,2- 닐에탄 도체   공  것 다.

본  또 다   상  1,2- 닐에탄 도체 , 또   약  허 가  염  [0009]

 포 , 안드 겐 체  억  통  안드 겐 체  질   또  료  약  

 공  것 다.

과  결 단

상   달   나  양태 , 본   식 1  시  1,2- 닐에탄 도체 [0010]

, 또   약  허 가  염  공 다:

[ 식 1][0011]

[0012]

상  식 1에 ,[0013]

R1  C1 내지 C4 드 시알킬(-(CH2)n1-1CH2OH) 또  C1 내지 C4 알 시알킬(-(CH2)n2COO(CH2)n3-1CH3);[0014]

R2  C1 내지 C4 알 (-COO(CH2)n4-1CH3), 시아 (-CN) 또  ;[0015]

R3  니트 (-NO2), C1 내지 C4 알 (-COO(CH2)n5-1CH3) 또  시아 (-CN);[0016]

A  헤 원  포   고리 또  ;[0017]

상  A에  R4 내지 R8  각각 독립  원 (-H), 겐원 (-X, X=F, Cl, Br, I), 니트 (-NO2), C1[0018]

내지 C4 알 시(-O(CH2)n6-1CH3), C1 내지 C4 알킬(-(CH2)n7-1CH3) ;

상  n1 내지 n7  각각 독립  1 내지 4  .[0019]

직 게, 본  1,2- 닐에탄 도체  상  A가  , R4  R8  각각 독립[0020]

 원 (-H), 겐원 (-X, X=F, Cl, Br, I), 니트 (-NO2); R5  R7  각각 독립  원 (-H),

C1 내지 C4 알 시(-O(CH2)n6'-1CH3), 염 원 (-Cl); R6  원 (-H), C1 내지 C4 알킬(-(CH2)n7'-1CH3), 겐

원 (-X, X=F, Cl, Br, I), C1 내지 C4 알 시(-O(CH2)n6''-1CH3), 니트 (-NO2) , 상  n6', n6''  n7'  각각

독립  1 내지 4     다.
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보다 직 게  R1  드 시 틸 또  에타 시에틸(-(CH2)2COOCH2CH3); R2  타 (-COOCH3), 시아[0021]

(-CN) 또  ; R3  니트 (-NO2), 타 (-COOCH3) 또  시아 (-CN); A  퓨 닐 또

; 상  A에  R4  R8  각각 독립  원 (-H), 염 원 (-Cl), 니트 (-NO2); R5  R7

 각각 독립  원 (-H), 시(-OCH3), 염 원 (-Cl); R6  원 (-H), 틸(-CH3), 겐원

(-X, X=F, Cl, Br, I), 시(-CH3), 니트 (-NO2)    다.

, 상  R3  주쇄골격에 여  또  에  것  직 다.[0022]

직 게 상  식 1  시  ,[0023]

1) 5- 드 시-2-(2-니트 닐)-3- 닐 탄니드릴,[0024]

2) 틸 2-(1-시아 -4- 드 시-2- 닐 틸) 에 트,[0025]

3) 4-(1-시아 -4- 드 시-2- 닐 틸) 니트릴,[0026]

4) 2-(1-시아 -4- 드 시-2- 닐 틸) 니트릴,[0027]

5) 틸 4-(1-시아 -4- 드 시-2- 닐 틸) 에 트,[0028]

6) (E)-1-에틸 7- 틸 6-(4-니트 닐)-5- 닐-2-헵 에 트,[0029]

7) (E)-7- 질 1-에틸 6-(4-니트 닐)-5- 닐-2-헵 에 트,[0030]

8) (E)-1-에틸 7- 틸 6-(4-니트 닐)-5-p- 릴-2-헵 에 트,[0031]

9) (E)-1-에틸 7- 틸 5-(4- 닐)-6-(4-니트 닐)-2-헵 에 트,[0032]

10) (E)-1-에틸 7- 틸 5-(2,3- 닐)-6-(4-니트 닐)-2-헵 에 트,[0033]

11) (E)-1-에틸 7- 틸 5-(4-브 닐)-6-(4-니트 닐)-2-헵 에 트,[0034]

12) (E)-1-에틸 7- 틸 5-(4- 루 닐)-6-(4-니트 닐)-2-헵 에 트,[0035]

13) (E)-1-에틸 7- 틸 5-(3- 시 닐)-6-(4-니트 닐)-2-헵 에 트,[0036]

14) (E)-1-에틸 7- 틸 5-(3,4- 시 닐)-6-(4-니트 닐)-2-헵 에 트,[0037]

15) (E)-1-에틸 7- 틸 5-(2-니트 닐)-6-(4-니트 닐)-2-헵 에 트,[0038]

16) (E)-1-에틸 7- 틸 5,6-비 (4-니트 닐)-2-헵 에 트, 또  [0039]

17) (E)-1-에틸 7- 틸 5-(2-퓨 닐)-6-(4-니트 닐)-2-헵 에 트   다.[0040]

상  본 에   1 내지 17  각각   식  갖 다.[0041]
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[  10][0060]
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[  11][0062]
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[  12][0064]

[0065]
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[  14][0068]

[0069]

[  15][0070]

[0071]

[  16][0072]

[0073]

[  17][0074]

[0075]

상   식에  Me  틸 고, Et  에틸 다.[0076]

다  나  양태 , 본  염  건 에 , 끌게 가  질 과 아릴 가  포[0077]

 탄  과 시  단계  포 , 상  식 1    공 다.

상  끌게 가   질 과  아릴 가   포  탄  과   마  [0078]

(Michael reaction)에    다. 마   마  첨가 (Michael addition) 고도 ,

α,β-q 포  보닐 에  니 (carbanion; 탄 ) 또  다  체(nucleophile)
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 첨가 (nucleophilic addition) 다. 상   보다  주  게 트 첨가 (conjugate

addition)에 다. 탄 -탄  결   (mild formation)   가     나 다. 

체  ,  마  공여체(Michael  donor)  상에  결   염  여   끌게  것

직 다.

 본 에  식 1  시  1,2- 닐에탄 도체     식 1[0079]

 다.

[ 식 1][0080]

[0081]

본 에    식 2에 재   같  간체  탄 -탄  결 에  결[0082]

 태   포   다. 컨  R1  탄 -산  결  포   경우 상  간체  

트   다.

[ 식 2][0083]

[0084]

상  식 1  2에  B:  양  결    염  미 다.[0085]

직 게 상  끌게  아실  또  시아   다. 그러나, 상  끌게  에 지 않[0086]

, 상  끌게 가  탄   끌어들여 당 탄 에  양   여 염

건에  양  게 고 체  탄  어 마   진     

없  사   다.

상  "아실 (acyl group)"  산  포  산(oxoacid)  나 상  드 시  거[0087]

 도  다. 에  아실   복시산(IUPAC ; 알 )  도

다. , 알킬 (R)에 단 결  C=O 그룹  탄 -탄  단 결  연결 , 식 "RCO-"  시 다.

 에  어 나, 아실  원  폰산, 산과 같  다   산

 도   다. 가   열에  아실  보다  각에 결  결  연결  탄

 산 원  포 다.  알 진 아실  아 틸 드(CH3COCl)   드(C6H5COC

l)  같  아실 드가 다. 아실리움 양 (acylium cation) 공 원  취  들  다양

 질에 아실  결 시   우  시약 다. (R(C=O)R)  알 드(R(C=O)H)  같  아미드

(R(C=O)NR2)  에 (R(C=O)R') 또  아실  다.

상  "시아 (cyano group)"  삼 결 에  질 원 에 결  탄 원   다. 상  탄[0088]

원  단 결  통  다   가  결   다. 시아  원 에 결 여 시안

(hydrogen cyanide)  다. 또  시아  에 결 여 시안 (metal cyanide) , 알킬
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또  아릴 에 결 여 니트릴  다. 나아가  개  시아 가  직  결 여 시아

겐(cyanogen;  NCCN)   다. 시아   시안   간 공간(interstellar  space)에

견 었다. 

또  본   간체  트    다. 상  " 트(enolate)"  탄 -탄[0089]

결 에 연결  산   포  , 알 드 또  과 같  탄 -산  결  포

  염    생   생  트  상  안 여 주  

 간체  생 어 가   매개 다. 상  염  에  C=O 결 에  웃  탄 상

원 가 거 어  상  여   끌게   산 쪽  동 여 C=C 결

  산 원 가 다. 트    염  므  브뢴 드 산 리

건에  량  재   다. 트   산  탄 원 에 걸쳐 비편재 다. 3개 원

( ↔ = )에 걸  러   비편재 에  트  다  안 다.

상  트    염  드 시드(HO
-
), 시드, 에 시드, 시드 등  알 시드(RO

-
[0090]

), 움 드 드  리튬 아미드(lithium diisopropylamide; LDA) 등  나, 에 

지 않 다. 특 , LDA  강  염   개    체 애(steric hinderance)  

  지 않 므   염   나 다.

다  나  양태 , 본  상  식 1  시  1,2- 닐에탄 도체 , 또   약[0091]

 허 가  염   포 , 안드 겐 체  억  통  안드 겐 체  질

 또  료  약   공 다.

본  약   안드 겐 체  과  또  과다    질   또  료[0092]

에 과  사   다.

본  어 "안드 겐 체"  포질에  안드 겐  몬  또  드[0093]

결 에  여  내  동   체  다. 안드 겐 체  게  체  매

우   , 고 량  게 틴  안드 겐 체  차단   다. 안드 겐 체  주

    DNA-결  사 (DNA-binding transcription factor)  나, 안드

겐 체  다  도 갖 다. 안드 겐에    남   달  지에 

다.

 포에   안드 겐 체  직  상  , 다  포에   5-[0094]

알 - 원 에  안드 겐 체 에  재  아고니 트  드  

다.  볼 (wolffian duct) 내  차 안드 겐 체  몬  , 드

 생식동(urogenital sinus), 비뇨생식  결 (urogenital tubercle)  낭(hair follicles)  주

 안드 겐  몬 다. ,  주  남  차 징(primary sexual characteristics)

달에 주  여  편, 드  남  차 징에 여 다.

안드 겐 체   가지 (A  B)  갖 다. A (AR-A)  87 kDa  시험  내 단 질 에  N-말[0095]

단  단  태  지 , B (AR-B)  110 kDa  체   지 다.

질병과 여 상  안드 겐 체  과 거나 과다  나타내  경우 린  [0096]

 사 질    다고 보고 었다. 또  다양  암질 에  안드 겐 체가 과  것  보

고 었 , 에도 리, 다 , 동 애, 여드   커  등  남 몬과  다양  질

   보고   다.

본  상  식 1  시  1,2- 닐에탄 도체  약  허 가  염  태  재[0097]

  다. 염  약  허 가  리산(free acid)에   산 가염  다. 본 

 어 "약  허 가  염"  에게 비  비독 고   갖  도   염

에   식 1  시   운  시 지 않  상    든

 또   가염  미 다.
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산 가염  통상  ,  들어  과량  산 액에 시 고,  염    매, [0098]

 들어 탄 , 에탄 , 아  또  아 니트릴  사 여 시  다. 동 몰량    

 산 또  알 ( , 리  틸에 )  가열 고, 어  상   시  건 시 거나,

또   염   여과시킬  다.

, 리산  산과 산  사   , 산  염산, 산, 산, 질산, 주 산 등[0099]

사   고 산  탄 폰산, p- 루엔 폰산, 아 트산, 트리 루 아 트산, 말 산(maleic

acid),  신산,  살산,  산,  타 타 산,  마 산(fumaric  acid),  만 산,  산(propionic

acid), 연산(citric acid), 산(lactic acid), 리 산(glycollic acid), 루 산(gluconic acid), 갈

산, 루탐산, 루타 산(glutaric acid), 루쿠 산(glucuronic acid), 아 트산, 아 브산, 

본산, 닐릭산, 드 산(hydroiodic acid) 등  사   , 들에 지 않 다.

또 , 염  사 여 약  허 가  염  만들  다. 알 리 염 또  알 리 염 ,[0100]

 들어  과량  알 리  산  또  알 리  산  액 에 시 고, 비

 염  여과  후 여액  , 건 시  얻 다. , 염  특  나트 , , 또  염

 것  약상 나 들에  것  아니다. 또  에  염  알 리  또  알

리  염  당  염( , 질산 )과 시  얻   다.

상  식 1   약  허 가  염 , 달리 지시 지 않  , 식 1  에 재[0101]

  산  또  염   염  포 다.  들어, 약  허 가  염  드 시  나트

,   염 등  포   고, 아미  타 약  허 가  염  드 브 ,

산염,  산염, 산염,  산염,  산염, 아 트, 시 트, 시트 트, 타 트

트,  트,  만 트, 탄 포 트( 실 트)  p- 루엔 포 트( 실 트)  염 등  ,

당업계에 알 진 염   통 여   다.

본  1,2- 닐에탄 도체  염  약  허 가  염 , 1,2- 닐에탄 도체 [0102]

과  동등  안드 겐  체  억 과  나타내  1,2- 닐에탄  도체  염  없   사

가 다.

본  어 " "  본   여  안드 겐 체  질  생, 산  재  억[0103]

시 거나 지연시  든  미 고, " 료"  본   여  상  질  가 

거나 게 변경  든  미 다.

본  에   또  료    안드 겐 체  질  리, 다 , 동 애,[0104]

여드    억 가  과다 , 커 , 다낭포난 후 , 심 비 , 상심 질  

상동맥질   다. 또 , 비만, 골 염, 2  당뇨병, 린 과   상지질 과 같  사

질  또  암, 포  폐암, 고 암, 림 , 병, 식도암, 암, 암, 암, 내막암, 난

암, 신경계 암, 간암  립 암과 같  암질   다.

본    각각  사  에  맞게  통상  에   산 ,  과립 ,  ,  ,  탁 ,[0105]

에 , 시럽, 에어  등  경  , 균 주사 액  주사  등 다양  태  여 사   

, 경  여 거나 맥내, 복강내, , 직 ,  여 등  포  다양  경  통  여   

다.  러  에  포     담체,   또    ,  트 ,

, 비 , 만니 , 리 , 에리 리 , 말티 , , 아 시아 고 , 알지 트, 틴,  포

트,  실리 트, 룰 , 틸 룰 , 미 질 룰 , 폴리비닐 리돈, , 틸 드 시

에 트, 드 시 에 트, 탈 , 마그  아 트   등  들  다. 또 , 본 

  , 집 , , 습 , 료, ,  등  가  포   다.

경  여   고  에  , , 산 , 과립 ,  등  포 , 러  고   상[0106]

에 어도 나 상  ,  들  , 탄산 , , , 틴 등  여 

다. 또 , 단   에 마그  아 트, 탈  같  가 사   다.

경  액상  탁 , 내 액 , , 시럽  등  시   ,  사  단  [0107]

, 액체  에 여러 가지 ,  들  습 , 감미 , , 보  등  포   다.

비경  여   에  균  액 , 비 , 탁 , , 동결건  , 가 포 다.[0108]
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비 , 탁  리 , 폴리에틸 리 , 리브 과 같  식  , 에틸 트

같  주사 가

에  등  사   다.   , 마 골, 트 61. 지, 우린지, 리[0109]

틴 등  사   다. 편, 주사 에  , 등 , 탁 , , 안 ,  등과 같

 첨가 가 포   다.

본   약   양  여 다. 본  어 "약   양"   [0110]

료에  가  리  / 험 비  질  료 에   지 않  도  양

미 , 량   건강상태, 질  , 도, 약  , 약 에  민감도, 여 

, 여 시간, 여 경    비 , 료 간,  또  동시 사  약  포    타 

 야에  알 진 에  결   다. 본   개별 료  여 거나 다  료

 병 여 여   고,  료  차  또  동시에 여   , 단  또  다  여

  다. 상  들   고 여  없   양   과  얻    양  여

 것  ,  당업 에  게 결   다.

체 , 본  에   량   나 , 별, 체 에  달 질  , [0111]

 체  kg 당 1 내지 10 mg, 직 게  1 내지 5 mg  매  또  격  여 거나 1  1 내지 3

나 어 여   다. 그러나, 여 경 , 질병  도, 별, 체 , 연  등에  감   므

상  여량  어  도 본    것  아니다.

본  또  상  식 1  시  1,2- 닐에탄 도체  또   약  허 가  염[0112]

    개체에게 여  단계  포 , 개체에게  안드 겐 체  질   또

료   공 다.

본  어 "개체" , 상  암  거나 병    간  포  원 , , 말, 양, 돼지,[0113]

닭, , , 고양 , 개, 마우 , , 끼 또  니아 그  포  든 동  미 고, 본 

 약   개체에게 여  상  질  과   또  료   다. 본  약

   료  병 여 여   다.

본  어 " 여" ,    에게  질  공  것  미 , 본 [0114]

 여 경   직에 도달     어   경  통 여 여   다. 복강내

여, 맥내 여, 근 내 여,  여, 내 여, 경  여,  여, 비내 여, 폐내 여, 직 내

여   나, 에 지  않 다. 또 , 본  약    질   포  동

   에  여  도 다. 직  여 식   맥 주사 ,  주사 , 내

주사 , 근  주사 ,  주사  등 다. 주사  생리식염액, 링겔액 등   , 식 , 고  지 산

에 ( , 산에  등), 알  ( , 에탄 , 질알 , 리 , 리 린 등) 등  비

  등  여   고, 변질 지   안 ( , 아 빈산, 아 산 나트 , 

아 산나트 , BHA, , EDTA 등), , pH   , 미생   지   보

( , 질산 닐 , 살, 염 , , , 질알  등) 등  약  담체  포   

다.

본 에  과 결 여 사  " 료   양"  어  상 질   또  료[0115]

  1,2- 닐에탄 도체 , 또   약  허 가  염  양  미 다.

본  약    또  료 고   질  에 ,  1,2- 닐에탄 [0116]

도체 , 또   약  허 가  염  공지  각 질   또  료에 사  공지

약  가  포   다. 컨 , 암질   또  료에 사  경우  1,2- 닐

에탄 도체 , 또   약  허 가  염 에 공지  암  가  포   고, 

들 질  료   공지  다  료  병   다. 다  료에  , 사  료, 몬 

료, 골  식, - 포 체 료, 다  생  료, 역 료 등  포 지만, 에  것  아니

다.

본  약  에 포    암  시에  DNA 알킬 (DNA alkylating agents)  [0117]

에타민(mechloethamine),  (chlorambucil),  닐알 닌(phenylalanine),  타드(mustard),  사
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포 미드(cyclophosphamide),  포 미드(ifosfamide),  틴(carmustine:  BCNU),  틴

(lomustine:  CCNU),  트 신(streptozotocin),  (busulfan),  티 (thiotepa),  시 틴

(cisplatin)   보 틴(carboplatin);  암  생 (anti-cancer  antibiotics)  닥티 마 신

(dactinomycin: actinomycin D), 독 루비신(doxorubicin: adriamycin), 다우 루비신(daunorubicin), 다루

비신(idarubicin),  미 산트 (mitoxantrone), 리 마 신(plicamycin), 마 마 신 C(mitomycin C) 

블 마 신(bleomycin);   식  알 드(plant  alkaloids)  빈 리 틴(vincristine),  빈블 틴

(vinblastine),  리탁 (paclitaxel),  도 탁 (docetaxel),  에 포시드(etoposide),  니포시드

(teniposide), 포 (topotecan)  리도 (iridotecan) 등  포 지만, 에  것  아니다.

또 나  양태 , 본  식 1  시  1,2- 닐에탄 도체  또   약  허[0118]

가  염   포  안드 겐 체  질   또  개  식   공 다.

상    에 식  허 가  식 보 첨가  포   다.[0119]

본 에  사  어 "식 보 첨가 "  식 에 보  첨가    미 , 각 [0120]

 건강 식   첨가  것  당업 가  택 여 사   다. 식 보 첨가

  여러 가지 양 , 비타민, ( 질),  미   천연 미  등  미 , 착색   진

, 트산  그  염, 알 산  그  염, 산, 보  드 , pH , 안 , ,

리 린, 알 , 탄산 료에 사  탄산  등  포 지만, 상  들에  본  식 보 첨가

 가  것  아니다.

본  식  에  건강 식  포   다. 본 에  사  어 "건강 식 "  [0121]

체에   가진 원료나  사 여 , , 말, 과립, 액상   등  태   

가공  식  말 다. 여  ' '   체    에 여 양  거나 생리

 등과 같  보건 도에  과  얻  것  미 다. 본  건강 식  당 업계에  통상

 사  에 여 가 , 상  시에  당 업계에  통상  첨가  원료  

첨가 여   다. 또  상  건강 식   또  건강 식    없

  다. 본  식   다양  태     ,  약 과  달리 식

 원료  여 약   복  시 생     등  없   고,  뛰어나, 본 

 건강 식  암  또  사 질  료  등  과  진시   보  취가 가 다.

 과

본  신규  1,2- 닐에탄 도체  안드 겐 체   과  억   므 ,[0122]

안드 겐 체  과 에   질  컨 , 리, 다 , 동 애, 여드    억

가  과다 , 커 , 다낭포난 후 , 심 비 , 상심 질 , 상동맥질 , 암질  

사 질   또  료에 사    것 다.

 실시   체  내

, 실시  통 여 본  욱 상  고  다. 들 실시  지 본  보다 체[0123]

   것 , 본  가 들 실시 에   것  아니다.

실시  1: 1,2- 닐에탄 도체  [0124]

1.1. 5- 드 시-2-(2-니트 닐)-3- 닐 탄니드릴  [0125]

(E)-신남알 드((E)-cinnamaldehyde;  33  mg,  0.25  mmol)에 닐 리  TMS  에 (diphenylprolinol[0126]

TMS ether) 매(8 mg, 0.025 mmol)  첨가 고, 탄 (0.8 ml)  가  후, 4-니트 산(4-nitrobenzoic
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acid; 4 mg, 0.025 mmol)  가 다. 어 , 2-(2-니트 닐)아 니트릴(49 mg, 0.30 mmol)  첨가 고

24시간 동안  후, 30% 에틸아 트/헥산  실리 겔 마 그  여 주 생  리

여 득  후,  에탄 (1 ml)에 고, 0℃에  듐보 드 드(1.0 mmol)  첨가 다. 상  

 30  동안  후,  첨가 여  결 고   에틸 트  고, 

산나트  건 고 여과, 감압  후 40% 에틸아 트/헥산 실리 겔 컬럼 마 그  

여  1  득 다(  80%).

1
H NMR (400 MHz, CDCl3) : δ 8.07 (d, J=8.4 Hz, 2H), 7.38-7.55 (m, 2H), 7.00-7.31 (m, 5H), 5.22 (d,[0127]

J=5.6 Hz, 1H), 3.82 (ddd, J=2.8, 6.0, 8.8 Hz, 1H), 3.78-3.83 (m, 2H), 2.22-2.30 (m, 2H).

1.2. 틸 2-(1-시아 -4- 드 시-2- 닐 틸) 에 트(  2)  [0128]

질  2-(2-니트 닐)아 니트릴 신에 틸 2-(시아 틸) 에 트  사  것  고[0129]

상  1.1.과 동    2  득 다(  56%).

1
H NMR (400 MHz, CDCl3) : δ 7.05-7.61 (m, 9H), 5.60 (d, J=6.4 Hz, 1H), 3.97 (s, 3H), 3.74-3.87 (m,[0130]

3H), 2.24-2.32 (m, 2H).

1.3. 4-(1-시아 -4- 드 시-2- 닐 틸) 니트릴(  3)  [0131]

질  2-(2-니트 닐)아 니트릴 신에 4-(시아 틸) 니트릴  사  것  고  상[0132]

1.1.과 동    3  득 다(  67%).

1
H NMR (400 MHz, CDCl3) : δ 7.56 (d, J=8.4 Hz, 2H), 6.93-7.29 (m, 7H), 5.22 (d, J=5.6 Hz, 1H), 3.65-[0133]

3.63 (m, 2H), 3.30-3.37 (m, 2H), 2.30-2.37 (m, 2H).

1.4. 2-(1-시아 -4- 드 시-2- 닐 틸) 니트릴(  4)  [0134]

질  2-(2-니트 닐)아 니트릴 신에 2-(시아 틸) 니트릴  사  것  고  상[0135]

1.1.과 동    4  득 다(  85%).

1
H NMR (400 MHz, CDCl3) : δ 7.06-7.44 (m, 9H), 4.71 (d, J=8.0 Hz, 1H), 3.65-3.83 (m, 3H), 2.25-2.33[0136]

(m, 2H).

1.5. 틸 4-(1-시아 -4- 드 시-2- 닐 틸) 에 트(  5)  [0137]

질  2-(2-니트 닐)아 니트릴 신에 틸 4-(시아 틸) 에 트  사  것  고[0138]

상  1.1.과 동    5  득 다(  77%).

1
H NMR (400 MHz, CDCl3) : δ 7.94 (d, J=8.4 Hz, 2H), 6.97-7.29 (m, 5H), 6.98 (d, J=7.2 Hz, 2H), 4.13-[0139]

4.43 (m, 2H), 3.97 (s, 3H), 3.72-3.81 (m, 2H), 2.22-2.30 (m, 2H).

1.6. (E)-1-에틸 7- 틸 6-(4-니트 닐)-5- 닐-2-헵 에 트(  6)  [0140]

(E)-신남알 드(33 mg, 0.25 mmol)에 닐 리  TMS 에  매(8 mg, 0.025 mmol)  첨가 고, [0141]

탄 (0.8 ml)  가  후, 4-니트 산(4 mg, 0.025 mmol)  가 다. 어 , 틸 2-(4-니트 닐)아

트(56 mg, 0.30 mmol)  첨가 고 48시간 동안  후, 30% 에틸아 트/헥산  실리 겔 마

그  여 주 생  리 여 득  후,  탄(1 ml)에 고, 에틸(트리 닐포 포

닐리 )아 트(0.50 mmol)  첨가 다. 상   3  동안  후,  첨가 여  결
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고   에틸 트  고, 산나트  건 고 여과, 감압  후 20% 에틸

아 트/헥산 실리 겔 컬럼 마 그  여  6  득 다(  75%).

1
H NMR (400 MHz, CDCl3) : δ 8.25 (d, J=8.8 Hz, 2H), 7.65 (d, J=8.8 Hz, 2H), 7.29-7.38 (m, 6H), 5.77[0142]

(d, J=15.6 Hz, 1H), 4.19 (q, J=7.2 Hz, 2H) 3.78-4.01 (m, 2H), 3.52 (s, 3H), 2.48-2.78 (m, 2H), 1.24

(t, J=7.2 Hz, 3H).

1.7. (E)-7- 질 1-에틸 6-(4-니트 닐)-5- 닐-2-헵 에 트(  7)  [0143]

질  틸 2-(4-니트 닐)아 트 신에 질 2-(4-니트 닐)아 트  사  것  [0144]

고  상  1.6.과 동    7  득 다(  40%).

1
H NMR (400 MHz, CDCl3) : δ 8.22 (d, J=8.8 Hz, 2H), 7.64 (d, J=8.8 Hz, 2H), 7.21-7.58 (m, 11H), 5.74[0145]

(d, J=15.2 Hz, 1H), 4.73 (s, 2H), 4.22 (q, J=7.6 Hz, 2H), 3.72-3.98 (m, 2H), 2.39-2.76 (m, 2H), 1.24

(t, J=7.6 Hz, 3H).

1.8. (E)-1-에틸 7- 틸 6-(4-니트 닐)-5-p- 릴-2-헵 에 트(  8)  [0146]

질  (E)-신남알 드 신에 (E)-3-p- 릴아트릴알 드  사  것  고  상  1.6.과[0147]

동    8  득 다(  82%).

1
H NMR (400 MHz, CDCl3) : δ 8.23 (d, J=8.8 Hz, 2H), 7.63 (d, J=8.8 Hz, 2H), 7.12-7.34 (m, 5H), 5.78[0148]

(d, J=15.6 Hz, 1H), 4.17 (q, J=7.2 Hz, 2H) 3.76-4.02 (m, 2H), 3.50 (s, 3H), 2.48-2.78 (m, 2H), 2.35

(s, 3H), 1.24 (t, J=7.2 Hz, 3H).

1.9. (E)-1-에틸 7- 틸 5-(4- 닐)-6-(4-니트 닐)-2-헵 에 트(  9)  [0149]

질  (E)-신남알 드 신에 (E)-3-(4- 닐)아 릴알 드  사  것  고  상[0150]

 1.6.과 동    9  득 다(  89%).

1
H NMR (400 MHz, CDCl3) : δ 8.24 (d, J=8.8 Hz, 2H), 7.62 (d, J=8.8 Hz, 2H), 7.19-7.32 (m, 5H), 5.78[0151]

(d, J=15.6 Hz, 1H), 4.20 (q, J=7.2 Hz, 2H) 3.75-4.00 (m, 2H), 3.53 (s, 3H), 2.52-2.66 (m, 2H), 1.28

(t, J=7.2 Hz, 3H).

1.10. (E)-1-에틸 7- 틸 5-(2,3- 닐)-6-(4-니트 닐)-2-헵 에 트(  10)  [0152]

질  (E)-신남알 드 신에 (E)-3-(3,4- 닐)아 릴알 드  사  것  고[0153]

상  1.6.과 동    10  득 다(  87%).

1
H NMR (400 MHz, CDCl3) : δ 8.04 (d, J=8.8 Hz, 2H), 7.18-7.45 (m, 6H), 5.74 (d, J=15.2 Hz, 1H), 4.24[0154]

(q, J=7.6 Hz, 2H) 3.75-4.00 (m, 2H), 3.50 (s, 3H), 2.50-2.65 (m, 2H), 1.28 (t, J=7.6 Hz, 3H).

1.11. (E)-1-에틸 7- 틸 5-(4-브 닐)-6-(4-니트 닐)-2-헵 에 트(  11)  [0155]

질  (E)-신남알 드 신에 (E)-3-(4-브 닐)아 릴알 드  사  것  고  상[0156]

 1.6.과 동    11  득 다(  68%).

1
H NMR (400 MHz, CDCl3) : δ 8.24 (d, J=8.8 Hz, 2H), 7.62 (d, J=8.8 Hz, 2H), 7.17-7.30 (m, 5H), 5.75[0157]

(d, J=15.2 Hz, 1H), 4.24 (q, J=7.2 Hz, 2H) 3.74-4.05 (m, 2H), 3.51 (s, 3H), 2.52-2.69 (m, 2H), 1.27
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(t, J=7.2 Hz, 3H).

1.12. (E)-1-에틸 7- 틸 5-(4- 루 닐)-6-(4-니트 닐)-2-헵 에 트(  12)  [0158]

질  (E)-신남알 드  신에 (E)-3-(4- 루 닐)아 릴알 드  사  것  고[0159]

상  1.6.과 동    12  득 다(  52%).

1
H NMR (400 MHz, CDCl3) : δ 8.24 (d, J=8.4 Hz, 2H), 6.94-7.28 (m, 7H), 5.80 (d, J=15.6 Hz, 1H), 4.18[0160]

(q, J=7.2 Hz, 2H) 3.68-3.98 (m, 2H), 3.47 (s, 3H), 2.52-2.69 (m, 2H), 1.28 (t, J=7.2 Hz, 3H).

1.13. (E)-1-에틸 7- 틸 5-(3- 시 닐)-6-(4-니트 닐)-2-헵 에 트(  13)  [0161]

질  (E)-신남알 드 신에 (E)-3-(3- 시 닐)아 릴알 드  사  것  고  상[0162]

 1.6.과 동    13  득 다(  76%).

1
H NMR (400 MHz, CDCl3) : δ 8.23 (d, J=8.8 Hz, 2H), 7.63 (d, J=8.8 Hz, 2H), 7.25 (s, 1H), 6.78-7.20[0163]

(m, 4H), 5.74 (d, J=14.8 Hz, 1H), 4.23 (q, J=7.6 Hz, 2H) 3.70-4.01 (m, 2H), 3.56 (s, 3H), 2.53-2.69

(m, 2H), 1.24 (t, J=7.6 Hz, 3H).

1.14. (E)-1-에틸 7- 틸 5-(3,4- 시 닐)-6-(4-니트 닐)-2-헵 에 트(  14)  [0164]

질  (E)-신남알 드 신에 (E)-3-(3,4- 시 닐)아 릴알 드  사  것  고[0165]

상  1.6.과 동    14  득 다(  79%).

1
H NMR (400 MHz, CDCl3) : δ 8.23 (d, J=8.8 Hz, 2H), 7.63 (d, J=8.8 Hz, 2H), 6.77-7.22 (m, 2H),  6.45-[0166]

7.54 (m, 2H), 5.78 (d, J=15.2 Hz, 1H), 4.21 (q, J=7.2 Hz, 2H) 3.72-4.04 (m, 2H), 3.55 (s, 3H), 2.48-

2.68 (m, 2H), 1.23 (t, J=7.2 Hz, 3H).

1.15. (E)-1-에틸 7- 틸 5-(2-니트 닐)-6-(4-니트 닐)-2-헵 에 트(  15)  [0167]

질  (E)-신남알 드 신에 (E)-3-(2-니트 닐)아 릴알 드  사  것  고  상[0168]

 1.6.과 동    15  득 다(  79%).

1
H NMR (400 MHz, CDCl3) : δ 8.03 (d, J=8.8 Hz, 2H), 7.19-7.6 (m, 7H), 5.73 (d, J=15.6 Hz, 1H), 4.22[0169]

(q, J=7.6 Hz, 2H) 3.68-4.05 (m, 2H), 3.54 (s, 3H), 2.52-2.72 (m, 2H), 1.20 (t, J=7.6 Hz, 3H).

1.16. (E)-1-에틸 7- 틸 5,6-비 (4-니트 닐)-2-헵 에 트(  16)  [0170]

질  (E)-신남알 드 신에 (E)-3-(4-니트 닐)아 릴알 드  사  것  고  상[0171]

 1.6.과 동    16  득 다(  89%).

1
H NMR (400 MHz, CDCl3) : δ 8.22 (d, J=8.8 Hz, 2H), 8.20 (d, J=8.8 Hz, 2H), 7.14-7.32 (m, 4H),  5.76[0172]

(d, J=15.6 Hz, 1H), 4.24 (q, J=7.2 Hz, 2H) 3.70-4.04 (m, 2H), 3.53 (s, 3H), 2.47-2.69 (m, 2H), 1.24

(t, J=7.2 Hz, 3H).

1.17. (E)-1-에틸 7- 틸 5-(2-퓨 닐)-6-(4-니트 닐)-2-헵 에 트(  17)  [0173]

질  (E)-신남알 드 신에 (E)-3-(퓨 -2- )아 릴알 드  사  것  고  상[0174]

1.6.과 동    17  득 다(  85%).
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1
H NMR (400 MHz, CDCl3) : δ 8.08 (d, J=8.8 Hz, 2H), 7.32 (d, J=8.8 Hz, 2H), 7.14-7.30 (m, 2H),  5.75-[0175]

6.08  (m,  3H),  4.25  (q,  J=7.2  Hz,  2H)  3.72-4.07  (m,  2H),  3.54  (s,  3H),  2.52-2.68  (m, 2H),  1.23 (t,

J=7.2 Hz, 3H).

실시  2: 1,2- 닐에탄 도체  안드 겐 체 억[0176]

상  실시  1에   본  1,2- 틸에탄 도체 들  안드 겐 체 과  [0177]

여 리포   실시 다.  , 립  암 포  LNCap 포  티 러  시  여

안드 겐 체 루시  리포   감염시   포  사 다. 상   포  96웰 

트  각 웰 당 1×10
4
 포  도  주 여 루 동안 양  후,   1-1  1-2에 나타난 17개 

 각각 10 μM 도  24시간 동안 처리 고, 리포   다. 각 웰  포  RIPA 

여 시  후, 포  루시   여  1-1  1-2에 나타내었다. (%)  상

   다. 3  독립  리포   통  평균± 편차  나타내었다.

[  1-1][0178]

[0179]
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[  1-2][0180]

[0181]

그 결과, 상   1-1 내지 1-2에 나타난  같 , 17   가 안드 겐   [0182]

, 특   4   들에  루시   70%  었 , 나아가  6 내

지 17  30% 미만  었다. ,  같  결과  상  본 에  17  신규  

립  암 포  LNCap 포에  안드 겐 체   억   므 , 안드 겐 체  과  또

 과다 에     질   또  료에 게 사    암시 다.
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