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심사청구 : 없음

(54) 메타보트로픽 글루타메이트 수용체-5의 조절제로서[1,2,4]옥사디아졸

명세서

기술분야

본 발명은 신규 부류의 화합물, 상기 화합물을 포함하는 약학 제형물 및 치료에서 상기 화합물의 용도에 관한 것이다. 본
발명은 또한 상기 화합물의 제조 방법 및 거기에서 제조된 신규 중간체에 관한 것이다.

배경기술

글루타메이트는 포유동물 중추신경계(CNS)에서 주요한 흥분성 신경전달물질이다. 글루타메이트는 세포 표면 수용체에
결합하여 활성화시킴으로써 중추 뉴런에 이의 효과를 나타낸다. 상기 수용체는 수용체 단백질의 구조적 특징, 수용체가 신
호를 세포로 변환시키는 수단, 및 약리학적 프로필에 기초하여 2개의 주요한 부류인 이오노트로픽(ionotropic) 및 메타보
트로픽(metabotropic) 글루타메이트 수용체로 나누어진다.

메타보트로픽 글루타메이트 수용체(mGluR)는 글루타메이트의 결합이 뒤따르는 다양한 세포내 2차 전달자 시스템을 활성
화시키는 G 단백질 관련된 수용체이다. 본래의 포유동물 뉴런에서 mGluR의 활성화는 하나 이상의 하기 반응을 유도한다:
포스포리파아제 C의 활성화; 포스포이노시티드(PI) 가수분해의 증가; 세포내 칼슘 방출; 포스포리파아제 D의 활성화; 아데
닐 시클라아제의 활성화 또는 저해; 시클릭 아데노신 모노포스페이트(cAMP)의 형성의 증가 또는 감소; 구아닐릴 시클라
아제의 활성화; 시클릭 구아노신 모노포스페이트(cGMP)의 형성의 증가 ; 포스포리파아제 A2의 활성화; 아라키돈산 방출

의 증가; 및 전압- 및 리간드 의존성(ligand-gated) 이온 채널의 활성에서 증가 또는 감소. Schoepp et al., Trends
Pharmacol. Sci. 14 : 13 (1993), Schoepp, Neurochem. Int. 24:439(1994), Pin et al., Neuropharmacoligy
34:1(1995), Bordi and Ugolini, Prog. Neurobiol. 59:55(1999).

분자 클로닝은 mGluR1 내지 mGluR8로 명명되는 8개의 특이한 mGluR 서브타입을 확인하였다. Nakanishi, Neuron
13:1031(1994), Pin at al., Neuropharmacoligy 34:1(1995), Knopfel et al., J. Med. Chem. 38 : 1417(1995). 추가의
수용체 다양성은 특정 mGluR 서브타입의 대안적으로 스플라이싱된 형태의 발현을 통해 일어난다. Pin et al., PNAS 89:
10331 (1992), Minakami et al., BBRC 199: 1136 (1994), Joly et al., J. Neurosci. 15: 3970 (1995).

메타보트로픽 글루타메이트 수용체 서브타입은 아미노산 서열 상동성, 상기 수용체에 의해 이용되는 2차 전달자 시스템,
및 이의 약리학적 특성에 기초하여, 3개의 그룹인 그룹 I, 그룹 II, 및 그룹 III mGluR로 분류된다.

그룹 I mGluR은 mGluRl, mGluR5 및 이의 대안적으로 스플라이싱된 변이체를 포함한다. 이들 수용체에 작동제(agonist)
의 결합은 포스포리파아제 C의 활성화 및 이은 세포내 칼슘의 유동을 초래한다.

그룹 I mGluR의 생리학적 역할을 밝히는 시도는 상기 수용체의 활성화가 뉴런 흥분을 야기한다는 것을 제안한다. 다양한
연구는 그룹 I mGluR 작동제가 해마, 대뇌피질, 소뇌 및 시상뿐만 아니라 기타 CNS 영역에서 뉴런에 적용시 시냅스후 흥
분을 일으킬 수 있다는 것을 증명하였다. 증거는 상기 흥분이 시냅스후 mGluR의 직접적인 활성화에 기인한다는 것을 나타
내나, 또한 시냅스전 mGluR의 활성화는 증가된 신경전달물질 방출을 초래하면서 일어난다는 것이 제안되었다. Baskys,
Trends Pharmacol. Sci. 15: 92 (1992), Schoepp, Neurochem. Int. 24: 439 (1994), Pin et al., Neuropharmacology
34: 1(1995), Watkins et al., Trends Pharmacol. Sci. 15: 33(1994).

메타보트로픽 글루타메이트 수용체는 포유동물 CNS에서 수 많은 정상적인 과정에 관여한다. mGluR의 활성화는 해마의
장기간 강화 및 대뇌의 장기간 저하의 유도에 필요하다고 알려져 있다. Bashir et al., Nature 363: 347(1993), Bortolotto
et al., Nature 368: 740 (1994), Aiba et al., Cell 79: 365 (1994), Aiba et al., Cell 79: 377 (1994). 통증 및 무통각에서
mGluR 활성화의 역할은 또한 증명되었다. Meller et al., Neuroreport 4:879 (1993), Bordi and Ugolini, Brain Res.
871: 223 (1999). 또한, mGluR 활성화는 시냅스 전달, 뉴런 발생, 아폽토시스 뉴런 사멸, 시냅스 적응성, 공간 학습, 후각
기억, 심장 활성의 중앙 제어, 걷기, 모터 제어 및 전정안구반사의 조절을 포함하는 다양한 기타 정상적인 과정에 조절 역
할을 하는 것으로 제안되었다. Nakanishi, Neuron 13: 1031 (1994), Pin et al., Neuropharinacology 34: 1, Knopfel et
al., J. Med. Chem. 38: 1417 (1995).

또한, 그룹 I 메타보트로픽 글루타메이트 수용체, 특히 mGluR5는 다양한 병리생리학적 과정 및 CNS에 영향을 주는 질환
에 역할을 하는 것으로 제안되었다. 이에는 발작, 두부 외상, 무산소 및 허혈 손상, 혈당감소증, 간질, 신경쇠약 질환, 예를
들면 알츠하이머 질환 및 통증이 포함된다. Schoepp et al., Trends Pharmacol. Sci. 14: 13 (1993), Cunningham et al.,
Life Sci. 54: 135 (1994), Hollman et al., Ann. Rev. Neurosci. 17: 31 (1994), Pin et al., Neuropharmacology 34: 1
(1995), Knopfel et al., J. Med. Chem. 38: 1417 (1995), Spooren et al., Trends Pharmacol. Sci. 22:331 (2001),
Gasparini et al. Cure. Opin. Pharmacol. 2: 43 (2002), Neugebauer Pain 98: 1 (2002). 상기 조건에서 많은 병리는
CNS 뉴런의 과도한 글루타메이트 유도된 흥분에 기인한 것으로 생각된다. 그룹 I mGluR은 시냅스후 기작 및 증가된 시냅
스전 글루타메이트 방출을 통해 글루타메이트 매개된 뉴런 흥분을 증가시키기 때문에, 이의 활성화는 아마도 병리학에 기
여한다. 따라서, 그룹 I mGluR 수용체의 선택적인 길항제는 구체적으로 신경보호제, 진통제 또는 항경련제로서 치료학적
으로 유익할 수 있었다.
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일반적으로 메타보트로픽 글루타메이트 수용체, 특히 그룹 I의 신경생리학적 역할의 해명에서 최근의 진전은 상기 수용체
를 급성 및 만성 신경성 및 정신성 질환 및 만성 및 급성 통증 질환의 치료에서 가능성 있는 약물 표적으로서 확립하였다.
이의 생리학적 및 병리생리학적 중요성 때문에, mGluR 서브타입, 특히 그룹 I 수용체 서브타입, 가장 특히 mGluR5 서브타
입에 대해 높은 선택성을 나타내는 신규한 강력한 mGluR 작동제 및 길항제에 대한 요구가 존재한다.

본 발명의 목적은 메타보트로픽 글루타메이트 수용체(mGluR), 특히 mGluR5 수용체에서 활성을 나타내는 화합물을 제공
하는 것이다.

발명의 상세한 설명

발명의 요약

본 발명은 하기 화학식 Ia의 화합물, 또는 이의 염을 제공한다:

화학식 Ia

[식 중,

P 는 수소, C3-7알킬 또는 C, N, O 및 S로부터 독립적으로 선택된 하나 이상의 원자를 포함하고, C, N, O 및 S로 구성된 군

으로부터 독립적으로 선택된 하나 이상의 원자를 포함하는 5- 또는 6-원 고리와 임의로 융합될 수 있는 3- 내지 8-원 고
리로 구성된 군으로부터 선택되며;

R1 은 수소, 히드록시, 할로, 니트로, C1-6알킬할로, OC1-6알킬할로, C 1-6알킬, OC1-6알킬, C2-6알케닐, OC2-6알케닐,

C2-6알키닐, OC 2-6알키닐, C0-6알킬C3-6시클로알킬, OC0-6알킬C3-6시클로알킬, C0-6알킬아릴, OC0-6알킬아릴, CHO,

(CO)R5, O(CO)R5, O(CO)OR5, O(CN)OR5, C1-6알킬OR
5, OC2-6알킬OR

5, C1-6알킬(CO)R
5, OC1-6알킬(CO)R

5 , C0-6알

킬CO2R
5, OC1-6알킬CO2R

5, C0-6알킬시아노, OC2-6알킬시아노, C0-6알킬NR
5R6, OC2-6알킬NR

5R6, C1-6알킬

(CO)NR5R6, OC1-6알킬(CO)NR
5R6, C0-6알킬NR

5(CO)R6, OC2-6알킬NR
5(CO)R6, C0-6알킬NR

5(CO)NR5R6, C0-6알킬

SR5 , OC2-6알킬SR
5, C0-6알킬(SO)R

5, OC2-6알킬(SO)R
5, C0-6알킬SO2R

5, OC2-6알킬SO2R
5, C0-6 알킬(SO2)NR

5R6,

OC2-6알킬(SO2)NR
5R6,C0-6알킬NR

5(SO2)R
6, OC2-6알킬NR

5(SO2)R
6, C0-6알킬NR

5(SO 2)NR
5R6, OC2-6알킬

NR5(SO2)NR
5R6, (CO)NR5R6, O(CO)NR5R6, NR5OR6, C0-6알킬NR

5(CO)OR 6, OC2-6알킬NR
5(CO)OR6, SO3R

5 및 하

나 이상의 A에 의해 치환될 수 있는 C, N, O 및 S로 구성된 군으로부터 독립적으로 선택된 하나 이상의 원자를 포함하는
5- 또는 6-원 고리로 구성된 군으로부터 선택되며;

M1 은 결합, C1-3알킬, C2-3알케닐, C2-3알키닐, C0-4 알킬(CO)C0-4알킬, C0-3알킬OC0-3알킬, C0-3알킬(CO)NR
5, C0-3

알킬(CO)NR5C 0-3알킬, C0-4알킬NR
5, C0-3알킬SC0-3알킬, C0-3알킬(SO)C0-3알킬 또는 C0-3알킬(SO2)C0-3알킬로 구

성된 군으로부터 선택되며;

R2 는 수소, 히드록시, C0-6알킬시아노, 옥소, =NR
5, =NOR5 , C1-4알킬할로, 할로, C1-4알킬, O(CO)C1-4알킬, C1-4알킬

(SO)C0-4알킬, C 1-4알킬(SO2)C0-4알킬, (SO)C0-4알킬, (SO2)C0-4알킬, OC1-4알킬, C1-4알킬OR
5 및 C0-4알킬NR

5R6

로 구성된 군으로부터 선택되며;

X1, X2 및 X3는CR, CO, N, NR, O 및 S 로 구성된 군으로부터 독립적으로 선택되며;

R은 수소, C0-3알킬, 할로, C0-3알킬OR
5, C0-3알킬NR

5R6, C0-3알킬(CO)OR
5, C0-3알킬NR

5R6 및 C0-3알킬아릴로 구성

된 군으로부터 선택되며;
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M2 는 결합, C1-3알킬, C3-7시클로알킬, C2-3알케닐, C 2-3알키닐, C0-4알킬(CO)C0-4알킬, C0-3알킬OC0-3알킬, C0-3알

킬NR5C1-3알킬, C0-3알킬(CO)NR
5, C0-4알킬NR

5, C0-3알킬SC0-3알킬, C0-3알킬(SO)C0-3알킬 및 C0-3알킬(SO2 )C0-3
알킬로 구성된 군으로부터 선택되며;

R3 는 수소, 히드록시, C0-6알킬시아노, 옥소, =NR
5, =NOR5 , C1-4알킬할로, 할로, C1-4알킬, O(CO)C1-4알킬, C1-4알킬

(SO)C0-4알킬, C 1-4알킬(SO2)C0-4알킬, (SO)C0-4알킬, (SO2)C0-4알킬, OC1-4알킬, C1-4알킬OR
5 및 C0-4알킬NR

5R6

로 구성된 군으로부터 선택되며;

X4는 C0-4알킬R
5, C0-4알킬(NR

5R6), C0-4알킬(NR
5R6)=N, NR5C0-4알킬(NR

5 R6)=N, NOC0-4알킬, C1-4알킬할로, C,

O, SO, SO2 및 S 로 구성된 군으로부터 선택되며;

Q 는 C, N, O 및 S로 구성된 군으로부터 독립적으로 선택된 하나 이상의 원자를 포함하는 5- 또는 6-원 고리이며, 상기
작용기는 임의로 C, N, O 및 S로 구성된 군으로부터 독립적으로 선택된 하나 이상의 원자를 포함하는 5- 또는 6-원 고리
와 융합될 수 있으며, 융합 고리는 하나 이상의 A에 의해 치환될 수 있으며;

R4 는 수소, 히드록시, C0-6알킬시아노, 옥소, =NR
5, =NOR5 , C1-4알킬할로, 할로, C1-4알킬, OC1-4알킬, OC0-6알킬아

릴, O(CO)C1-4알킬, C 0-4알킬(S)C0-4알킬, C1-4알킬(SO)C0-4알킬, C1-4알킬(SO2)C0-4알킬, (SO)C0-4알킬, (SO2)C0-4
알킬, C1-4알킬OR

5, C0-4 알킬NR
5R6및하나 이상의 A에 의해 치환될 수 있는 C, N, O 또는 S로 구성된 군으로부터 독립

적으로 선택된 하나 이상의 원자를 포함하는 5- 또는 6-원 고리로 구성된 군으로부터 선택되며;

R5 및 R6는 수소, 히드록시, C1-6알킬, C0-6알킬C3-6 시클로알킬, C0-6알킬아릴, C0-6알킬헤테로아릴 및 C, N, O 및 S로

부터 독립적으로 선택된 하나 이상의 원자를 포함하는 5- 또는 6-원 고리로 구성된 군으로부터 독립적으로 선택되며, R5

및 R6 는 C, N, O 또는 S로 구성된 군으로부터 독립적으로 선택된 하나 이상의 원자를 포함하는 5- 또는 6-원 고리를 형
성할 수 있으며;

식 중, R1, R2, R3, R4, R5 및 R6하에정의된 임의의 C1-6알킬, C2-6알케닐, C2-6알키닐, C0-6알킬C3-6시클로알킬, C0-6알

킬아릴 및 C0-6알킬헤테로아릴은 하나 이상의 A에 의해 치환될 수 있으며;

A 는 수소, 히드록시, 옥소, 할로, 니트로, C0-6알킬시아노, C1-4알킬, C0-4 알킬C3-6시클로알킬, C1-6알킬할로, OC1-6알

킬할로, C2-6알케닐, OC1-6알킬, C0-3알킬아릴, C0-6알킬OR
5, OC2-6알킬OR

5, C1-6알킬SR
5, OC2-6알킬SR

5, (CO)R5,

O(CO)R5, OC2-6 알킬시아노, C0-6알킬CO2R
5, OC1-6알킬CO2R

5 , O(CO)OR5, OC1-6알킬(CO)R
5, C1-6알킬(CO)R

5 ,

NR5OR6, C0-6알킬NR
5R6, OC2-6알킬NR

5R6, C 0-6알킬(CO)NR
5R6, OC1-6알킬(CO)NR

5R6 , OC2-6알킬NR
5(CO)R6,

C0-6알킬NR
5(CO)R6, C0-6 알킬NR

5(CO)NR5R6, O(CO)NR5R6, NR 5(CO)OR6, C0-6알킬(SO2)NR
5R6, OC2-6알킬

(SO2)NR
5R 6, C0-6알킬NR

5(SO2)R
6, OC2-6알킬NR

5(SO2)R
6, SO3R

5, C1-6알킬NR
5(SO2)NR

5R6, OC2-6알킬(SO2 )R
5,

C0-6알킬(SO2)R
5, C0-6알킬(SO)R

5, OC2-6알킬(SO)R
5및C, N, O 및 S로 구성된 군으로부터 독립적으로 선택된 하나 이

상의 원자를 포함하는 5- 또는 6-원 고리로 구성된 군으로부터 선택되며;

m 은 0, 1, 2, 3 및 4로부터 선택되고;

n 은 0, 1, 2 및 3으로부터 선택된다].

본 발명은 하기 화학식 I의 화합물 및 이의 염을 제공한다:

화학식 I
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[식 중,

P는 티오펜, 피리딜, 티아졸릴, 퓨릴, 피롤릴 및 페닐로 구성된 군으로부터 선택되며, 여기에서 페닐 고리는 위치 3에 치환
되거나 또는 위치 2 및 5에 이치환되며;

R1 은 고리 P 상의 탄소 원자를 통해 P에 부착되며, 수소, 히드록시, 할로, 니트로, C1-6알킬할로, OC1-6알킬할로, C1-6알

킬, OC1-6알킬, C2-6알케닐, OC2-6알케닐, C2-6알키닐, OC2-6알키닐, C0-6알킬C3-6시클로알킬, OC 0-6알킬C3-6시클로

알킬, C0-6알킬아릴, OC0-6알킬아릴, CHO, (CO)R
5, O(CO)R5, O(CO)OR5, O(CN)OR 5, C1-6알킬OR

5, OC2-6알킬OR
5,

C1-6알킬(CO)R
5, OC1-6알킬(CO)R

5 , C0-6알킬CO2R
5, OC1-6알킬CO2R

5 , C0-6알킬시아노, OC2-6알킬시아노, C0-6알킬

NR5R6, OC2-6알킬NR
5R6, C1-6알킬(CO)NR

5R6, OC1-6알킬(CO)NR
5R6, C0-6알킬NR

5(CO)R6, OC2-6알킬

NR5(CO)R6 , C0-6알킬NR
5(CO)NR5R6, C0-6알킬SR

5, OC2-6알킬SR
5, C0-6알킬(SO)R

5, OC2-6알킬(SO)R
5, C 0-6알킬

SO2R
5, OC2-6알킬SO2R

5, C 0-6알킬(SO2)NR
5R6, OC2-6알킬(SO2)NR

5R 6,C0-6알킬NR
5(SO2)R

6, OC2-6알킬NR
5(SO2)R

6, C0-6알킬NR
5(SO2)NR

5R6, OC2-6알킬NR
5(SO 2)NR

5R6, (CO)NR5R6, O(CO)NR5R 6, NR5OR6, C0-6알킬

NR5(CO)OR6, OC2-6알킬NR
5(CO)OR6, SO3 R

5 및 C, N, O 및 S로 구성된 군으로부터 독립적으로 선택된 하나 이상의 원

자를 포함하는 5- 또는 6-원 고리로 구성된 군으로부터 선택되며;

M1 은 결합이며;

X1 은 C, CO, N, O 및 S로 구성된 군으로부터 선택되며;

X2 는 C, N, O 및 S로 구성된 군으로부터 선택되며;

X3는 i)N, O 및 S로 구성된 군으로부터 선택되거나, 또는

ii) X2가 N, O, 또는 S로부터 선택될 때 N, O, S, 및 C로부터 선택되고, X3 가 C일 때, X3상의 치환기 R은 H이며;

R은 수소, C0-3알킬, 할로, C0-3알킬OR
5, C0-3알킬NR

5R6, C0-3알킬(CO)OR
5 및 C0-3알킬아릴로 구성된 군으로부터 선

택되며;

M2 는 결합, C1-3알킬, C2-3알키닐, C0-4알킬(CO)C0-4 알킬, C0-3알킬OC0-3알킬, C0-3알킬NR
5C1-3알킬, C0-3알킬

(CO)NR5, C0-4알킬NR
5, C0-3알킬(SO)C0-3알킬 및 C0-3알킬(SO2)C0-3알킬로 구성된 군으로부터 선택되며;

R3 는 히드록시, C0-6알킬시아노, 옥소, =NR
5, =NOR5, C 1-4알킬할로, 할로, C1-4알킬, O(CO)C1-4알킬, C1-4알킬

(SO)C0-4알킬, C1-4알킬(SO 2)C0-4알킬, (SO)C0-4알킬, (SO2)C0-4알킬, OC1-4알킬, C1-4알킬OR
5 및 C 0-4알킬NR

5R6

로 구성된 군으로부터 선택되며;

X4 는 C0-4알킬R
5R6 , C3-7시클로알킬, C 1-4알킬(NR

5R6), NR5, C0-4알킬(NR
5 R6)=N, NR5C0-4알킬(NR

5R6)=N,

NOC0-4알킬, C1-4알킬할로, O, SO, SO2 및 S로 구성된 군으로부터 선택되며, M
2 및 X4 사이의 결합은 단일 결합이며;

Q 는 i) 트리아졸릴, 이미다졸릴, 옥사디아졸릴, 이미다졸로닐, 옥사졸로닐, 티아졸로닐, 테트라졸릴 및 티아디아졸릴로 구
성된 군으로부터 선택되며, 고리에서 임의의 치환가능한 질소 원자는 상기 질소 원자상의 R4로 치환되고, 임의의 적합한
탄소 원자는 R4로 임의로 치환되고;
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R4 는 C0-6알킬시아노, =NC1-4알킬, =NOR
5, C1-4 알킬할로, 할로, C1-6알킬, OC1-4알킬, C2-4알케닐, C0-2알킬C3-6시클

로알킬, C0-6알킬아릴, C0-6알킬헤테로아릴, OC0-6알킬아릴, OC0-6알킬헤테로아릴, NC0-6알킬아릴, NC0-6알킬헤테로

아릴,C 0-6알킬O아릴, C0-6알킬O헤테로아릴, C0-6알킬N아릴, C0-6알킬N헤테로아릴, OC0-6알킬O아릴, OC0-6알킬O헤

테로아릴, OC0-6알킬N아릴, OC0-6알킬N헤테로아릴, NC0-6알킬O아릴, NC 0-6알킬O헤테로아릴, NC0-6알킬N아릴,

NC0-6알킬N헤테로아릴, O(CO)C1-4알킬, C0-4알킬(CO)OC1-4알킬, C1-4알킬(S)C0-4알킬, C1-4알킬(SO)C0-4알킬, C1-4
알킬(SO 2)C0-4알킬, (SO)C0-4알킬, (SO2)C0-4알킬, C1-4알킬OR

5, C0-4알킬N(C1-4알킬)2및 C, N 및 O로 구성된 군으로

부터 독립적으로 선택되는 하나 이상의 원자를 포함하는 5-원 고리와 임의로 융합될 수 있는, C, N, O 및 S로 구성된 군으
로부터 독립적으로 선택되는 하나 이상의 원자를 포함하는 3- 또는 6-원 비방향족 고리(상기 고리 및 융합 고리는 하나 또
는 2개의 A에 의해 치환될 수 있음)로 구성된 군으로부터 선택되거나; 또는

ii) 벤조이미다졸릴, 벤조옥사졸릴, 테트라히드로트리아졸로피리딜, 테트라히드로트리아졸로피리미디닐, 피리도닐, 피리
다지닐, 이미다조피리딜, 옥사졸로피리딜, 티아졸로피리딜, 이미다조피리다지닐, 옥사졸로피리다지닐, 티아졸로피리다지
닐 및 퓨리닐로 구성된 군으로부터 선택되며;

R4 는 수소, 히드록시, C0-6알킬시아노, =NR
5, =NOR5, C 1-4알킬할로, 할로, C1-6알킬, OC1-4알킬, OC0-6알킬아릴,

O(CO)C1-4알킬, C0-4 알킬(S)C0-4알킬, C1-4알킬(SO)C0-4알킬, C1-4알킬(SO2)C0-4알킬, (SO)C0-4알킬, (SO 2)C0-4알

킬, C1-4알킬OR
5, C0-4알킬NR

5 R6및C, N 및 O로 구성된 군으로부터 독립적으로 선택되는 하나 이상의 원자를 포함하는

5-원 또는 6-원 고리와 임의로 융합될 수 있는, C, N, O 및 S로 구성된 군으로부터 독립적으로 선택되는 하나 이상의 원자
를 포함하는 5- 또는 6-원 고리(상기 고리 및 융합 고리는 하나 또는 2개의 A에 의해 치환될 수 있음)로 구성된 군으로부
터 선택되며;

R5 및 R6는 수소 및 C1-6알킬로 구성된 군으로부터 독립적으로 선택되며;

식 중, R1, R2 및 R4하에정의된 임의의 C1-6알킬은 하나 이상의 A에 의해 치환될 수 있으며;

A는 수소, 히드록시, 할로, 니트로, 옥소, C0-6알킬시아노, C0-4알킬C3-6시클로알킬, C1-6알킬, C1-6알킬할로, OC1-6알킬

할로, C2-6알케닐, C0-3알킬아릴, C0-6알킬OR
5, OC2-6알킬OR

5, C1-6알킬SR
5, OC2-6알킬SR

5, (CO)R5, O(CO)R5, OC2-

6알킬시아노, OC1-6알킬CO2R
5, O(CO)OR5, OC1-6알킬(CO)R

5, C1-6 알킬(CO)R
5, NR5OR6, OC2-6알킬NR

5R 6, C0-6알

킬(CO)NR5R6, OC1-6알킬(CO)NR
5R6, OC2-6 알킬NR

5(CO)R6, C0-6알킬NR
5(CO)R6, C 0-6알킬NR

5(CO)NR5R6,

O(CO)NR5R6, C0-6알킬(SO 2)NR
5R6, OC2-6알킬(SO2)NR

5R 6, C0-6알킬NR
5(SO2)R

6, OC2-6알킬NR
5(SO2)R

6, SO3R
5,

C 1-6알킬NR
5(SO2)NR

5R6, OC2-6알킬(SO 2)R
5, C0-6알킬(SO2)R

5, C0-6알킬(SO)R
5, OC2-6알킬(SO)R

5 및 C, N, O 및 S

로 구성된 군으로부터 독립적으로 선택된 하나 이상의 원자를 포함하는 5-원 고리로 구성된 군으로부터 선택되며;

m1은 0, 1, 2, 3 및 4로부터 선택되며;

m2은 0, 1, 2 및 3로부터 선택되며;

n은 0, 1 및 2로부터 선택되며;

t는 0 또는 1이다];

단, 상기 화합물은 5-(4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-3-티오펜-3-일-[1,2,4]옥사디아졸, 1,2-디{2-
(3-아미노-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸-일)에탄, 1,2-디{5-[5-(4-니트로-페닐)퓨란-2-일]-[1,3,4]옥사디아졸-일)에
탄, 1,2-디{5-[5-(4-브로모-페닐)퓨란-2-일]-[1,3,4]옥사디아졸-일)에탄, 1,2-디{5-[5-(4-클로로-페닐)퓨란-2-
일]-[1,3,4]옥사디아졸-일)에탄 및 1,2-디{5-[5-(2,4-디브로모-페닐)퓨란-2-일]-[1,3,4]옥사디아졸-일)에탄이 아
니다.

본 발명은 하기 화학식 Ib의 화합물, 및 이의 염을 제공한다:

화학식 Ib
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[식 중,

P는 티오펜, 피리딜, 티아졸릴, 퓨릴, 피롤릴 및 페닐로 구성된 군으로부터 선택되며, 여기에서 페닐 고리는 위치 3에 치환
되거나 또는 위치 2 및 5에 이치환되며;

R1 은 고리 P 상의 탄소 원자를 통해 P에 부착되며, 수소, 히드록시, 할로, 니트로, C1-6알킬할로, OC1-6알킬할로, C1-6알

킬, OC1-6알킬, C2-6알케닐, OC2-6알케닐, C2-6알키닐, OC2-6알키닐, C0-6알킬C3-6시클로알킬, OC 0-6알킬C3-6시클로

알킬, C0-6알킬아릴, OC0-6알킬아릴, CHO, (CO)R
5, O(CO)R5, O(CO)OR5, O(CN)OR 5, C1-6알킬OR

5, OC2-6알킬OR
5,

C1-6알킬(CO)R
5, OC1-6알킬(CO)R

5 , C0-6알킬CO2R
5, OC1-6알킬CO2R

5 , C0-6알킬시아노, OC2-6알킬시아노, C0-6알킬

NR5R6, OC2-6알킬NR
5R6, C1-6알킬(CO)NR

5R6, OC1-6알킬(CO)NR
5R6, C0-6알킬NR

5(CO)R6, OC2-6알킬

NR5(CO)R6 , C0-6알킬NR
5(CO)NR5R6, C0-6알킬SR

5, OC2-6알킬SR
5, C0-6알킬(SO)R

5, OC2-6알킬(SO)R
5, C 0-6알킬

SO2R
5, OC2-6알킬SO2R

5, C 0-6알킬(SO2)NR
5R6, OC2-6알킬(SO2)NR

5R 6,C0-6알킬NR
5(SO2)R

6, OC2-6알킬NR
5(SO2)R

6, C0-6알킬NR
5(SO2)NR

5R6, OC2-6알킬NR
5(SO 2)NR

5R6, (CO)NR5R6, O(CO)NR5R 6, NR5OR6, C0-6알킬

NR5(CO)OR6, OC2-6알킬NR
5(CO)OR6, SO3 R

5 및 C, N, O 및 S로 구성된 군으로부터 독립적으로 선택된 하나 이상의 원

자를 포함하는 5- 또는 6-원 고리로 구성된 군으로부터 선택되며;

M1 은 결합이며;

X1 은 C, CO, N, O 및 S로 구성된 군으로부터 선택되며;

X2은 C, N, O 및 S로 구성된 군으로부터 선택되며;

X3는 N, O 및 S로 구성된 군으로부터 선택되거나, 또는 X2 가 N, O 또는 S일 때, X3 는 CH이며;

R 은 수소, C0-3알킬, 할로, C0-3알킬OR
5, C0-3알킬NR

5R6, C0-3알킬(CO)OR
5 및 C0-3알킬아릴로 구성된 군으로부터 선

택되며;

M2 는 결합, C1-3알킬, C2-3알키닐, C0-4알킬(CO)C0-4 알킬, C0-3알킬OC0-3알킬, C0-3알킬NR
5C1-3알킬, C0-3알킬

(CO)NR5, C0-4알킬NR
5, C0-3알킬(SO)C0-3알킬 및 C0-3알킬(SO2)C0-3알킬로 구성된 군으로부터 선택되며;

R3 는 히드록시, C0-6알킬시아노, 옥소, =NR
5, =NOR5, C 1-4알킬할로, 할로, C1-4알킬, O(CO)C1-4알킬, C1-4알킬

(SO)C0-4알킬, C1-4알킬(SO 2)C0-4알킬, (SO)C0-4알킬, (SO2)C0-4알킬, OC1-4알킬, C1-4알킬OR
5 및 C 0-4알킬NR

5R6

로 구성된 군으로부터 선택되며;

X4 는 C0-4알킬R
5R6 , C3-7시클로알킬, C 1-4알킬(NR

5R6), NR5, C0-4알킬(NR
5 R6)=N, NR5C0-4알킬(NR

5R6)=N,

NOC0-4알킬, C1-4알킬할로, O, SO, SO2 및 S로 구성된 군으로부터 선택되며, M
2 및 X4 사이의 결합은 단일 결합이며;

Q 는 i) 트리아졸릴, 이미다졸릴, 옥사디아졸릴, 이미다졸로닐, 옥사졸로닐, 티아졸로닐, 테트라졸릴 및 티아디아졸릴로 구
성된 군으로부터 선택되며, 고리에서 임의의 치환가능한 질소 원자는 상기 질소 원자 상의 R4로 치환되며;

R4 는 C0-6알킬시아노, =NC1-4알킬, =NOR
5, C1-4 알킬할로, 할로, C1-6알킬, OC1-4알킬, C2-4알케닐, C0-2알킬C3-6시클

로알킬, C0-6알킬아릴, C0-6알킬헤테로아릴, OC0-6알킬아릴, OC0-6알킬헤테로아릴, NC0-6알킬아릴, NC0-6알킬헤테로

아릴,C 0-6알킬O아릴, C0-6알킬O헤테로아릴, C0-6알킬N아릴, C0-6알킬N헤테로아릴, OC0-6알킬O아릴, OC0-6알킬O헤
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테로아릴, OC0-6알킬N아릴, OC0-6알킬N헤테로아릴, NC0-6알킬O아릴, NC 0-6알킬O헤테로아릴, NC0-6알킬N아릴,

NC0-6알킬N헤테로아릴, O(CO)C1-4알킬, C0-4알킬(CO)OC1-4알킬, C1-4알킬(S)C0-4알킬, C1-4알킬(SO)C0-4알킬, C1-4
알킬(SO 2)C0-4알킬, (SO)C0-4알킬, (SO2)C0-4알킬, C1-4알킬OR

5, C0-4알킬N(C1-4알킬)2및 C, N 및 O로 구성된 군으로

부터 독립적으로 선택되는 하나 이상의 원자를 포함하는 5-원 고리와 임의로 융합될 수 있는, C, N, O 및 S로 구성된 군으
로부터 독립적으로 선택되는 하나 이상의 원자를 포함하는 3- 또는 6-원 비방향족 고리(상기 고리 및 융합 고리는 하나 또
는 2개의 A에 의해 치환될 수 있음)로 구성된 군으로부터 선택되거나; 또는

ii) 벤조이미다졸릴, 벤조옥사졸릴, 테트라히드로트리아졸로피리딜, 테트라히드로트리아졸로피리미디닐, 피리도닐, 피리
다지닐, 이미다조피리딜, 옥사졸로피리딜, 티아졸로피리딜, 이미다조피리다지닐, 옥사졸로피리다지닐, 티아졸로피리다지
닐 및 퓨리닐로 구성된 군으로부터 선택되며;

R4 는 수소, 히드록시, C0-6알킬시아노, =NR
5, =NOR5, C 1-4알킬할로, 할로, C1-6알킬, OC1-4알킬, OC0-6알킬아릴,

O(CO)C1-4알킬, C0-4 알킬(S)C0-4알킬, C1-4알킬(SO)C0-4알킬, C1-4알킬(SO2)C0-4알킬, (SO)C0-4알킬, (SO 2)C0-4알

킬, C1-4알킬OR
5, C0-4알킬NR

5 R6 및C, N 및 O로 구성된 군으로부터 독립적으로 선택되는 하나 이상의 원자를 포함하는

5- 또는 6-원 고리와 임의로 융합될 수 있는, C, N, O 및 S로 구성된 군으로부터 독립적으로 선택되는 하나 이상의 원자를
포함하는 5- 또는 6-원 고리(상기 고리 및 융합 고리는 하나 또는 2개의 A에 의해 치환될 수 있음)로 구성된 군으로부터
선택되며;

R5 및 R6는 수소 및 C1-6알킬로 구성된 군으로부터 독립적으로 선택되며;

식 중, R1, R2 및 R4하에정의된 임의의 C1-6알킬은 하나 이상의 A에 의해 치환될 수 있으며;

A는 수소, 히드록시, 할로, 니트로, 옥소, C0-6알킬시아노, C0-4알킬C3-6시클로알킬, C1-6알킬, C1-6알킬할로, OC1-6알킬

할로, C2-6알케닐, C0-3알킬아릴, C0-6알킬OR
5, OC2-6알킬OR

5, C1-6알킬SR
5, OC2-6알킬SR

5, (CO)R5, O(CO)R5, OC2-

6알킬시아노, OC1-6알킬CO2R
5, O(CO)OR5, OC1-6알킬(CO)R

5, C1-6 알킬(CO)R
5, NR5OR6, OC2-6알킬NR

5R 6, C0-6알

킬(CO)NR5R6, OC1-6알킬(CO)NR
5R6, OC2-6 알킬NR

5(CO)R6, C0-6알킬NR
5(CO)R6, C 0-6알킬NR

5(CO)NR5R6,

O(CO)NR5R6, C0-6알킬(SO 2)NR
5R6, OC2-6알킬(SO2)NR

5R 6, C0-6알킬NR
5(SO2)R

6, OC2-6알킬NR
5(SO2)R

6, SO3R
5,

C 1-6알킬NR
5(SO2)NR

5R6, OC2-6알킬(SO 2)R
5, C0-6알킬(SO2)R

5, C0-6알킬(SO)R
5, OC2-6알킬(SO)R

5및 C, N, O 및 S

로 구성된 군으로부터 독립적으로 선택된 하나 이상의 원자를 포함하는 5-원 고리로 구성된 군으로부터 선택되며;

m1은 0, 1, 2, 3 및 4로부터 선택되며;

m2은 0, 1, 2 및 3로부터 선택되며;

n은 0, 1 및 2로부터 선택되며;

t는 0 또는 1이다];

단, 상기 화합물은 5-(4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-3-티오펜-3-일-[1,2,4]옥사디아졸이 아니다.

본 발명의 추가의 양태에서, 치료학적 유효량의 화학식 I의 화합물 및 약학적으로 허용가능한 담체를 포함하는 약학 조성
물이 제공된다.

본 발명의 여전히 추가의 양태에서, mGluR5 수용체 매개된 질환, 특히 신경성 질환, 정신성 질환, 급성 및 만성 통증의 치
료에 이용하기 위한 화학식 I의 화합물을 포함하는 약학 제형물이 제공된다.

본 발명의 여전히 추가의 양태에서, mGluR5 수용체 매개된 질환, 특히 신경성 질환, 정신성 질환, 급성 및 만성 통증의 치
료에 이용하기 위한 화학식 I의 화합물이 제공된다.

본 발명의 또 다른 양태에서, 화학식 I의 화합물, 및 거기에 제공된 중간체의 제조 방법이 제공된다.

본 발명의 상기 및 기타 양태는 하기 본원에 더욱 상세히 기재된다.

발명의 상세한 설명

본 발명을 기재하기 위해 본 명세서 및 청구범위에 사용된 다양한 용어의 정의가 하기에 열거된다.

불명확함을 피하기 위해, 본 명세서에서 작용기는 [이전에 정의된], [이전에 정의된], 또는 [상기 정의된]으로 여겨지며,
상기 작용기는 상기 작용기에 대한 기타 정의의 각각 및 모두 뿐만 아니라 처음 발생하는 가장 광범위한 정의를 포함하는
것으로 이해되어야 한다.
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불명확함을 피하기 위해, 본 명세서에서 "C1-6"은 탄소수 1, 2, 3, 4, 5 또는 6의 탄소기를 의미한다.

본 명세서에서, 다르게 언급되지 않는다면, 용어 "알킬"은 직쇄 및 분지쇄 알킬기 양자를 포함하며, 메틸, 에틸, n-프로필,
i-프로필, n-부틸, i-부틸, s-부틸, t-부틸, n-펜틸, i-펜틸, t-펜틸, neo-펜틸, n-헥실 또는 i-헥실, t-헥실일 수 있다. 용
어 "C1-3알킬"은 탄소수 1, 2 또는 3의 알킬기를 말하며, 메틸, 에틸, n-프로필 및 i-프로필일 수 있다.

본 명세서에서, 다르게 언급되지 않는다면, 용어 "시클로알킬"은 임의로 치환된, 포화 시클릭 탄화수소 고리 시스템을 말한
다. 용어 "C3-7시클로알킬"은 시클로프로필, 시클로부틸, 시클로펜틸, 시클로헥실 및 시클로헵틸일 수 있다.

본 명세서에서, 다르게 언급되지 않는다면, 용어 "알케닐"은 직쇄 및 분지쇄 알케닐기 양자를 포함한다. 용어 "C2-6알케닐"

은 탄소수 2 내지 6이고, 하나 또는 2개의 이중 결합을 갖는 알케닐기를 말하며, 이에 제한되지 않고, 비닐, 알릴, 프로페
닐, i-프로페닐, 부테닐, i-부테닐, 크로틸, 펜테닐, i-펜테닐 및 헥세닐일 수 있다.

본 명세서에서, 다르게 언급되지 않는다면, 용어 "알키닐"은 직쇄 및 분지쇄 알키닐기 양자를 포함한다. 용어 C2-6알키닐

은 탄소수 2 내지 6이고, 하나 또는 2개의 삼중 결합을 가지며, 이에 제한되지 않고, 에티닐, 프로파르길, 부티닐, i-부티
닐, 펜티닐, i-펜티닐 및 헥시닐일 수 있다.

용어 "아릴"은 하나 이상의 불포화 방향족 고리를 포함하는 임의로 치환된 모노시클릭 또는 비시클릭 탄화수소 고리 시스
템을 말한다. 용어 "아릴"의 예 및 적합한 의의는 페닐, 나프틸, 1,2,3,4-테트라히드로나프틸, 인딜 및 인데닐이다.

본 명세서에서, 다르게 언급되지 않는다면, 용어 "헤테로아릴"은 N, O 또는 S로부터 독립적으로 선택된 하나 이상의 헤테
로원자를 포함하는 임의로 치환된 모노시클릭 또는 비시클릭 불포화, 방향족 고리 시스템을 말한다. "헤테로아릴"의 예는
이에 제한되지 않고, 티오펜, 티에닐, 피리딜, 티아졸릴, 퓨릴, 피롤릴, 트리아졸릴, 이미다졸릴, 옥사디아졸릴, 옥사졸릴,
이속사졸릴, 피라졸릴, 이미다졸로닐, 옥사졸로닐, 티아졸로닐, 테트라졸릴 및 티아디아졸릴, 벤조이미다졸릴, 벤조옥사졸
릴, 테트라히드로트리아졸로피리딜, 테트라히드로트리아졸로피리미디닐, 벤조퓨릴, 인돌릴, 이소인돌릴, 피리도닐, 피리
다지닐, 피리미디닐, 이미다조피리딜, 옥사졸로피리딜, 티아졸로피리딜, 피리딜, 이미다조피리다지닐, 옥사졸로피리다지
닐, 티아졸로피리다지닐 및 퓨리닐일 수 있다.

본 명세서에서, 다르게 언급되지 않는다면, 용어 "알킬아릴", "알킬헤테로아릴" 및 "알킬시클로알킬"은 아릴, 헤테로아릴
및 시클로알킬기에 알킬기를 통해 부착된 치환기를 말한다.

본 명세서에서, 다르게 언급되지 않는다면, C, N, O 또는 S로부터 독립적으로 선택된 하나 이상의 원자를 포함하는 5- 또
는 6-원 고리는 방향족 및 헤테로방향족 고리뿐만 아니라 포화 또는 불포화일 수 있는 카르보시클릭 및 헤테로시클릭 고
리를 포함한다. 상기 고리의 예는 이에 제한되지 않고, 퓨릴, 이속사졸릴, 이소티아졸릴, 옥사졸릴, 피라지닐, 피라졸릴, 피
리다지닐, 피리딜, 피리미딜, 피롤릴, 티아졸릴, 티에닐, 이미다졸릴, 이미다졸리디닐, 이미다졸리닐, 트리아졸릴, 모르폴
리닐, 피페라지닐, 피페리딜, 피페리도닐, 피라졸리디닐, 피라졸리닐, 피롤리디닐, 피롤리닐, 테트라히드로피라닐, 티오모
르폴리닐, 페닐, 시클로헥실, 시클로펜틸 및 시클로헥세닐일 수 있다.

본 명세서에서, 다르게 언급되지 않는다면, C, N, O 또는 S로부터 독립적으로 선택된 하나 이상의 원자를 포함하는 3- 내
지 8-원 고리는 방향족 및 헤테로방향족 고리 뿐만 아니라 포화 또는 불포화일 수 있는 카르보시클릭 및 헤테로시클릭 고
리를 포함한다. 상기 고리의 예는 이에 제한되지 않고, 이미다졸리디닐, 이미다졸리닐, 모르폴리닐, 피페라지닐, 피페리딜,
피페리도닐, 피라졸리디닐, 피라졸리닐, 피롤리디닐, 피롤리닐, 테트라히드로피라닐 또는 티오모르폴리닐, 테트라히드로
티오피라닐, 퓨릴, 피롤릴, 이속사졸릴, 이소티아졸릴, 옥사졸릴, 옥사졸리디노닐, 피라지닐, 피라졸릴, 피리다지닐, 피리
딜, 피리미딜, 피롤릴, 티아졸릴, 티에닐, 이미다졸릴, 트리아졸릴, 페닐, 시클로프로필, 아지리디닐, 시클로부틸, 아제티디
닐, 시클로펜틸, 시클로펜테닐, 시클로헥실, 시클로헥세닐, 시클로헵틸, 시클로헵테닐, 시클로옥틸 및 시클로옥테닐일 수
있다.

본 명세서에서, 다르게 언급되지 않는다면, C, N, O 또는 S로부터 독립적으로 선택된 하나 이상의 원자를 포함하고, C, N,
O 또는 S로부터 독립적으로 선택된 하나 이상의 원자를 포함하는 5- 또는 6-원 고리와 임의로 융합될 수 있는 3- 내지
8-원 고리는 방향족 및 헤테로방향족 고리뿐만 아니라 포화 또는 불포화일 수 있는 카르보시클릭 및 헤테로시클릭 고리를
포함한다. 상기 고리의 예는 이에 제한되지 않고, 나프틸, 노르카릴, 크로밀, 이소크로밀, 인다닐, 벤조이미다졸 또는 테트
랄리닐, 벤조옥사졸릴, 벤조티아졸릴, 벤조퓨릴, 벤조티에닐, 벤조트리아졸릴, 인돌릴, 아자인돌릴, 인다졸릴, 인돌리닐,
이소인돌리닐, 벤즈이미다졸릴, 옥사디아졸릴, 티아디아졸릴, 퀴놀리닐, 퀴녹살리닐 및 벤조트리아졸릴일 수 있다.

본 명세서에서, 다르게 언급되지 않는다면, 용어 "=NR5" 및 "=NOR5 "는 R5 치환기를 갖는 이미노- 및 옥시모기를 포함하
며, 이에 제한되지 않고, 이미노알킬, 이미노히드록시, 이미노알콕시, 아미딘, 히드록시아미딘 및 알콕시아미딘를 포함하
는 작용기 또는 작용기의 부분일 수 있다.

아래첨자가 정수 0(제로)인 경우에, 아래첨자가 말하는 작용기는 작용기가 없는, 즉 작용기 사이의 직접 결합을 나타낸다.

본 명세서에서, 다르게 언급되지 않는다면, 용어 "결합"은 포화 결합이다.

본 명세서에서, 다르게 언급되지 않는다면, 용어 "할로"는 플루오로, 클로로, 브로모 또는 요오도일 수 있다.
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본 명세서에서, 다르게 언급되지 않는다면, 용어 "알킬할로"는 하나 이상의 할로로 치환된 상기 정의된 알킬기를 의미한다.
용어 "C1-6알킬할로"는 이에 제한되지 않고, 플루오로메틸, 디플루오로메틸, 트리플루오로메틸, 플루오로에틸, 디플루오

로에틸 및 브로모프로필을 포함할 수 있다. 용어 "OC1-6알킬할로"는 이에 제한되지 않고, 플루오로메톡시, 디플루오로메

톡시, 트리플루오로메톡시, 플루오로에톡시 및 디플루오로에톡시를 포함할 수 있다.

본 발명의 하나의 구현예에서, P는 수소 또는 C3-7알킬일 수 있거나 또는 P는 C, N, O, 또는 S로부터 독립적으로 선택된

하나 이상의 원자를 포함하는 5- 또는 6-원 고리와 임의로 융합될 수 있는, C, N, O 또는 S로부터 선택된 하나 이상의 원
자를 포함하는 3- 내지 8-원 고리일 수 있다.

추가의 바람직한 구현예에서, P는 티오펜, 피리딜, 티아졸릴, 푸릴, 피롤릴 및 페닐로부터 선택되며, 페닐 고리는 위치 3에
치환되거나 또는 위치 2 및 5에 이치환된다.

여전히 본 발명의 바람직한 구현예에서, P는 위치 3에 페닐 치환되거나 또는 위치 2 및 5에 이치환된다.

P는 0, 1, 2, 3 또는 4개의 작용기 R1을 갖는 탄소 원자를 통해 임의로 치환되며, P 고리 상의 R1 치환기의 수는 용어 m1으
로 표시된다. 본 발명의 바람직한 구현예에서, m1은 1 또는 2 이다. 더욱 바람직한 구현예에서, m1은 1이다 .

본 발명의 바람직한 구현예에서, R1 은 수소, 히드록시, 할로, 니트로, C1-6알킬할로, OC1-6알킬할로, C1-6알킬, OC1-6알

킬, C2-6알케닐, OC2-6알케닐, C2-6알키닐, OC2-6알키닐, C0-6알킬C3-6시클로알킬, OC0-6알킬C3-6시클로알킬, C0-6알

킬아릴, OC0-6알킬아릴, CHO, (CO)R
5, O(CO)R5, O(CO)OR5, O(CN)OR5, C 1-6알킬OR

5, OC2-6알킬OR
5, C1-6알킬

(CO)R5, OC1-6알킬(CO)R
5, C0-6알킬CO2R

5 , OC1-6알킬CO2R
5, C0-6알킬시아노, OC2-6 알킬시아노, C0-6알킬NR

5R6,

OC2-6알킬NR
5R6 , C1-6알킬(CO)NR

5R6, OC1-6알킬(CO)NR
5R 6, C0-6알킬NR

5(CO)R6, OC2-6알킬NR
5(CO)R6, C0-6알

킬NR5(CO)NR5R6, C0-6알킬SR
5, OC 2-6알킬SR

5, C0-6알킬(SO)R
5, OC2-6알킬(SO)R

5, C0-6알킬SO2R
5, OC2-6알킬

SO2R
5, C0-6알킬(SO2)NR

5R6, OC2-6알킬(SO2)NR
5R6,C0-6알킬NR

5(SO2)R
6, OC2-6알킬NR

5(SO2)R
6, C0-6알킬NR

5(SO2)NR
5R6, OC2-6알킬NR

5(SO2)NR
5R6, (CO)NR5R6, O(CO)NR 5R6, NR5OR6, C0-6알킬NR

5(CO)OR 6, OC2-6알킬

NR5(CO)OR6, SO3R
5 및 C, N, O 및 S로 구성된 군으로부터 독립적으로 선택되는 하나 이상의 원자를 포함하는 5- 또는

6-원 고리로 구성된 군으로부터 선택된다.

본 발명의 더욱 바람직한 구현예에서, R1 은 수소, 히드록시, 할로, 니트로, C1-6알킬할로, OC1-6알킬할로, C1-6알킬,

OC1-6알킬, C 2-6알케닐, C0-6알킬C3-6시클로알킬, C1-6알킬OR
5, C1-6알킬(CO)R

5, C0-6알킬CO 2R
5, C0-6알킬시아노,

C0-6알킬NR
5R6 , C0-6알킬SR

5 및 C 및 O로 구성된 군으로부터 독립적으로 선택되는 하나 이상의 원자를 포함하는 5- 또

는 6-원 고리로부터 선택된다.

R1 하에 정의된 임의의 C1-6알킬은 하나 이상의 A에 의해 치환될 수 있다. 본 발명의 하나의 구현예에서, R
1 은 에틸이고,

A는 히드록실이다.

본 발명의 추가의 바람직한 구현예에서, R1 은 수소, 메틸, 에틸, 시클로프로필, 히드록시, 메톡시, 시아노, 플루오로, 클로
로, 브로모, 요오도, 트리플루오로메틸, 디플루오로메톡시, 트리플루오로메톡시, 아미노, 니트로, 디메틸아미노, 메틸설파
닐, 비닐, 아세틸, 포름산 메틸 에스테르, 메톡시메틸, 에탄올 및 퓨릴로부터 선택된다.

본 발명의 더욱 바람직한 구현예에서, P는 티오펜, 피리딜, 티아졸릴, 퓨릴, 피롤릴 또는 페닐로 구성된 군으로부터 선택되
며, 여기에서 페닐 고리는 위치 3에 치환되거나 또는 위치 2 및 5에 이치환되며, R1 은 수소, 히드록시, 할로, 니트로, C1-6
알킬할로, OC1-6알킬할로, C1-6알킬, OC1-6알킬, C 2-6알케닐, C0-6알킬C3-6시클로알킬, C1-6알킬OR

5, C1-6알킬

(CO)R5, C0-6알킬CO 2R
5, C0-6알킬시아노, C0-6알킬NR

5R6 , C0-6알킬SR
5 및 C 및 O로 구성된 군으로부터 독립적으로

선택되는 하나 이상의 원자를 포함하는 5-원 고리로 구성된 군으로부터 선택된다.

본 발명의 추가의 바람직한 구현예에서, P는 위치 3에 페닐 치환되거나 또는 위치 2 및 5에 이치환되고, R1 은 수소, 히드
록시, 할로, 니트로, C1-6알킬할로, OC 1-6알킬할로, C1-6알킬, OC1-6알킬, C2-6알케닐, C0-6알킬C 3-6시클로알킬, C1-6
알킬OR5, C1-6알킬(CO)R

5, C0-6알킬CO2R
5, C0-6알킬시아노, C0-6알킬NR

5R6, C0-6알킬SR
5 및 C 및 O로 구성된 군으로

부터 독립적으로 선택된 하나 이상의 원자를 포함하는 5-원 고리로 구성된 군으로부터 선택된다.

본 발명의 또 다른 양태에 따라, 고리 P는 M1에 의해 중심 고리에 연결되며, M1 은 직접 P를 중심 고리에 연결하는 결합일
수 있다. M1 은 또한 링커 C1-3알킬일 수 있다.

본 발명의 바람직한 구현예에서, M1 은 결합이다.
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M1 이 직접 결합이 아닐 경우에, M1 은 추가로 0, 1, 2 또는 3개의 치환기 R 2 로 치환될 수 있는데, 치환기 R2 의 수는 용
어 n 로 나타낸다. 치환기 R2 는 수소, 히드록시, 옥소, C1-4알킬할로, 할로 및 C1-4알킬로부터 선택될 수 있다. 본 발명의
바람직한 구현예에서, n은 0이다.

본 발명의 또 다른 양태에서, X1 이 C, CO, N, O 및 S로 구성된 군으로부터 선택되는 화학식 I의 화합물이 제공된다. 본 발
명의 추가의 양태에서, X2는 C, N, O 및 S로 구성된 군으로부터 선택된다. 본 발명의 여전히 추가의 양태에서, X3는 N, O
및 S로 구성된 군으로부터 선택되거나, 또는 X2가 N, O, 또는 S로부터 선택될 때 X3 는 N, O, S로부터 선택되며, X3 가 C
일 때, X3 상의 치환기 R은 H이다.

X1, X2 및 X3 는 0, 1 또는 2개의 치환기 R로 치환될 수 있는데, 치환기 R의 수는 용어 t로 나타낸다. 치환기 R은 수소, C0-

3알킬, 할로, C0-3알킬OR
5, C0-3알킬NR

5R6, C0-3알킬(CO)OR
5, C0-3알킬NR

5 R6 및 C0-3알킬아릴로 구성된 군으로부터

선택될 수 있다. 본 발명의 하나의 구현예에서, R은 수소, C0-3알킬 및 할로로 구성된 군으로부터 선택된다.

본 발명의 바람직한 구현예에서, X1 is C, N 또는 O이며, R은 수소, C0-3알킬 및 할로로부터 선택된다. 하나의 구현예에서,

R은 수소, 클로로 또는 메틸로부터 선택된다.

본 발명의 또 다른 바람직한 구현예에서, X1 은 N이다.

바람직한 구현예에서, X2 는 N, O 및 S 로부터 선택되며, R은 수소이다. 본 발명의 또 다른 구현예에서, X3 는 N, O 또는 S
이다. 본 발명의 추가의 바람직한 구현예에서, X1 은O 이고, X2 및 X3 중의 하나는 O 이며, 다른 하나는 N이다. 여전히 본
발명의 바람직한 구현예에서, X1 은 N이고, X2 및 X3 중의 하나는 O 이며, 다른 하나는 N이다. 본 발명의 여전히 또 다른
바람직한 구현예에서, X1은 C 또는 CR이고, X2 및 X3 중의 하나는 O 이며, 다른 하나는 N이다.

본 발명의 또 다른 바람직한 구현예에서, X2 는 O이고, X3 는 N이며, 본 발명의 여전히 또 다른 바람직한 구현예에서, X2

는 N이고, X3 는 O이다.

본 발명의 추가의 바람직한 구현예에서, X1 는 O이고, X2 및 X3 는 N이다.

본 발명의 또 다른 바람직한 구현예에서, X1, X2 및 X3 를 포함하는 고리는 옥사디아졸, 이속사졸, 옥사졸, 클로로-이속사
졸 또는 메틸-이속사졸을 형성한다.

본 발명의 바람직한 구현예에서, X1, X2 및 X3 를 포함하는 고리는 옥사디아졸을 형성한다. 본 발명의 또 다른 바람직한 구
현예에서, X1, X2 및 X3를 포함하는 고리는 이속사졸을 형성한다.

X1, X2 및 X3 를 포함하는 고리는 임의의 다른 고리상에 추가로 고리화되어서는 안된다.

본 발명의 바람직한 구현예에서, M2 는 중심 고리에서 가변성 X4 로의 직접 결합일 수 있거나 또는 M2 는 결합, C1-3알킬,

C2-3알키닐, C0-4 알킬(CO)C0-4알킬, C0-3알킬OC0-3알킬, C0-3알킬NR
5C1-3알킬, C0-3 알킬(CO)NR

5, C0-4알킬NR
5,

C0-3알킬(SO)C0-3알킬 및 C0-3알킬(SO2)C0-3알킬로 구성된 군으로부터 선택될 수 있다.

본 발명의 바람직한 구현예에서, M2 는 결합 또는 C1-3알킬이다. 본 발명의 추가의 바람직한 구현예에서, M
2 는 C1-3알킬,

바람직하게는 메틸 또는 에틸이다.

M2 가 직접 결합이 아닐 경우에, M
2 는 0, 1 또는 2개의 R3 기로 치환될 수 있는데, 치환기 R3 의 수는 용어 n로 나타낸다.

본 발명의 하나의 구현예에서, n은 1 또는 2이다. 본 발명의 또 다른 구현예에서, n은 0이다.

본 발명의 바람직한 구현예에서, R3 는 히드록시, C0-6알킬시아노, 옥소, =NR
5, =NOR5, C1-4알킬할로, 할로, C1-4알킬,

O(CO)C 1-4알킬, C1-4알킬(SO)C0-4알킬, C1-4알킬(SO2)C0-4알킬, (SO)C0-4알킬, (SO2)C0-4 알킬, OC1-4알킬, C1-4알

킬OR5 및 C0-4알킬NR
5R6 로 구성된 군으로부터 선택된다.

바람직한 구현예에서, R3 수소 및 C1-4알킬, 바람직하게는 메틸 또는 디메틸로부터 선택된다.
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또 다른 바람직한 구현예에서, M2 는 결합, C1-3알킬, C2-3알키닐, C 0-4알킬(CO)C0-4알킬, C0-3알킬OC0-3알킬, C0-3알

킬NR5 C1-3알킬, C0-3알킬(CO)NR
5, C0-4알킬NR

5 , C0-3알킬(SO)C0-3알킬 및 C0-3알킬(SO2)C0-3알킬로 구성된 군으로

부터 선택될 수 있으며 R3 는 수소 및 C1-4알킬로부터 선택된다.

본 발명의 여전히 또 다른 바람직한 구현예에서, M2 는 결합 또는 C1-3알킬이며, R
3 는 수소, 메틸 또는 디메틸이다.

추가의 바람직한 구현예에서, M2 는 결합, 메틸 및 에틸로 구성된 군으로부터 선택될 수 있으며, R3 는 수소, 메틸 또는 디
메틸이다.

본 발명의 추가의 구현예에서, M2 는 질소이다. 본 발명의 여전히 추가의 구현예에서, M2 는 산소이다.

본 발명의 또 다른 양태에 따라, X4 는 C0-4알킬R
5R6 , C 3-7시클로알킬, C1-4알킬(NR

5R6), NR5, C0-4알킬(NR
5R6)=N,

NR 5C0-4알킬(NR
5R6)=N, NOC0-4알킬, C1-4알킬할로, O, SO, SO2 및 S 로 구성된 군으로부터 선택되며, M

2 및 X4 사이

의 결합은 단일 결합이다.

본 발명의 바람직한 구현예에서, X4 는 C0-4알킬R
5R6, C 3-7시클로알킬, NR

5, O, SO, SO2 및 S 로 구성된 군으로부터 선

택되며, R5및R6 는 수소 및 C1-6알킬로 구성된 군으로부터 독립적으로 선택된다.

본 발명의 추가의 바람직한 구현예에서, X4 는 CH2, CHCH3, CH(CH 3)2 및 NR
5 로 구성된 군으로부터 선택된다. 본 발명

의 추가의 바람직한 구현예에서, X4 는 NR5 이며, R5 는 수소 및 C1-6알킬로부터 선택된다. 본 발명의 바람직한 구현예에

서, R 5 는 메틸 또는 수소이며, R6 는 수소이다.

본 발명의 여전히 바람직한 구현예에서, X4 는 O이다. 본 발명의 여전히 또 다른 바람직한 구현예에서, X4 는 S이다.

M2 및 X4 사이의 결합은 모든 토토머 형태에서 단일 결합이라는 것을 이해해야 한다.

본 발명의 구현예는 Q 가 5- 또는 6-원 고리인 것을 포함한다.

Q 가 5-원 고리일 경우에, Q는 트리아졸릴, 이미다졸릴, 옥사디아졸릴, 이미다졸로닐, 옥사졸로닐, 티아졸로닐, 테트라졸
릴 및 티아디아졸릴로 구성된 군으로부터 선택되며, 고리에서 임의의 치환가능한 질소 원자는 상기 질소 원자 상의 R4 로
치환된다.

하나의 구현예에서, 5 원 고리 Q는 트리아졸릴 및 티아디아졸릴로 구성된 군으로부터 선택된다. 또 다른 구현에에서, 5 원
고리 Q는 테트라졸릴 및 옥사디아졸릴로 구성된 군으로부터 선택된다. 추가의 구현에에서, 5 원 고리 Q는 이미다졸릴이
다.

Q가 6-원 고리인 경우에, Q는 벤조이미다졸릴, 벤조옥사졸릴, 테트라히드로트리아졸로피리딜, 테트라히드로트리아졸로
피리미디닐, 피리도닐, 피리다지닐, 이미다조피리딜, 옥사졸로피리딜, 티아졸로피리딜, 이미다조피리다지닐, 옥사졸로피
리다지닐, 티아졸로피리다지닐 및 퓨리닐로 구성된 군으로부터 선택된다.

본 발명의 바람직한 구현예에서, 6 원 고리 Q는 피리도닐, 테트라히드로트리아졸로피리딜 및 테트라히드로트리아졸로피
리미디닐로 구성된 군으로부터 선택된다. 또 다른 구현에에서, 6 원 고리 Q는 피리다지닐이다. 추가의 구현에에서, 6 원
고리 Q는 벤조이미다졸릴, 벤조옥사졸릴 및 이미다조피리딜로 구성된 군으로부터 선택된다.

Q는 0, 1, 2 또는 3개의 치환기 R4로 추가로 치환될 수 있는데, R4 치환기의 수는 용어 m2 로 나타낸다. 바람직한 구현예
에서, m2 는 1 또는 2이다.

Q가 5-원 고리인 경우에, 치환기 R4 는 C0-6알킬시아노, =NC1-4알킬, =NOR
5, C1-4알킬할로, 할로, C1-6알킬, OC1-4알

킬, C2-4알케닐, C 0-2알킬C3-6시클로알킬, C0-6알킬아릴, C0-6알킬헤테로아릴, OC0-6알킬아릴, OC0-6알킬헤테로아릴,

NC 0-6알킬아릴, NC0-6알킬헤테로아릴, C0-6알킬O아릴, C0-6알킬O헤테로아릴, C0-6알킬N아릴, C0-6알킬N헤테로아릴,

OC0-6알킬O아릴, OC0-6알킬O헤테로아릴, OC0-6알킬N아릴, OC 0-6알킬N헤테로아릴, NC0-6알킬O아릴, NC0-6알킬O헤

테로아릴, NC0-6알킬N아릴, NC0-6알킬N헤테로아릴, O(CO)C1-4알킬, C0-4알킬(CO)OC1-4알킬, C1-4알킬(S)C 0-4알킬,

C1-4알킬(SO)C0-4알킬, C1-4알킬(SO2)C0-4알킬, (SO)C0-4알킬, (SO2)C0-4 알킬, C1-4알킬OR
5, C0-4알킬N(C1-4알킬)2

및 C, N, O 및 S로 구성된 군으로부터 독립적으로 선택된 하나 이상의 원자를 포함하고, C, N 및 O 로 구성된 군으로부터
독립적으로 선택된 하나 이상의 원자를 포함하는 5-원 고리와 임의로 융합될 수 있는 3- 또는 6-원 비방향족 고리(상기
고리 및 상기 융합 고리는 하나 또는 2개의 A에 의해 치환될 수 있음)로 구성된 군으로부터 선택된다.
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본 발명의 추가의 구현예에서, 5 원 Q 고리상의 R4 는 C1-4알킬할로, C1-6 알킬, C2-4알케닐, C0-2알킬C3-6시클로알킬,

C0-6알킬아릴, C 0-6알킬헤테로아릴, OC0-6알킬아릴, OC0-6알킬헤테로아릴, NC0-6알킬아릴, NC0-6알킬헤테로아릴, C

0-6알킬O아릴, C0-6알킬O헤테로아릴, C0-6알킬N아릴, C0-6알킬N헤테로아릴, OC0-6알킬O아릴, OC0-6알킬O헤테로아

릴, OC0-6알킬N아릴, OC0-6알킬N헤테로아릴, NC0-6알킬O아릴, NC 0-6알킬O헤테로아릴, NC0-6알킬N아릴, NC0-6알킬

N헤테로아릴, C0-4알킬(CO)OC1-4알킬, C1-4알킬(S)C0-4알킬, C1-4알킬OR
5 및 C, N, O 및 S로 구성된 군으로부터 독립

적으로 선택된 하나 이상의 원자를 포함하고, C, N 및 O 로 구성된 군으로부터 독립적으로 선택된 하나 이상의 원자를 포
함하는 5-원 고리와 임의로 융합될 수 있는 3- 또는 6-원 비방향족 고리(상기 고리 및 상기 융합 고리는 하나 또는 2개의
A에 의해 치환될 수 있음)로 구성된 군으로부터 선택된다.

본 발명의 하나의 구현예에서, Q는 트리아졸릴, 이미다졸릴, 옥사디아졸릴, 이미다졸로닐, 옥사졸로닐, 티아졸로닐, 테트
라졸릴 및 티아디아졸릴로 구성된 군으로부터 선택되며, 고리에서 임의의 치환가능한 질소 원자는 상기 질소 원자 상의 R4

로 치환되며, R4 는 C1-4알킬할로, C1-6알킬, C2-4 알케닐, C0-2알킬C3-6시클로알킬, C0-6알킬아릴, C0-6알킬헤테로아릴,

OC0-6알킬아릴, OC0-6알킬헤테로아릴, NC0-6알킬아릴, NC0-6알킬헤테로아릴,C0-6알킬O아릴, C0-6알킬O헤테로아릴,

C0-6알킬N아릴, C0-6알킬N헤테로아릴, OC0-6알킬O아릴, OC0-6알킬O헤테로아릴, OC0-6알킬N아릴, OC 0-6알킬N헤테

로아릴, NC0-6알킬O아릴, NC0-6알킬O헤테로아릴, NC0-6알킬N아릴, NC 0-6알킬N헤테로아릴, C0-4알킬(CO)OC1-4알

킬, C1-4알킬(S)C0-4알킬, C1-4알킬OR
5 및 C, N, O 및 S로 구성된 군으로부터 독립적으로 선택된 하나 이상의 원자를 포

함하고, C, N 및 O 로 구성된 군으로부터 독립적으로 선택된 하나 이상의 원자를 포함하는 5-원 고리와 임의로 융합될 수
있는 3- 또는 6-원 비방향족 고리(상기 고리 및 상기 융합 고리는 하나 또는 2개의 A에 의해 치환될 수 있음)로 구성된 군
으로부터 선택된다.

본 발명의 또 다른 구현예에서, Q 는 트리아졸릴, 이미다졸릴, 옥사디아졸릴, 테트라졸릴 및 티아디아졸릴로 구성된 군으
로부터 선택되며, 고리에서 임의의 치환가능한 질소 원자는 상기 질소 원자상의 R4로 치환되며, R4 는 C1-4알킬할로, C1-

6알킬, C2-4알케닐, C0-2알킬C3-6시클로알킬, C0-6 알킬아릴, C0-6알킬헤테로아릴, OC0-6알킬아릴, OC0-6알킬헤테로아

릴, NC0-6알킬아릴, NC0-6알킬헤테로아릴,C 0-6알킬O아릴, C0-6알킬O헤테로아릴, C0-6알킬N아릴, C0-6알킬N헤테로아

릴, OC0-6 알킬O아릴, OC0-6알킬O헤테로아릴, OC0-6알킬N아릴, OC0-6알킬N헤테로아릴, NC0-6알킬O아릴, NC 0-6알

킬O헤테로아릴, NC0-6알킬N아릴, NC0-6알킬N헤테로아릴, C0-4알킬(CO)OC1-4 알킬, C1-4알킬(S)C0-4알킬, C1-4알킬

OR5 및 C, N, O 및 S로 구성된 군으로부터 독립적으로 선택된 하나 이상의 원자를 포함하고, C, N 및 O 로 구성된 군으로
부터 독립적으로 선택된 하나 이상의 원자를 포함하는 5-원 고리와 임의로 융합될 수 있는 3- 또는 6-원 비방향족 고리
(상기 고리 및 상기 융합 고리는 하나 또는 2개의 A에 의해 치환될 수 있음)로 구성된 군으로부터 선택된다.

Q가 6-원 고리인 경우에, 치환기 R4 는 수소, 히드록시, C0-6알킬시아노, =NR
5, =NOR5, C1-4알킬할로, 할로, C1-6알킬,

OC1-4 알킬, OC0-6알킬아릴, O(CO)C1-4알킬, C0-4알킬(S)C0-4알킬, C1-4알킬(SO)C0-4알킬, C1-4 알킬(SO2)C0-4알킬,

(SO)C0-4알킬, (SO2)C0-4알킬, C1-4알킬OR
5, C0-4알킬NR

5R6 및 C, N, O 및 S로 구성된 군으로부터 독립적으로 선택된

하나 이상의 원자를 포함하고, C, N 및 O 로 구성된 군으로부터 독립적으로 선택된 하나 이상의 원자를 포함하는 5- 또는
6-원 고리와 임의로 융합될 수 있는 5- 또는 6-원 고리(상기 고리 및 상기 융합 고리는 하나 또는 2개의 A에 의해 치환될
수 있음)로 구성된 군으로부터 선택된다.

본 발명의 바람직한 구현예에서, 6 원 Q 고리상의 R4 는 수소 및 C1-6알킬로부터 선택된다. 본 발명의 추가의 구현예에서,

R4 는 수소, 메틸, 에틸, 프로필, 부틸 또는 헥실이다.

본 발명의 바람직한 구현예에서, Q는 벤조이미다졸릴, 벤조옥사졸릴, 테트라히드로트리아졸로피리딜, 테트라히드로트리
아졸로피리미디닐, 피리도닐, 피리다지닐, 이미다조피리딜, 옥사졸로피리딜, 티아졸로피리딜, 이미다조피리다지닐, 옥사
졸로피리다지닐, 티아졸로피리다지닐 및 퓨리닐로 구성된 군으로부터 선택되며, R4 는 수소 또는 C1-6알킬이다.

본 발명의 또 다른 바람직한 구현예에서, Q는 벤조이미다졸릴, 벤조옥사졸릴, 테트라히드로트리아졸로피리딜, 테트라히드
로트리아졸로피리미디닐, 피리도닐, 피리다지닐 및 이미다조피리딜로 구성된 군으로부터 선택되며, R4 는 수소 또는 C1-6
알킬이다.

본 발명의 바람직한 구현예에서, R4 는 벤조[b]티오페닐, 벤조디옥솔릴, 브로모, 브로모퓨릴, 부톡시페닐, 클로로메톡시피
리딜, 클로로페닐, 클로로페닐메탄올, 클로로피리딜, 클로로티오펜, 시아노페닐, 시클로헥실, 시클로펜틸, 디클로로-페닐,
디클로로피리딜, 디플루오로페닐, 디메틸티아졸릴, 에탄올, 에톡시메틸, 플루오로메틸페닐, 플루오로페닐, 포름산 메틸 에
스테르, 퓨릴, 수소, 히드록시페녹시메틸, 히드록시페닐, 이미다졸릴, 메톡시에틸, 메톡시메틸, 메톡시페녹시메틸, 메톡시
페닐, 메톡시페닐에틸, 메톡시피리다지닐, 메톡시피리딜, 메톡시피리미디닐, 메톡시티오펜, 메틸이미다졸릴, 메틸피리딜,
메틸설파닐메틸, 메틸티아졸릴, 메틸티오펜, 니트로퓨릴, 니트로페닐, 페닐, p-톨릴옥시메틸, 피리다지닐, 피리딘-옥시딜,
벤질모르폴리닐, 피리디놀릴, 피리딜, 피리딜메틸, 피리미디닐, tert-부틸페닐, 테트라히드로퓨릴, 티아졸릴, 티오펜, 톨
릴, 트리플루오로메틸, 아세트산 메틸에스테르, 알릴, 아미노, 벤질, 시클로프로필메틸, 에틸, 플루오로벤질, 플루오로에
틸, 퓨릴메틸, 히드록시에틸, 이소부틸, 메틸, 메틸벤질, 메틸부틸, 메틸설파닐프로필, n-부틸, n-헥실, n-프로필, 테트라
히드로퓨릴메틸, 티오페닐메틸 및 트리플루오로에틸로 구성된 군으로부터 선택된다.
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고리 Q는 고리에서 탄소 및/또는 질소 원자상의 하나 이상의 R4 에 의해 치환될 수 있다. Q가 탄소 원자상에 치환되는 경
우에, R4 는 벤조[b]티오페닐, 벤조디옥솔릴, 브로모, 브로모퓨릴, 부톡시페닐, 클로로메톡시피리딜, 클로로페닐, 클로로
페닐메탄올, 클로로피리딜, 클로로티오펜, 시아노페닐, 시클로헥실, 시클로펜틸, 디클로로-페닐, 디클로로피리딜, 디플루
오로페닐, 디메틸티아졸릴, 에탄올, 에톡시메틸, 플루오로메틸페닐, 플루오로페닐, 포름산 메틸 에스테르, 퓨릴, 수소, 히
드록시페녹시메틸, 히드록시페닐, 이미다졸릴, 메톡시에틸, 메톡시메틸, 메톡시페녹시메틸, 메톡시페닐, 메톡시페닐에틸,
메톡시피리다지닐, 메톡시피리딜, 메톡시피리미디닐, 메톡시티오펜, 메틸이미다졸릴, 메틸피리딜, 메틸설파닐메틸, 메틸
티아졸릴, 메틸티오펜, 니트로퓨릴, 니트로페닐, 페닐, p-톨릴옥시메틸, 피리다지닐, 피리딘-옥시딜, 벤질모르폴리닐, 피
리디놀릴, 피리딜, 피리딜메틸, 피리미디닐, tert-부틸페닐, 테트라히드로퓨릴, 티아졸릴, 티오펜, 톨릴 및 트리플루오로메
틸로부터 선택된다.

Q가 질소 원자상에 치환되는 경우에, R4 는 아세트산 메틸에스테르, 알릴, 아미노, 벤질, 시클로프로필, 시클로프로필메틸,
에틸, 플루오로벤질, 플루오로에틸, 퓨릴메틸, 히드록시에틸, 이소부틸, 메톡시에틸, 메틸, 메틸벤질, 메틸부틸, 메틸설파
닐프로필, n-부틸, n-헥실, n-프로필, 테트라히드로퓨릴메틸, 티오페닐메틸 및 트리플루오로에틸로부터 선택된다.

R4 가 고리인 경우에, R4 는 하나 이상의 치환기 A로 치환될 수 있는데, A는 수소, 히드록시, 할로, 니트로, 옥소, C0-6알킬

시아노, C0-4알킬C3-6시클로알킬, C1-6알킬, C1-6알킬할로, OC1-6알킬할로, C2-6알케닐, C0-3알킬아릴, C0-6알킬OR
5,

OC2-6알킬OR
5, C1-6알킬SR

5, OC2-6알킬SR
5, (CO)R5, O(CO)R 5, OC2-6알킬시아노, OC1-6알킬CO2R

5, O(CO)OR5,

OC1-6알킬(CO)R
5, C1-6알킬(CO)R

5, NR 5OR6, OC2-6알킬NR
5R6, C0-6알킬(CO)NR

5R6, OC1-6알킬(CO)NR
5R6, OC2-6

알킬NR5(CO)R6 , C0-6알킬NR
5(CO)R6, C0-6알킬NR

5(CO)NR 5R6, O(CO)NR5R6, C0-6알킬(SO2)NR
5R6, OC 2-6알킬

(SO2)NR
5R6, C0-6알킬NR

5(SO 2)R
6, OC2-6알킬NR

5(SO2)R
6, SO3R

5, C1-6알킬NR
5(SO2)NR

5R6, OC2-6알킬(SO2)R
5,

C0-6알킬(SO2)R
5, C0-6알킬(SO)R

5, OC2-6알킬(SO)R
5 및 C, N, O 및 S로 구성된 군으로부터 독립적으로 선택되는 하나

이상의 원자를 포함하는 5-원 고리로부터 선택된다.

바람직한 구현예에서, A는 히드록시, 할로, 니트로, 옥소, C0-6알킬시아노, C1-6알킬, C2-6알케닐, C0-3알킬아릴, C0-6알

킬OR5및 C 및 O로 구성된 군으로부터 독립적으로 선택되는 하나 이상의 원자를 포함하는 5-원 고리로부터 선택된다.

본 발명의 특정 구현예는 하기를 포함한다:

2-[5-(3-메톡시-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-1H-벤조이미다졸,

5-(3-메톡시-페닐)-3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

3-[5-(1-메틸-5-티오펜-2-일-1H-이미다졸-2-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-벤조니트릴,

3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-페닐-[1,2,4]옥사디아졸,

2-[5-(3-메톡시-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-5-메틸-1H-벤조이미다졸,

3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸,

3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-(3-트리플루오로메틸-페닐)-[1,2,4]옥사디아
졸,

3-(3-메톡시-페닐)-5-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-3-페닐-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-3-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸,

3-[3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-벤조니트릴,

3-[4-메틸-5-(2-메틸-티아졸-4-일)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸,

3-[5-(2-메틸-티아졸-4-일)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일설파닐메틸]-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸,

3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-티오펜-2-일-[1,2,4]옥사디아졸,

3-[5-(2,4-디메틸-티아졸-5-일)-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸,

3-[4-메틸-5-(5-니트로-퓨란-2-일)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸,
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4-[4-메틸-5-(5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일]-피리딘,

3-[5-(4-tert-부틸-페닐)-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-5-m-톨릴-[1,2,4]-옥사디아졸,

2-클로로-5-[4-메틸-5-(5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일]-피리딘,

2-[5-(3-메톡시-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-벤조옥사졸,

3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-티오펜-3-일-[1,2,4]옥사디아졸,

3-(5-퓨란-2-일-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(3-플루오로-페닐)-3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

2-(5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐)-피리딘,

2-[5-(3-메톡시-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-1H-이미다조[4,5-b]피리딘,

5-(3-플루오로-5-메틸-페닐)-3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아
졸,

3-메틸-5-[3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-피리딘,

3-(4-메틸-5-페닐-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸,

2-[4-메틸-5-(5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일]-피리딘,

4-벤질-2-[4-메틸-5-(5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일]-모르폴린,

4-[4-메틸-5-(5-티오펜-3-일-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일]-피리딘,

3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-티아졸-4-일-[1,2,4]옥사디아졸,

3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-(3-니트로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸,

2-메틸-4-[3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-피리딘,

3-[4-메틸-5-(5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일]-피리딘,

3-(4-메틸-5-티오펜-3-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸,

3-(4-메틸-5-티아졸-4-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(3-요오도-페닐)-3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(3-에틸-페닐)-3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

2-[5-(2-메틸-피리딘-4-일)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-1H-벤조이미다졸,

2-[5-(3-요오도-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-1H-벤조이미다졸,

3-(4-메틸-5-트리플루오로메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸,

2,6-디클로로-4-[4-메틸-5-(5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일]-피리딘,

3-(4-메틸-5-p-톨릴-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸,

디메틸-{3-[3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]페닐}-아
민,

5-(3-클로로-페닐)-3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,
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3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-(3-트리플루오로메톡시-페닐)[1,2,4]옥사디아
졸,

3-(5-시클로헥실-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸,

3-(5-tert-부틸-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(3-브로모-페닐)-3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

2-[5-(3-브로모-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-1H-벤조이미다졸,

5-(3-메톡시메틸-페닐)-3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-l설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

2-[5-(3-메톡시메틸-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-1H-벤조이미다졸,

4-[5-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-피리딘,

2-{1-[5-(3-메톡시-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-에틸설파닐}-1-메틸-1H-이미다조[4,5-b]피리딘,

2-[5-(3-메톡시-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-1-메틸-1H-이미다조[4,5-b],

3-[1-메틸-1-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐)-에틸]-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸,

3-[1-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐)-에틸]-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸,

3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-설포닐메틸)-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸,

3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-설피닐메틸)-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸, 또는

5-(3-퓨란-3-일-페닐)-3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

또는 이의 염.

본 발명의 추가의 특정 구현예는 하기를 포함한다:

4-(4-시클로프로필-5-{1-[5-(2,5-디플루오로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-에틸설파닐}-4H-[1,2,4]트리아졸
-3-일)-피리딘,

4-(5-{1-[5-(3-메톡시-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-에틸설파닐}-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-피리딘,

4-{4-메틸-5-[1-(5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸-3-일)-에틸설파닐]-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피리딘,

5-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-3-o-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(3-클로로-페닐)-3-(4-시클로프로필-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

2-{3-[5-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-5-티오펜-2-일-[1,2,4]트리아졸-4-
일}-에탄올,

4-{4-에틸-5-[5-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피
리미딘,

3-(4-에틸-5-퓨란-3-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸,

{3-[5-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-5-티오펜-2-일-[1,2,4]트리아졸-4-일}-
아세트산 메틸 에스테르,

5-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-3-[5-퓨란-2-일-4-(2-메톡시-에틸)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-
[1,2,4]옥사디아졸,

3-(4-시클로프로필-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-[1,2,4]옥
사디아졸,
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3-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-5-(4-시클로프로필메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-
[1,2,4]옥사디아졸,

4-{5-[3-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일메틸설파닐]-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-
피리미딘,

3-(5-시클로펜틸-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸,

3-(3-클로로-페닐)-5-{4-에틸-5-[2-(4-메톡시-페닐)-에틸]-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸}-[1,2,4]옥사
디아졸,

5-(3-클로로-페닐)-3-(4-에틸-5-p-톨릴옥시메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(3-클로로-페닐)-3-[4-(2-메톡시-에틸)-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-[1,2,4]옥사디
아졸,

3-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-5-(4-에틸-5-메톡시메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아
졸,

5-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-3-(4-에틸-5-메톡시메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아
졸,

5-(3-클로로-페닐)-3-(4-에틸-5-메톡시메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

3-(3-클로로-페닐)-5-(4-에틸-5-메톡시메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

4-(5-{1-[3-(3-클로로-페닐)-이속사졸-5-일]-에틸설파닐}-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-피리딘,

3-(4-알릴-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸,

3-(4-알릴-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-티오펜-3-일-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(4-알릴-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-3-퓨란-2-일-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(3-클로로-페닐)-3-[4-에틸-5-(4-메톡시-페녹시메틸)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-[1,2,4]옥사디아
졸,

3-(3-클로로-페닐)-5-[4-에틸-5-(4-메톡시-페녹시메틸)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-[1,2,4]옥사디아
졸,

{5-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일메틸설파닐]-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-메탄올,

3-(3-클로로-페닐)-5-[4-에틸-5-(2-메톡시-에틸)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-[1,2,4]옥사디아졸,

3-(3-클로로-페닐)-5-(4-에틸-5-메틸설파닐메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

3-(3-클로로-페닐)-5-(5-에톡시메틸-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

5-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일메틸설파닐]-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-카르복실산 메틸 에스
테르,

2-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-5-(4-에틸-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,3,4]옥사디아
졸,

2-(3-클로로-페닐)-5-(4-시클로프로필-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,3,4]옥사디아졸,

5-(3-클로로-페닐)-3-{1-[4-에틸-5-(테트라히드로-퓨란-2-일)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐]-에틸}-
[1,2,4]옥사디아졸,

4-(5-{1-[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-에틸설파닐}-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-피리다
진,
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4-(5-{1-[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-에틸설파닐}-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일메틸)-피
리딘,

5-(5-{1-[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-에틸설파닐}-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-피리딘
-2-올,

4-(5-{1-[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-에틸설파닐}-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-페놀,

5-(3-클로로-페닐)-3-[5-(4-메톡시-페녹시메틸)-4-(테트라히드로-퓨란-2-일메틸)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설
파닐메틸]-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(3-클로로-페닐)-3-[4-시클로프로필-5-(4-메톡시-페녹시메틸)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-[1,2,4]
옥사디아졸,

5-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-3-(4-에틸-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아
졸,

3-(4-에틸-5-메톡시메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸,

3-[4-에틸-5-(테트라히드로-퓨란-2-일)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸,

2-(3-클로로-페닐)-5-{1-[4-에틸-5-(4-메톡시-페닐)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐]-에틸}-[1,3,4]옥사디아
졸,

4-{5-[3-(2,5-디플루오로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일메틸설파닐]-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피리미
딘,

4-{5-[5-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-
피리미딘,

3-(3-클로로-페닐)-5-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(3-메틸설파닐-페닐)-3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

2-[5-(3-메틸설파닐-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-1H-벤조이미다졸,

5-(2,5-디메틸-페닐)-3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아
졸,

5-(3-시클로프로필-페닐)-3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

4-{5-[2-(3-클로로-페닐)-옥사졸-4-일메틸설파닐]-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피리딘,

4-[4-메틸-5-(5-티오펜-2-일-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일]-피리딘,

4-{4-메틸-5-[5-(3-메틸설파닐-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피리딘,

4-{5-[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피리딘,

2-메틸-4-[3-(4-메틸-5-피리딘-4-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-피리딘,

1-{3-[3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-페닐}-에타논,

4-{5-[5-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피
리딘,

2-메틸-4-[4-메틸-5-(5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일]-피리딘,

3-[5-(3-클로로-페닐)-이속사졸-3-일메틸설파닐]-4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸,

4-{5-[5-(3-클로로-페닐)-이속사졸-3-일메틸설파닐]-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피리딘,
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3-(4-부틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(3-클로로-페닐)-3-[4-(3-메톡시-프로필)-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-[1,2,4]옥사
디아졸,

3-(4-벤질-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(3-클로로-페닐)-3-(4-퓨란-2-일메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아
졸,

3-{5-[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피리딘,

5-(3-클로로-페닐)-3-(4-메틸-5-티오펜-3-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

4-{5-[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-2-메틸-피리
딘,

5-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디
아졸,

4-{5-[5-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-
피리딘,

3-{5-[5-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피
리딘,

5-(3-클로로-페닐)-3-(5-티오펜-2-일-4-티오펜-2-일메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디
아졸,

5-(3-클로로-페닐)-3-(4-에틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

3-{5-[3-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일메틸설파닐]-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피
리딘,

4-{5-[3-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일메틸설파닐]-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피
리딘,

4-{5-[5-(5-브로모-2-플루오로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-
피리딘,

3-{5-[5-(5-브로모-2-플루오로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-
피리딘,

5-(5-브로모-2-플루오로-페닐)-3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디
아졸,

5-(4-메틸-5-티오펜-3-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-3-페닐-[1,2,4]옥사디아졸,

3-{5-[5-(3-플루오로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피리딘,

4-{5-[5-(3-플루오로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피리딘,

5-(3-플루오로-페닐)-3-(4-메틸-5-티오펜-3-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

3-[4-메틸-5-(5-티오펜-3-일-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일]-피리딘,

3-(4-메틸-5-티오펜-3-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-티오펜-3-일-[1,2,4]옥사디아졸,

2-클로로-4-[3-(4-메틸-5-피리딘-3-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-피리딘,

2-클로로-4-[3-(4-메틸-5-피리딘-4-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-피리딘,

2-클로로-4-[3-(4-메틸-5-티오펜-3-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-피리딘,
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4-[4-메틸-5-(5-페닐-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일]-피리딘,

3-(4-메틸-5-티오펜-3-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-페닐-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(5-브로모-2-플루오로-페닐)-3-(4-메틸-5-티오펜-3-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디
아졸,

3-[5-(3-클로로-페닐)-이속사졸-3-일메틸설파닐]-4-에틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸,

2-클로로-4-[3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-피리딘,

4-{5-[3-(3-플루오로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일메틸설파닐]-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피리딘,

3-(3-플루오로-페닐)-5-(4-메틸-5-티오펜-3-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

3-(4-에틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸,

3-(4-에틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-[1,2,4]옥사디아
졸,

4-{5-[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-4-퓨란-2-일메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피
리딘,

4-{5-[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피리딘,

3-{5-[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피리딘,

5-(3-클로로-페닐)-3-(4-에틸-5-티오펜-3-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

3-{5-[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-4-퓨란-2-일메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피
리딘,

3-(4-퓨란-2-일메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(5-플루오로-2-메틸-페닐)-3-(4-퓨란-2-일메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-
[1,2,4]옥사디아졸,

5-(3-클로로-페닐)-3-(4-퓨란-2-일메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

3-[3-(4-메틸-5-피리딘-3-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-벤조니트릴,

3-[3-(4-메틸-5-피리딘-4-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-벤조니트릴,

3-[3-(4-메틸-5-티오펜-3-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-벤조니트릴,

5-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-3-(4-에틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디
아졸,

2-클로로-4-[3-(4-에틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-피리딘,

3-(4-에틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-티오펜-3-일-[1,2,4]옥사디아졸,

3-(4-에틸-5-티오펜-3-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸,

4-[4-에틸-5-(5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일]-피리딘,

3-[4-에틸-5-(5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일]-피리딘,

3-(4-에틸-5-티오펜-3-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-[1,2,4]옥사디아
졸,

4-{4-에틸-5-[5-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피
리딘,
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3-{4-에틸-5-[5-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피
리딘,

3-[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-5-피리딘-4-일-[1,2,4]트리아졸-4-일아민,

4-{5-[5-(5-브로모-2-플루오로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-
피리딘,

5-(4-메틸-5-티오펜-3-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-3-티오펜-2-일-[1,2,4]옥사디아졸,

3-[3-(4-에틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-벤조니트릴,

3-(4-에틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-페닐-[1,2,4]옥사디아졸,

4-[3-(4-에틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-2-메톡시피리딘,

3-(3-클로로-페닐)-5-(4-에틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

4-{5-[5-(3-클로로-페닐)-이속사졸-3-일메틸설파닐]-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피리딘,

2-메틸-4-[3-(4-메틸-5-티오펜-3-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-피리딘,

4-[3-(4-에틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-2-메틸-피리딘,

5-(4-에틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-3-티오펜-2-일-[1,2,4]옥사디아졸,

4-{5-[5-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-
피리딘,

4-[3-(4-에틸-5-피리딘-4-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-2-메틸-피리딘,

3-{5-[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-벤조니트릴,

5-(3-클로로-페닐)-3-[5-(3-클로로-페닐)-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(3-클로로-페닐)-3-[5-(4-클로로-페닐)-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-[1,2,4]옥사디아졸,

4-{5-[5-(2,5-디클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피리딘,

5-(2,5-디클로로-페닐)-3-(4-에틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(2,5-디플루오로-페닐)-3-(4-에틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

4-{5-[5-(2,5-디플루오로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피리
딘,

5-(2,5-디클로로-페닐)-3-(4-에틸-5-티오펜-3-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(2,5-디플루오로-페닐)-3-(4-에틸-5-티오펜-3-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

4-{5-[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-4-프로필-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피리딘,

4-{5-[5-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-4-프로필-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-
피리딘,

3-(4-에틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-티오펜-2-일-[1,2,4]옥사디아졸,

3-(4-메틸-5-티오펜-3-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-티오펜-2-일-[1,2,4]옥사디아졸,

4-[4-메틸-5-(3-티오펜-3-일-[1,2,4]옥사디아졸-5-일메틸설파닐)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일]-피리딘,

5-(4-메틸-5-티오펜-3-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-3-티오펜-3-일-[1,2,4]옥사디아졸,
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5-(4-에틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-3-티오펜-3-일-[1,2,4]옥사디아졸,

5-[3-(4-에틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-티오펜-3-카르보
니트릴,

5-(3-클로로-페닐)-3-[5-(2-플루오로-페닐)-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(3-클로로-페닐)-3-[5-(3-플루오로-페닐)-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(3-클로로-페닐)-3-[5-(4-플루오로-페닐)-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-[1,2,4]옥사디아졸,

3-(5-벤조[b]티오펜-2-일-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(3-클로로-페닐)-3-[5-(3-메톡시-페닐)-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(3-클로로-페닐)-3-[5-(4-메톡시-페닐)-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-[1,2,4]옥사디아졸,

3-(4-에틸-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸,

3-(4-에틸-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸,

3-(4-에틸-5-트리플루오로메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-[1,2,4]옥사
디아졸,

3-[5-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-5-피리딘-4-일-[1,2,4]트리아졸-4-일아민,

3-[5-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-5-티오펜-2-일-[1,2,4]트리아졸-4-일아민,

3-피리딘-4-일-5-(5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐)-[1,2,4]트리아졸-4-일아민,

3-티오펜-2-일-5-(5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐)-[1,2,4]트리아졸-4-일아민,

3-(4-에틸-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-티오펜-3-일-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(3-클로로-페닐)-3-(4-에틸-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

4-[3-(4-에틸-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-2-메틸-피리딘,

5-(2,5-디플루오로-페닐)-3-(4-에틸-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

4-[4-에틸-5-(5-티오펜-3-일-이속사졸-3-일메틸설파닐)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일]-피리딘,

4-에틸-3-퓨란-2-일-5-(5-티오펜-3-일-이속사졸-3-일메틸설파닐)-4H-[1,2,4]트리아졸,

5-(3-클로로-페닐)-3-[5-(3,5-디클로로-페닐)-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(3-클로로-페닐)-3-(4-에틸-5-p-톨릴-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(3-클로로-페닐)-3-(4-에틸-5-m-톨릴-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(3-클로로-페닐)-3-[4-에틸-5-(3-니트로-페닐)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-[1,2,4]옥사디아졸,

4-{5-[3-(3-클로로-페닐)-이속사졸-5-일메틸설파닐]-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피리딘,

5-(3-클로로-페닐)-3-[5-(2,5-디플루오로-페닐)-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-[1,2,4]옥사디아
졸,

5-(3-클로로-페닐)-3-[5-(3-클로로-페닐)-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(3-클로로-페닐)-3-[5-(4-클로로-페닐)-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-[1,2,4]옥사디아졸,

4-{5-[5-(3-클로로-페닐)-옥사졸-2-일메틸설파닐]-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피리딘,
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3-[5-(3-클로로-페닐)-옥사졸-2-일메틸설파닐]-4-에틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸,

3-[5-(3-클로로-페닐)-옥사졸-2-일메틸설파닐]-4-에틸-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸,

5-(2-클로로-5-메틸-페닐)-3-(4-에틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

4-{5-[3-(3-클로로-페닐)-이속사졸-5-일메틸설파닐]-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피리딘,

3-[3-(3-클로로-페닐)-이속사졸-5-일메틸설파닐]-4-에틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸,

3-[3-(3-클로로-페닐)-이속사졸-5-일메틸설파닐]-4-에틸-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸,

4-{5-[5-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-이속사졸-3-일메틸설파닐]-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피리딘,

5-(2,5-디클로로-티오펜-3-일)-3-(4-에틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디
아졸,

4-{5-[5-(2,5-디클로로-티오펜-3-일)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-
피리딘,

4-{4-에틸-5-[5-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-이속사졸-3-일메틸설파닐]-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피리딘,

4-에틸-3-[5-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-이속사졸-3-일메틸설파닐]-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸,

4-에틸-3-[5-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-이속사졸-3-일메틸설파닐]-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸,

5-(3-클로로-페닐)-3-(4-에틸-5-트리플루오로메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

3-(3-클로로-페닐)-5-(4-에틸-5-트리플루오로메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

3-(4-에틸-5-트리플루오로메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-티오펜-3-일-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(4-에틸-5-트리플루오로메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-3-티오펜-3-일-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(3-클로로-페닐)-3-[4-에틸-5-(3-플루오로-페닐)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(3-클로로-페닐)-3-[4-에틸-5-(4-플루오로-페닐)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-[1,2,4]옥사디아졸,

3-(4-에틸-5-트리플루오로메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-티오펜-2-일-[1,2,4]옥사디아졸,

3-{3-[5-(3-클로로-티오펜-2-일)-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-[1,2,4]옥사디아졸-5-일}-벤조
니트릴,

4-{5-[5-(3-클로로-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일메틸설파닐]-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피리딘,

2-(3-클로로-페닐)-5-(4-에틸-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,3,4]옥사디아졸,

5-(3-클로로-페닐)-3-[4-에틸-5-(4-메톡시-페닐)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(3-클로로-페닐)-3-[5-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-4-퓨란-2-일메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-
[1,2,4]옥사디아졸,

4-[3-(4-에틸-5-트리플루오로메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-2-메틸-피리
딘,

3-(4-에틸-5-트리플루오로메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-(3-메톡시-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(4-에틸-5-트리플루오로메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-3-(3-메톡시-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(4-에틸-5-트리플루오로메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-3-티오펜-2-일-[1,2,4]옥사디아졸,
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5-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-3-(4-에틸-5-트리플루오로메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥
사디아졸,

3-[3-(4-에틸-5-트리플루오로메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-벤조니트릴,

3-[5-(3-클로로-페닐)-이속사졸-3-일메틸설파닐]-4-에틸-5-트리플루오로메틸-4H-[1,2,4]트리아졸,

3-[5-(3-클로로-페닐)-옥사졸-2-일메틸설파닐]-4-에틸-5-트리플루오로메틸-4H-[1,2,4]트리아졸,

4-에틸-3-(5-티오펜-3-일-이속사졸-3-일메틸설파닐)-5-트리플루오로메틸-4H-[1,2,4]트리아졸,

4-{3-[5-(3-플루오로-페닐)-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-[1,2,4]옥사디아졸-5-일}-2-메틸-피
리딘,

4-{3-[5-(3-클로로-페닐)-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-[1,2,4]옥사디아졸-5-일}-2-메틸-피리
딘,

4-{3-[5-(4-클로로-페닐)-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-[1,2,4]옥사디아졸-5-일}-2-메틸-피리
딘,

4-{3-[5-(4-메톡시-페닐)-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-[1,2,4]옥사디아졸-5-일}-2-메틸-피리
딘,

4-[3-(4-에틸-5-p-톨릴-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-2-메틸-피리딘,

3-(4-에틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-(3-플루오로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸,

4-{4-에틸-5-[5-(3-플루오로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피리딘,

5-(3-클로로-페닐)-3-[5-(3,5-디플루오로-페닐)-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-[1,2,4]옥사디아
졸,

5-(3-클로로-페닐)-3-[5-(2,6-디플루오로-페닐)-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-[1,2,4]옥사디아
졸,

2-[3-(4-에틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-4-메틸-페놀,

3-{1-[5-(3-클로로-페닐)-이속사졸-3-일]-에틸설파닐}-4-에틸-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸,

4-(5-{1-[5-(3-클로로-페닐)-이속사졸-3-일]-에틸설파닐}-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-피리딘,

3-[5-(4-부톡시-페닐)-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸,

3-(5-벤조[1,3]디옥솔-5-일-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아
졸,

3-(4-에틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-(2-메틸-티아졸-4-일)-[1,2,4]옥사디아졸,

3-(4-에틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-(4-플루오로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸,

4-에틸-3-{1-[5-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-이속사졸-3-일]-에틸설파닐}-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸,

4-(4-에틸-5-{1-[5-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-이속사졸-3-일]-에틸설파닐}-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-피리
딘,

5-(3-클로로-페닐)-3-[4-에틸-5-(3-메틸-3H-이미다졸-4-일)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-[1,2,4]옥
사디아졸,

5-(3-클로로-페닐)-3-[4-에틸-5-(1-메틸-1H-이미다졸-2-일)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-[1,2,4]옥
사디아졸,

5-(3-클로로-페닐)-3-[4-에틸-5-(1-메틸-1H-이미다졸-4-일)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-[1,2,4]옥
사디아졸,
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4-{5-[5-(3-클로로-페닐)-4-메틸-이속사졸-3-일메틸설파닐]-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피리딘,

3-[5-(3-클로로-페닐)-4-메틸-이속사졸-3-일메틸설파닐]-4-에틸-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸,

3-(4-에틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-(4-메틸-티오펜-2-일)-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(3-클로로-페닐)-3-[4-에틸-5-(3-메틸-티오펜-2-일)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-[1,2,4]옥사디아
졸,

5-(3-클로로-페닐)-3-[4-에틸-5-(5-메틸-티오펜-2-일)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-[1,2,4]옥사디아
졸,

4-{5-[4-클로로-5-(3-클로로-페닐)-이속사졸-3-일메틸설파닐]-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피리딘,

3-[4-클로로-5-(3-클로로-페닐)-이속사졸-3-일메틸설파닐]-4-에틸-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸,

2-클로로-4-{5-[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-6-
메틸-피리딘,

3-[5-(5-브로모-퓨란-2-일)-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아
졸,

2-클로로-4-{5-[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피
리딘,

2-클로로-4-{5-[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-6-
메톡시피리딘,

2-[3-(4-에틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-4-메틸-벤조니트
릴,

5-(3-클로로-페닐)-3-[4-에틸-5-(3-메톡시-티오펜-2-일)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-[1,2,4]옥사디
아졸,

3-[5-(5-클로로-티오펜-3-일)-이속사졸-3-일메틸설파닐]-4-에틸-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸,

3-[3-(4-에틸-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-5-플루오로-벤조니
트릴,

4-에틸-3-(5-페닐-이속사졸-3-일메틸설파닐)-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸,

4-메틸-3-(5-페닐-이속사졸-3-일메틸설파닐)-5-티오펜-3-일-4H-[1,2,4]트리아졸,

4-에틸-3-퓨란-2-일-5-(5-페닐-이속사졸-3-일메틸설파닐)-4H-[1,2,4]트리아졸,

4-[4-에틸-5-(5-페닐-이속사졸-3-일메틸설파닐)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일]-피리딘,

4-[4-메틸-5-(5-페닐-이속사졸-3-일메틸설파닐)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일]-피리딘,

2-(4-에틸-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-m-톨릴-[1,3,4]옥사디아졸,

4-[4-메틸-5-(5-m-톨릴-[1,3,4]옥사디아졸-2-일메틸설파닐)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일]-피리딘,

4-[4-에틸-5-(5-m-톨릴-[1,3,4]옥사디아졸-2-일메틸설파닐)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일]-피리딘,

4-{5-[5-(5-클로로-티오펜-3-일)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피리
딘,

3-[3-(4-에틸-5-피리딘-4-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-4-플루오로-벤조
니트릴,

3-[3-(4-에틸-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-4-플루오로-벤조니
트릴,
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3-[3-(4-에틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-4-플루오로-벤조
니트릴,

3-[3-(4-에틸-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-벤조니트릴,

3-[5-(4-에틸-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-벤조니트릴,

3-[3-(4-메틸-5-트리플루오로메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-벤조니트릴,

5-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-3-(4-메틸-5-트리플루오로메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥
사디아졸,

2-클로로-4-[3-(4-에틸-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-피리딘,

2-클로로-4-[3-(5-퓨란-2-일-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-피리딘,

2-(3-클로로-페닐)-5-[4-메틸-5-(2-메틸-티아졸-4-일)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-[1,3,4]옥사디아
졸,

2-(3-클로로-페닐)-5-(4-메틸-5-티아졸-4-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,3,4]옥사디아졸,

2-(3-클로로-페닐)-5-(5-퓨란-2-일-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,3,4]옥사디아졸,

2-(3-클로로-페닐)-5-(4-에틸-5-트리플루오로메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,3,4]옥사디아졸,

4-{4-에틸-5-[5-(4-메틸-티오펜-2-일)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피리딘,

3-(4-에틸-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-(4-메틸-티오펜-2-일)-[1,2,4]옥사디아졸,

3-(3-클로로-페닐)-5-(4-에틸-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

4-{5-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일메틸설파닐]-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피리딘,

4-{4-에틸-5-[5-(3-니트로-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일메틸설파닐]-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피리딘,

2-(4-에틸-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-(3-니트로-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸,

4-{5-[5-(3-클로로-페닐)-이속사졸-3-일메틸설파닐]-4-시클로프로필-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피리딘,

3-[5-(3-클로로-페닐)-이속사졸-3-일메틸설파닐]-4-에틸-5-(4-메톡시-페닐)-4H-[1,2,4]트리아졸,

5-(3-클로로-페닐)-3-[1-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐)-에틸]-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(3-클로로-페닐)-3-[1-(4-에틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐)-에틸]-[1,2,4]옥사디아졸,

4-(5-{1-[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-에틸설파닐}-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-피리딘,

4-(5-{1-[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-에틸설파닐}-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-피리딘,

3-[5-(4-에틸-5-피리딘-4-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일]-벤조니트릴,

3-[5-(4-에틸-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일]-벤조니트릴,

3-[5-(4-메틸-5-피리딘-4-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일]-벤조니트릴,

3-[5-(4-시클로프로필-5-피리딘-4-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일]-벤조니트
릴,

4-{5-[5-(3-클로로-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일메틸설파닐]-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피리딘,

4-{5-[5-(3-클로로-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일메틸설파닐]-4-시클로프로필-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피리
딘,
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4-{5-[5-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일메틸설파닐]-4-시클로프로필-4H-[1,2,4]트리아졸
-3-일}-피리딘,

2-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-5-[4-에틸-5-(4-메톡시-페닐)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-[1,3,4]옥
사디아졸,

4-{5-[5-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일메틸설파닐]-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-
피리딘,

4-{5-[5-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일메틸설파닐]-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-
피리딘,

2-(3-클로로-페닐)-5-[4-에틸-5-(4-메톡시-페닐)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-[1,3,4]옥사디아졸,

2-(3-클로로-페닐)-5-[1-(4-에틸-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐)-에틸]-[1,3,4]옥사디아졸,

5-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-3-[1-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐)-에틸]-[1,2,4]
옥사디아졸,

4-(5-{1-[5-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-에틸설파닐}-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-
3-일)-피리딘,

4-(5-{1-[5-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-에틸설파닐}-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-
3-일)-피리딘,

2-클로로-4-[3-(4-시클로프로필-5-피리딘-4-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-
일]-피리딘,

4-{5-[5-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일메틸설파닐]-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피
리딘,

4-{4-에틸-5-[5-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일메틸설파닐]-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피
리딘,

4-{4-시클로프로필-5-[5-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일메틸설파닐]-4H-[1,2,4]트리아졸-
3-일}-피리딘,

2-(4-에틸-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸,

2-[4-에틸-5-(4-메톡시-페닐)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-5-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-[1,3,4]옥사
디아졸,

4-{5-[5-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-이속사졸-3-일메틸설파닐]-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피리딘,

4-(5-{1-[5-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-이속사졸-3-일]-에틸설파닐}-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-피리
딘,

4-{5-[5-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-이속사졸-3-일메틸설파닐]-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피리딘,

4-(5-{1-[5-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-이속사졸-3-일]-에틸설파닐}-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-피리
딘,

4-{5-[5-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-이속사졸-3-일메틸설파닐]-4-시클로프로필-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-
피리딘,

4-(5-{1-[5-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-이속사졸-3-일]-에틸설파닐}-4-시클로프로필-4H-[1,2,4]트리아졸-3-
일)-피리딘,

3-[5-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-이속사졸-3-일메틸설파닐]-4-에틸-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸,

3-{1-[5-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-이속사졸-3-일]-에틸설파닐}-4-에틸-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸,

4-(5-{1-[5-(3-클로로-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일]-에틸설파닐}-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-피리딘,
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4-(5-{1-[5-(3-클로로-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일]-에틸설파닐}-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-피리딘,

4-(5-{1-[5-(3-클로로-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일]-에틸설파닐}-4-시클로프로필-4H-[1,2,4]트리아졸-3-
일)-피리딘,

5-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-3-(5-퓨란-2-일-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아
졸,

5-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-3-(5-퓨란-3-일-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아
졸,

4-클로로-2-[3-(4-에틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-페놀,

2-클로로-4-[5-(4-메틸-5-피리딘-4-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일]-피리딘,

2-클로로-4-[5-(4-에틸-5-피리딘-4-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일]-피리딘,

2-클로로-4-[5-(4-시클로프로필-5-피리딘-4-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,3,4]옥사디아졸-2-
일]-피리딘,

2-클로로-4-[5-(4-에틸-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일]-피리딘,

2-클로로-4-{5-[4-에틸-5-(4-메톡시-페닐)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-[1,3,4]옥사디아졸-2-일}-피
리딘,

2-(3-클로로-페닐)-5-{1-[5-(4-메톡시-페닐)-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐]-에틸}-[1,3,4]옥사디아
졸,

4-(5-{1-[5-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일]-에틸설파닐}-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-
3-일)-피리딘,

5-(5-브로모-2-플루오로-페닐)-3-(4-에틸-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아
졸,

2-(3-클로로-페닐)-5-[5-(4-메톡시-페닐)-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-[1,3,4]옥사디아졸,

4-{5-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일메틸설파닐]-4-시클로프로필-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피리
딘,

4-{5-[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-4-시클로프로필-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피리
딘,

4-(5-{1-[5-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일]-에틸설파닐}-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-
일)-피리딘,

4-(4-에틸-5-{1-[5-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일]-에틸설파닐}-4H-[1,2,4]트리아졸-3-
일)-피리딘,

4-(4-시클로프로필-5-{1-[5-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일]-에틸설파닐}-4H-[1,2,4]트리
아졸-3-일)-피리딘,

4-(4-시클로프로필메틸-5-{1-[5-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일]-에틸설파닐}-4H-[1,2,4]
트리아졸-3-일)-피리딘,

2-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-5-{1-[4-메틸-5-(2-메틸-티아졸-4-일)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐]-에틸}-
[1,3,4]옥사디아졸,

4-(5-{1-[5-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일]-에틸설파닐}-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-
3-일)-피리딘,

4-(5-{1-[5-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일]-에틸설파닐}-4-시클로프로필-4H-[1,2,4]트
리아졸-3-일)-피리딘,
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2-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-5-[1-(4-에틸-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐)-에틸]-[1,3,4]옥
사디아졸,

2-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-5-{1-[4-메틸-5-(2-메틸-티아졸-4-일)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐]-에
틸}-[1,3,4]옥사디아졸,

4-(4-시클로프로필메틸-5-{1-[5-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-이속사졸-3-일]-에틸설파닐}-4H-[1,2,4]트리아졸-
3-일)-피리딘,

4-(5-{1-[5-(3-플루오로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-에틸설파닐}-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-피리
딘,

4-(4-시클로프로필-5-{1-[5-(3-플루오로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-에틸설파닐}-4H-[1,2,4]트리아졸-3-
일)-피리딘,

4-(5-{1-[5-(4-메톡시-페닐)-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐]-에틸}-[1,3,4]옥사디아졸-2-일)-2-메틸
-피리딘,

4-(5-{1-[4-에틸-5-(4-메톡시-페닐)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐]-에틸}-[1,3,4]옥사디아졸-2-일)-2-메틸
-피리딘,

4-{5-[1-(4-에틸-5-피리딘-4-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐)-에틸]-[1,3,4]옥사디아졸-2-일}-2-메틸-피
리딘,

4-{5-[1-(4-시클로프로필-5-피리딘-4-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐)-에틸]-[1,3,4]옥사디아졸-2-일}-2-
메틸-피리딘,

4-{5-[1-(5-퓨란-2-일-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐)-에틸]-[1,3,4]옥사디아졸-2-일}-2-메틸-피리
딘,

2-(3-클로로-페닐)-5-{1-[4-메틸-5-(2-메틸-티아졸-4-일)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐]-에틸}-[1,3,4]옥
사디아졸,

3-(5-{1-[5-(3-클로로-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일]-에틸설파닐}-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-피리딘,

4-(5-{1-[5-(3-클로로-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일]-에틸설파닐}-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-2-메틸
-피리딘,

4-(5-{1-[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-에틸설파닐}-4-시클로프로필-4H-[1,2,4]트리아졸-3-
일)-피리딘,

5-(3-클로로-페닐)-3-{1-[5-(4-메톡시-페닐)-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐]-에틸}-[1,2,4]옥사디아
졸,

4-(5-{1-[5-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-에틸설파닐}-4-시클로프로필-4H-[1,2,4]트
리아졸-3-일)-피리딘,

5-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-3-{1-[5-(4-메톡시-페닐)-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐]-에틸}-
[1,2,4]옥사디아졸,

4-[5-(4-에틸-5-피리딘-4-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일]-2-메틸-피리딘,

4-[5-(4-시클로프로필-5-피리딘-4-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일]-2-메틸-
피리딘,

4-{5-[5-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-4-시클로프로필-4H-[1,2,4]트리아졸
-3-일}-피리딘,

4-[5-(5-퓨란-2-일-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일]-2-메틸-피리딘,

4-(5-{1-[5-(3-클로로-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일]-에틸설파닐}-4-시클로프로필메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-
3-일)-피리딘,
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4-(5-{1-[5-(4-플루오로-페닐)-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐]-에틸}-[1,3,4]옥사디아졸-2-일)-2-메
틸-피리딘,

4-(5-{1-[5-(3-플루오로-페닐)-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐]-에틸}-[1,3,4]옥사디아졸-2-일)-2-메
틸-피리딘,

3-[3-(4-시클로프로필-5-피리딘-4-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-4-플루오
로-벤조니트릴,

4-클로로-2-[3-(4-시클로프로필-5-피리딘-4-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-
일]-페놀,

4-{4-시클로프로필-5-[5-(3-메톡시-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피리
딘,

4-{4-시클로프로필-5-[5-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-4H-[1,2,4]트리아졸-
3-일}-피리딘,

4-{4-시클로프로필-5-[5-(3-플루오로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피
리딘,

4-[4-시클로프로필-5-(5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일]-피리딘,

3-[3-(4-시클로프로필-5-피리딘-4-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-벤조니트
릴,

4-{4-시클로프로필-5-[5-(2,5-디플루오로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-4H-[1,2,4]트리아졸-3-
일}-피리딘,

4-{4-시클로프로필-5-[1-(5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸-3-일)-에틸설파닐]-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피리딘,

4-(4-시클로프로필-5-{1-[5-(3-메톡시-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-에틸설파닐}-4H-[1,2,4]트리아졸-3-
일)-피리딘,

4-{5-[5-(2-클로로-5-메틸-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-4-시클로프로필-4H-[1,2,4]트리아졸-3-
일}-피리딘,

2-[3-(4-시클로프로필-5-피리딘-4-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-4-메틸-
페놀,

4-(5-{1-[5-(2-클로로-5-메틸-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-에틸설파닐}-4-시클로프로필-4H-[1,2,4]트리아
졸-3-일)-피리딘,

{3-[3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-페닐}-메탄올,

3-[5-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-페놀,

5-(3-클로로-페닐)-3-[4-(테트라히드로-퓨란-2-일메틸)-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-
[1,2,4]옥사디아졸,

(2-클로로-페닐)-{5-[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-4-이소부틸-4H-[1,2,4]트리아졸-
3-일}-메탄올,

5-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-3-[5-티오펜-2-일-4-(2,2,2-트리플루오로-에틸)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐
메틸]-[1,2,4]옥사디아졸,

3-(2,5-디플루오로-페닐)-5-(4-에틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

5-퓨란-3-일-3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

3-(3-클로로-페닐)-5-(5-퓨란-2-일-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

3-(3-클로로-페닐)-5-(5-퓨란-3-일-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,
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5-(3-클로로-페닐)-3-(5-퓨란-2-일-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(3-클로로-페닐)-3-(5-퓨란-3-일-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

4-{5-[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피리미딘,

4-{5-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일메틸설파닐]-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피리미딘,

3-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-5-(4-에틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디
아졸,

3-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-5-(4-에틸-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아
졸,

5-(5-클로로-티오펜-2-일)-3-(4-에틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(5-클로로-티오펜-2-일)-3-(4-에틸-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(5-클로로-티오펜-3-일)-3-(4-에틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

4-{5-[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일메톡시}-페놀,

4-{5-[5-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일메틸설파닐]-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일메
톡시}-페놀,

3-(2,5-디플루오로-페닐)-5-(4-에틸-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

3-(2,5-디플루오로-페닐)-5-(5-퓨란-2-일-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

4-(5-{1-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-에틸설파닐}-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-피리딘,

4-{5-[5-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-4-시클로프로필-4H-[1,2,4]트리아졸
-3-일}-피리미딘,

2-(5-{1-[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-에틸설파닐}-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-5-메톡
시-피리미딘,

2-(5-{1-[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-에틸설파닐}-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-피리미
딘,

4-(5-{1-[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-에틸설파닐}-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-2-메톡
시피리딘,

5-(5-{1-[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-에틸설파닐}-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-2-메톡
시피리딘,

2-(5-{1-[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-에틸설파닐}-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-5-메톡
시피리딘,

3-(5-{1-[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-에틸설파닐}-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-6-메톡
시피리다진,

3-(5-{1-[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-에틸설파닐}-4-시클로프로필-4H-[1,2,4]트리아졸-3-
일)-피리딘,

4-{5-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일메틸설파닐]-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피리딘,

5-(3-클로로-페닐)-3-(5-퓨란-2-일-4-이소부틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(3-클로로-페닐)-3-[4-(3-메틸설파닐-프로필)-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-[1,2,4]
옥사디아졸,

5-(3-클로로-페닐)-3-(4-헥실-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,
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5-(3-클로로-페닐)-3-(4-시클로프로필메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디
아졸,

5-(3-클로로-페닐)-3-[4-(3-플루오로-벤질)-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-[1,2,4]옥사
디아졸,

5-(3-클로로-페닐)-3-[4-(3-메틸-벤질)-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-[1,2,4]옥사디아
졸,

5-(3-클로로-페닐)-3-[4-(2-메틸-부틸)-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-[1,2,4]옥사디아
졸,

5-(3-클로로-페닐)-3-[4-(3-메틸-부틸)-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-[1,2,4]옥사디아
졸,

5-(3-클로로-페닐)-3-[4-(2-플루오로-벤질)-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-[1,2,4]옥사
디아졸,

5-(3-클로로-페닐)-3-(4-에틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일옥시메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

4-{5-[5-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메톡시]-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피리
딘,

4-(5-{1-[5-(3-클로로-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일]-에톡시}-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-피리딘,

4-(5-{1-[3-(3-클로로-페닐)-이속사졸-5-일]-에톡시}-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-피리딘,

5-(2-메톡시-페닐)-3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

5-퓨란-2-일-3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

3-[3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-벤조산 메틸 에스
테르,

5-(2-플루오로-페닐)-3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(2,5-디플루오로-페닐)-3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-(3-비닐-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(3-디플루오로메톡시-페닐)-3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아
졸,

5-(4-메톡시-티오펜-3-일)-3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(2-클로로-페닐)-3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(4-플루오로-페닐)-3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

3-(3-클로로-페닐)-5-[1-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐)-에틸]-[1,2,4]옥사디아졸,

-(5-{1-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-에틸설파닐}-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-피리딘,

3-(3-클로로-페닐)-5-[2-(4-에틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-에틸]-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(3-클로로-페닐)-3-(5-퓨란-2-일-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

2-(3-클로로-페닐)-5-[2-(5-퓨란-2-일-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-에틸]-[1,3,4]옥사디아졸,

2-(3-클로로-페닐)-5-[2-(4-에틸-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-에틸]-[1,3,4]옥사디아졸,

2-(3-클로로-페닐)-5-[2-(4-시클로프로필-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-에틸]-[1,3,4]옥사디아졸,
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4-(5-{2-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-에틸}-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-피리딘,

4-(5-{2-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-에틸}-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-피리딘,

4-(5-{2-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-에틸}-4-시클로프로필-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-피리
딘,

4-(5-{2-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-프로필}-4-시클로프로필-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-피
리딘,

4-(5-{2-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-2-메틸-프로필}-4-시클로프로필-4H-[1,2,4]트리아졸-
3-일)-피리딘,

4-(5-{2-[5-(3-클로로-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일]-프로필}-4-시클로프로필-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-피
리딘,

8-[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸]-3-피리딘-4-일-5,6,7,8-테트라히드로-[1,2,4]트리아졸로
[4,3-a]피리딘,

8-[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸]-3-티오펜-2-일-5,6,7,8-테트라히드로-[1,2,4]트리아졸로
[4,3-a]피리딘,

8-[5-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸]-3-피리딘-4-일-5,6,7,8-테트라히드로-[1,2,4]
트리아졸로[4,3-a]피리딘,

5-(5-브로모-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸,

3-[3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-페닐아민,

5-(3-클로로-페닐)-3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-설포닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(3-클로로-페닐)-3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-설피닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

2-메틸-6-[3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-피리딘,

4-(5-{1-[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-에틸설파닐}-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-피리딘
-2-올,

4-(5-{2-[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-프로필}-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-피리딘,

[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸]-메틸-(4-메틸-5-피리딘-4-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-아
민,

8-[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸]-3-피리딘-4-일-5,6,7,8-테트라히드로-[1,2,4]트리아졸로
[4,3-a]피리미딘,

8-[5-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸]-3-피리딘-4-일-5,6,7,8-테트라히드로-[1,2,4]
트리아졸로[4,3-a]피리미딘,

8-[5-(3-클로로-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일메틸]-3-피리딘-4-일-5,6,7,8-테트라히드로-[1,2,4]트리아졸로
[4,3-a]피리미딘,

8-{1-[5-(3-클로로-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일]-에틸}-3-피리딘-4-일-5,6,7,8-테트라히드로-[1,2,4]트리아
졸로[4,3-a]피리미딘,

8-[5-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸]-3-퓨란-2-일-5,6,7,8-테트라히드로-[1,2,4]트
리아졸로[4,3-a]피리미딘,

8-{1-[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-에틸}-3-피리딘-4-일-5,6,7,8-테트라히드로-[1,2,4]트리아
졸로[4,3-a]피리미딘,

3-(4-에틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-(1H-pyrrol-3-일)-[1,2,4]옥사디아졸,
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4-{5-[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피리딘 1-옥
시드,

5-(3-클로로-페닐)-3-(2-퓨란-2-일-3-메틸-3H-이미다졸-4-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-3-[4-(2-플루오로-에틸)-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-
[1,2,4]옥사디아졸,

5-(5-클로로-티오펜-3-일)-3-(4-에틸-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

3-[3-(4-에틸-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-4-히드록시-벤조니
트릴,

3-(3-클로로-페닐)-5-[2-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-에틸]-[1,2,4]옥사디아졸,

4-(5-{2-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-프로필}-[1,3,4]옥사디아졸-2-일)-피리딘,

4-(5-{2-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-1-메틸-에틸}-4-시클로프로필-4H-[1,2,4]트리아졸-3-
일)-피리딘,

4-(5-{2-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-시클로프로필}-4-시클로프로필-4H-[1,2,4]트리아졸-3-
일)-피리딘, or

4-(5-{2-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-1,1-디메틸-에틸}-[1,3,4]옥사디아졸-2-일)-피리딘,

3-(5-{1-[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-에톡시}-4-시클로프로필-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-피
리딘,

4-(5-{1-[5-(2-클로로-5-메틸-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-에틸설파닐}-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-
일)-피리딘,

4-(5-{1-[5-(2,5-디플루오로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-에틸설파닐}-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-
피리딘,

4-(5-{1-[5-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-에틸설파닐}-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-
일)-피리딘,

4-(4-시클로프로필-5-{1-[5-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-에틸설파닐}-4H-[1,2,4]트리
아졸-3-일)-피리딘,

3-{3-[1-(4-메틸-5-피리딘-4-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐)-에틸]-[1,2,4]옥사디아졸-5-일}-벤조니트릴,

3-{3-[1-(4-시클로프로필-5-피리딘-4-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐)-에틸]-[1,2,4]옥사디아졸-5-일}-벤
조니트릴,

3-{1-[5-(3-클로로-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일]-에틸설파닐}-5-피리딘-4-일-[1,2,4]트리아졸-4-일아민,

3-(3-클로로-페닐)-5-[2-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-에틸]-[1,2,4]옥사디아졸,

4-(5-{2-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-1-메틸-에틸}-4-시클로프로필-4H-[1,2,4]트리아졸-3-
일)-피리딘,

cis-4-(5-{2-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-시클로프로필}-4-시클로프로필-4H-[1,2,4]트리아졸
-3-일)-피리딘,

4-(5-{2-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-1,1-디메틸-에틸}-[1,3,4]옥사디아졸-2-일)-피리딘,

4-(5-{2-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-2-메틸-프로필}-[1,3,4]옥사디아졸-2-일)-피리딘,

4-(5-{2-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-1-메틸-에틸}-[1,3,4]옥사디아졸-2-일)-피리딘,

4-(5-{2-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-시클로프로필}-[1,3,4]옥사디아졸-2-일)-피리딘,
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4-(5-{2-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-시클로프로필}-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-피리
딘,

4-(5-{2-[5-(3-클로로-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일]-프로필}-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-피리딘,

4-(5-{2-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-프로필}-[1,3,4]옥사디아졸-2-일)-피리딘,

4-(5-{2-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-프로필}-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-피리딘,

4-(5-{2-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-프로필}-4-시클로프로필-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-피
리딘,

(S)-[1-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-2-(4-시클로프로필-5-피리딘-4-일-4H-[1,2,4]트리아졸-
3-일)-에틸]-카르밤산 tert-부틸 에스테르,

(S)-1-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-2-(4-시클로프로필-5-피리딘-4-일-4H-[1,2,4]트리아졸-
3-일)-에틸아민,

(S)-[1-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-2-(4-시클로프로필-5-피리딘-4-일-4H-[1,2,4]트리아졸-
3-일)-에틸]-디메틸-아민,

또는 이의 염.

화학식 I의 화합물의 추가의 가능한 예는 하기 화학식 Ia의 화합물, 또는 이의 염에 의해 제공된다:

[화학식 Ia]

[식 중,

P 는 수소, C3-7알킬 및 C, N, O 및 S로 구성된 군으로부터 독립적으로 선택된 하나 이상의 원자를 포함하고, C, N, O 및 S

로 구성된 군으로부터 독립적으로 선택된 하나 이상의 원자를 포함하는 5- 또는 6-원 고리와 임의로 융합될 수 있는 3-
내지 8-원 고리로 구성된 군으로부터 선택되며;

R1 은 수소, 히드록시, 할로, 니트로, C1-6알킬할로, OC1-6알킬할로, C 1-6알킬, OC1-6알킬, C2-6알케닐, OC2-6알케닐,

C2-6알키닐, OC 2-6알키닐, C0-6알킬C3-6시클로알킬, OC0-6알킬C3-6시클로알킬, C0-6알킬아릴, OC0-6알킬아릴, CHO,

(CO)R5, O(CO)R5, O(CO)OR5, O(CN)OR5, C1-6알킬OR
5, OC2-6알킬OR

5, C1-6알킬(CO)R
5, OC1-6알킬(CO)R

5 , C0-6알

킬CO2R
5, OC1-6알킬CO2R

5, C0-6알킬시아노, OC2-6알킬시아노, C0-6알킬NR
5R6, OC2-6알킬NR

5R6, C1-6알킬

(CO)NR5R6, OC1-6알킬(CO)NR
5R6, C0-6알킬NR

5(CO)R6, OC2-6알킬NR
5(CO)R6, C0-6알킬NR

5(CO)NR5R6, C0-6알킬

SR5 , OC2-6알킬SR
5, C0-6알킬(SO)R

5, OC2-6알킬(SO)R
5, C0-6알킬SO2R

5, OC2-6알킬SO2R
5, C0-6 알킬(SO2)NR

5R6,

OC2-6알킬(SO2)NR
5R6,C0-6알킬NR

5(SO2)R
6, OC2-6알킬NR

5(SO2)R
6, C0-6알킬NR

5(SO 2)NR
5R6, OC2-6알킬

NR5(SO2)NR
5R6, (CO)NR5R6, O(CO)NR5R6, NR5OR6, C0-6알킬NR

5(CO)OR 6, OC2-6알킬NR
5(CO)OR6, SO3R

5 및 하

나 이상의 A에 의해 치환될 수 있는 C, N, O 및 S로 구성된 군으로부터 독립적으로 선택된 하나 이상의 원자를 포함하는
5- 또는 6-원 고리로 구성된 군으로부터 선택되며;

M1 은 결합, C1-3알킬, C2-3알케닐, C2-3알키닐, C0-4 알킬(CO)C0-4알킬, C0-3알킬OC0-3알킬, C0-3알킬(CO)NR
5, C0-3

알킬(CO)NR5C 0-3알킬, C0-4알킬NR
5, C0-3알킬SC0-3알킬, C0-3알킬(SO)C0-3알킬 또는 C0-3알킬(SO2)C0-3알킬로 구

성된 군으로부터 선택되며;

R2 는 수소, 히드록시, C0-6알킬시아노, 옥소, =NR
5, =NOR5 , C1-4알킬할로, 할로, C1-4알킬, O(CO)C1-4알킬, C1-4알킬

(SO)C0-4알킬, C 1-4알킬(SO2)C0-4알킬, (SO)C0-4알킬, (SO2)C0-4알킬, OC1-4알킬, C1-4알킬OR
5 및 C0-4알킬NR

5R6

로 구성된 군으로부터 선택되며;

공개특허 10-2005-0033070

- 35 -



X1, X2 및 X3는CR, CO, N, NR, O 및 S 로 구성된 군으로부터 독립적으로 선택되며;

R은 수소, C0-3알킬, 할로, C0-3알킬OR
5, C0-3알킬NR

5R6, C0-3알킬(CO)OR
5, C0-3알킬NR

5R6 및 C0-3알킬아릴로 구성

된 군으로부터 선택되며;

M2 는 결합, C1-3알킬, C3-7시클로알킬, C2-3알케닐, C 2-3알키닐, C0-4알킬(CO)C0-4알킬, C0-3알킬OC0-3알킬, C0-3알

킬NR5C1-3알킬, C0-3알킬(CO)NR
5, C0-4알킬NR

5, C0-3알킬SC0-3알킬, C0-3알킬(SO)C0-3알킬 및 C0-3알킬(SO2 )C0-3
알킬로 구성된 군으로부터 선택되며;

R3 는 수소, 히드록시, C0-6알킬시아노, 옥소, =NR
5, =NOR5 , C1-4알킬할로, 할로, C1-4알킬, O(CO)C1-4알킬, C1-4알킬

(SO)C0-4알킬, C 1-4알킬(SO2)C0-4알킬, (SO)C0-4알킬, (SO2)C0-4알킬, OC1-4알킬, C1-4알킬OR
5 및 C0-4알킬NR

5R6

로 구성된 군으로부터 선택되며;

X4는 C0-4알킬R
5, C0-4알킬(NR

5R6), C0-4알킬(NR
5R6)=N, NR5C0-4알킬(NR

5 R6)=N, NOC0-4알킬, C1-4알킬할로, C,

O, SO, SO2 및 S 로 구성된 군으로부터 선택되며;

Q 는 C, N, O 및 S로부터 독립적으로 선택된 하나 이상의 원자를 포함하는 5- 또는 6-원 고리이며, 상기 작용기는 임의로
C, N, O 및 S로 구성된 군으로부터 독립적으로 선택된 하나 이상의 원자를 포함하는 5- 또는 6-원 고리와 임의로 융합될
수 있으며, 융합 고리는 하나 이상의 A에 의해 치환될 수 있으며;

R4 는 수소, 히드록시, C0-6알킬시아노, 옥소, =NR
5, =NOR5 , C1-4알킬할로, 할로, C1-4알킬, OC1-4알킬, OC0-6알킬아

릴, O(CO)C1-4알킬, C 0-4알킬(S)C0-4알킬, C1-4알킬(SO)C0-4알킬, C1-4알킬(SO2)C0-4알킬, (SO)C0-4알킬, (SO2)C0-4
알킬, C1-4알킬OR

5, C0-4 알킬NR
5R6및하나 이상의 A에 의해 치환될 수 있는 C, N, O 또는 S로 구성된 군으로부터 독립

적으로 선택된 하나 이상의 원자를 포함하는 5- 또는 6-원 고리로 구성된 군으로부터 선택되며;

R5 및 R6는 수소, 히드록시, C1-6알킬, C0-6알킬C3-6 시클로알킬, C0-6알킬아릴, C0-6알킬헤테로아릴 및 C, N, O 및 S로

부터 독립적으로 선택된 하나 이상의 원자를 포함하는 5- 또는 6-원 고리로 구성된 군으로부터 독립적으로 선택되며, R5

및 R6 는 C, N, O 및 S로 구성된 군으로부터 독립적으로 선택된 하나 이상의 원자를 포함하는 5- 또는 6-원 고리를 형성
할 수 있으며;

식 중, R1, R2, R3, R4, R5 및 R6하에정의된 임의의 C1-6알킬, C2-6알케닐, C2-6알키닐, C0-6알킬C3-6시클로알킬, C0-6알

킬아릴 및 C0-6알킬헤테로아릴은 하나 이상의 A에 의해 치환될 수 있으며;

A 는 수소, 히드록시, 옥소, 할로, 니트로, C0-6알킬시아노, C1-4알킬, C0-4 알킬C3-6시클로알킬, C1-6알킬할로, OC1-6알

킬할로, C2-6알케닐, OC1-6알킬, C0-3알킬아릴, C0-6알킬OR
5, OC2-6알킬OR

5, C1-6알킬SR
5, OC2-6알킬SR

5, (CO)R5,

O(CO)R5, OC2-6 알킬시아노, C0-6알킬CO2R
5, OC1-6알킬CO2R

5 , O(CO)OR5, OC1-6알킬(CO)R
5, C1-6알킬(CO)R

5 ,

NR5OR6, C0-6알킬NR
5R6, OC2-6알킬NR

5R6, C 0-6알킬(CO)NR
5R6, OC1-6알킬(CO)NR

5R6 , OC2-6알킬NR
5(CO)R6,

C0-6알킬NR
5(CO)R6, C0-6 알킬NR

5(CO)NR5R6, O(CO)NR5R6, NR 5(CO)OR6, C0-6알킬(SO2)NR
5R6, OC2-6알킬

(SO2)NR
5R 6, C0-6알킬NR

5(SO2)R
6, OC2-6알킬NR

5(SO2)R
6, SO3R

5, C1-6알킬NR
5(SO2)NR

5R6, OC2-6알킬(SO2 )R
5,

C0-6알킬(SO2)R
5, C0-6알킬(SO)R

5, OC2-6알킬(SO)R
5및C, N, O 및 S로 구성된 군으로부터 독립적으로 선택된 하나 이

상의 원자를 포함하는 5- 또는 6-원 고리로 구성된 군으로부터 선택되며;

m 은 0, 1, 2, 3 및 4로부터 선택되고;

n 은 0, 1, 2 및 3으로부터 선택된다].

본 발명은 상기 정의된 화학식 I 및 IA의 화합물뿐만 아니라 이의 염의 용도에 관한 것이다. 약학 제형물에 사용하기 위한
염은 약학적으로 허용가능한 염이나, 기타 염이 화학식 I 및 Ia의 화합물의 제조에 유용할 수 있다.

약학적으로 허용가능한 염의 예는 이에 제한되지 않고, 히드로클로라이드, 4-아미노벤조에이트, 안트라닐레이트, 4-아미
노살리실레이트, 4-히드록시벤조에이트, 3,4-디히드록시벤조에이트, 3-히드록시-2-나프토에이트, 니트레이트 및 트리
플루오로아세테이트일 수 있다. 기타 약학적으로 허용가능한 염 및 상기 염의 제조 방법이 예를 들면, Remington's
Pharmaceutical Sciences (18th Edition, Mack Publishing Co.)에서 발견될 수 있다.

화학식 I의 일부 화합물은 키랄 중심 및/또는 기하이성질체 중심(E- 및 Z- 이성질체)을 가질 수 있으며, 본 발명은 상기 모
든 광학, 부분입체이성질체 및 기하이성질체를 포함하는 것으로 이해되어야 한다.
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본 발명은 화학식 I의 화합물의 임의의 및 모든 토토머 형태에 관한 것이다.

본 발명은 화학식 I의 화합물의 제조시 중간체로서 사용될 수 있는 하기 화합물에 관한 것이다;

6-메틸피리딘-4-카르복실산,

1-시아노-3-에틸벤젠,

3-에틸벤조산,

3-플루오로-5-메틸-벤조산,

3-메톡시메틸-벤조산,

N-히드록시-3-메톡시-벤즈아미딘,

N-히드록시-벤즈아미딘,

N-히드록시-3-메틸-벤즈아미딘,

5-클로로메틸-3-(3-메톡시-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸,

5-클로로메틸-3-페닐-[1,2,4]옥사디아졸,

5-클로로메틸-3-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸,

3-(3-클로로메틸-[1,2,4]옥사디아졸-5-일)-벤조니트릴,

3-(5-클로로메틸-[1,2,4]옥사디아졸-3-일)-벤조니트릴,

3-클로로메틸-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸,

3-클로로메틸-5-(3-플루오로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸,

3-클로로메틸-5-티오펜-3-일-[1,2,4]옥사디아졸,

3-(3-클로로메틸-[1,2,4]옥사디아졸-5-일)-5-메틸-피리딘,

3-클로로메틸-5-(3-니트로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸,

4-(3-클로로메틸-[1,2,4]옥사디아졸-5-일)-2-메틸-피리딘,

3-클로로메틸-5-(3-에틸-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸,

3-(3-클로로메틸-[1,2,4]옥사디아졸-5-일)-페닐]-디메틸-아민,

3-클로로메틸-5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸,

3-클로로메틸-5-(3-트리플루오로메톡시-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(3-브로모-페닐)-3-클로로메틸-[1,2,4]옥사디아졸,

3-클로로메틸-5-티오펜-2-일-[1,2,4]옥사디아졸,

3-클로로메틸-5-(3-플루오로-5-메틸-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸,

3-클로로메틸-5-티아졸-4-일-[1,2,4]옥사디아졸,

3-클로로메틸-5-(3-요오도-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸,

3-클로로메틸-5-(3-메톡시메틸-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸,
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5-퓨란-2-일-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올,

4-메틸-5-페닐-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올,

4-메틸-5-피리딘-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올,

5-(4-벤질-모르폴린-2-일)-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올,

5-tert-부틸-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올,

4-메틸-5-피리딘-3-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올,

4-메틸-5-티오펜-3-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올,

4-메틸-5-티아졸-4-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올,

5-시클로헥실-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올,

5-클로로-티오펜-3-카르복실산,

3-메틸설파닐-벤조산,

3-시클로프로필-벤조산,

3-tert-부톡시카르보닐아미노-벤조산,

3-아세틸-벤조산,

2-메틸-이소니코틴산 히드라지드,

5-클로로-2-플루오로-벤조산 히드라지드.,

3-시아노-벤조산 히드라지드,

2-클로로-이소니코틴산 히드라지드,

2-플루오로-5-메틸-벤조산 히드라지드 ,

피리미딘-4-카르복실산 히드라지드,

3-플루오로-N-히드록시-벤즈아미딘,

N-히드록시-티오펜-3-카르복사미딘,

2-클로로-N-히드록시-프로피온아미딘 ,

3,N-디히드록시-벤즈아미딘,

N-히드록시-2-메틸-벤즈아미딘,

N-히드록시-2-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐)-아세트아미딘,

3-클로로-N-히드록시-벤즈아미딘 ,

N-히드록시-2-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐)-아세트아미딘,

2,5-디플루오로-N-히드록시-벤즈아미딘,

4-메틸-5-피리딘-3-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올,

4-부틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올,
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4-(3-메톡시-프로필)-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올 ,

4-벤질-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올 ,

4-퓨란-2-일메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올 ,

5-티오펜-2-일-4-티오펜-2-일메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올 ,

4-에틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올 ,

4-퓨란-2-일메틸-5-피리딘-4-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올 ,

4-에틸-5-피리딘-4-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올 ,

4-에틸-5-피리딘-3-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올 ,

4-에틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올 ,

4-퓨란-2-일메틸-5-피리딘-3-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올 ,

4-에틸-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올 ,

4-에틸-5-(3-플루오로-페닐)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올 ,

4-에틸-5-(4-플루오로-페닐)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올 ,

5-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-4-퓨란-2-일메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올 ,

4-에틸-5-(3-메틸-티오펜-2-일)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올 ,

4-에틸-5-(5-메틸-티오펜-2-일)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올 ,

5-(2-클로로-6-메틸-피리딘-4-일)-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올 ,

5-(5-브로모-퓨란-2-일)-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올 ,

4-에틸-5-(3-메톡시-티오펜-2-일)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올 ,

4-에틸-5-(테트라히드로-퓨란-2-일)-2,4-디히드로-[1,2,4]트리아졸-3-티온,

4-에틸-5-티옥소-4,5-디히드로-1H-[1,2,4]트리아졸-3-카르복실산 메틸 에스테르,

5-(2-클로로-피리딘-4-일)-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올 ,

5-(2-클로로-6-메톡시피리딘-4-일)-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올 ,

4-에틸-5-(3-메틸-3H-이미다졸-4-일)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올,

4-프로필-5-피리딘-4-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올 ,

4-에틸-5-(1-메틸-1H-이미다졸-2-일)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올 ,

4-에틸-5-(1-메틸-1H-이미다졸-4-일)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올,

3-(5-머캅토-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-벤조니트릴,

5-(3-클로로-페닐)-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올,

5-(4-클로로-페닐)-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올,

5-(2-플루오로-페닐)-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올,
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5-(3-플루오로-페닐)-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올,

5-(4-플루오로-페닐)-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올,

5-벤조[b]티오펜-2-일-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올,

5-(3-메톡시-페닐)-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올,

5-(4-메톡시-페닐)-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올,

4-에틸-5-(4-메톡시-페닐)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올 ,

5-(3,5-디플루오로-페닐)-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올 ,

5-(2,6-디플루오로-페닐)-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올,

5-(4-부톡시-페닐)-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올 ,

5-벤조[1,3]디옥솔-5-일-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올 ,

4-에틸-5-피리미딘-5-일-2,4-디히드로-[1,2,4]트리아졸-3-티온,

4-에틸-5-퓨란-3-일-2,4-디히드로-[1,2,4]트리아졸-3-티온,

4-(테트라히드로퓨란-2-일메틸)-5-티오펜-2-일-2,4-디히드로-[1,2,4]트리아졸-3-티온,

5-시클로펜틸-4-에틸-2,4-디히드로-[1,2,4]트리아졸-3-티온,

4-에틸-5-[2-(4-메톡시-페닐)-에틸]-2,4-디히드로-[1,2,4]트리아졸-3-티온,

5-(3-메틸페닐)-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올,

5-(4-메틸페닐)-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올,

4-에틸- 5-(3-니트로페닐)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올,

5-(2,5-디플루오로페닐)-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올,

5-(3-클로로페닐)-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올,

5-(4-클로로페닐)-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올,

4-메틸-5-피리딘-4-일-2,4-디히드로-[1,2,4]트리아졸-3-티온,

4-알릴-5-퓨란-2-일-2,4-디히드로-[1,2,4]트리아졸-3-티온,

4-에틸-5-(4-메톡시-페녹시메틸)-2,4-디히드로-[1,2,4]트리아졸-3-티온,

4-에틸-5-페녹시메틸-2,4-디히드로-[1,2,4]트리아졸-3-티온,

4-에틸-5-히드록시메틸-2,4-디히드로-[1,2,4]트리아졸-3-티온,

4-에틸-5-(2-메톡시-에틸)-2,4-디히드로-[1,2,4]트리아졸-3-티온,

4-에틸-5-메틸설파닐메틸-2,4-디히드로-[1,2,4]트리아졸-3-티온,

5-에톡시메틸-4-에틸-2,4-디히드로-[1,2,4]트리아졸-3-티온,

5-퓨란-3-일-4-메틸-2,4-디히드로-[1,2,4]트리아졸-3-티온 ,

4-메틸-5-피리미딘-4-일-2,4-디히드로-[1,2,4]트리아졸-3-티온,

공개특허 10-2005-0033070

- 40 -



4-에틸-5-피리다진-4-일-2,4-디히드로-[1,2,4]트리아졸-3-티온,

4-에틸-5-피리딘-4-일메틸-2,4-디히드로-[1,2,4]트리아졸-3-티온,

4-에틸-5-(6-히드록시-피리딘-3-일)-2,4-디히드로-[1,2,4]트리아졸-3-티온,

4-에틸-5-(4-히드록시-페닐)-2,4-디히드로-[1,2,4]트리아졸-3-티온,

4-에틸-5-p-톨릴옥시메틸-2,4-디히드로-[1,2,4]트리아졸-3-티온,

4-에틸-5-(6-메톡시피리딘-3-일)-2,4-디히드로-[1,2,4]트리아졸-3-티온,

4-에틸-5-(2-메톡시피리딘-4-일)-2,4-디히드로-[1,2,4]트리아졸-3-티온,

4-에틸-5-피리미딘-2-일-2,4-디히드로-[1,2,4]트리아졸-3-티온,

4-에틸-5-(5-메톡시-피리미딘-2-일)-2,4-디히드로-[1,2,4]트리아졸-3-티온,

4-퓨란-2-일메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올,

4-시클로프로필-5-피리딘-4-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올,

4-시클로프로필메틸-5-피리딘-4-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올,

4-시클로프로필-5-티오펜-2-일-2,4-디히드로-[1,2,4]트리아졸-3-티온,

5-퓨란-2-일-4-(2-메톡시-에틸)-2,4-디히드로-[1,2,4]트리아졸-3-티온,

4-시클로프로필-5-퓨란-2-일-2,4-디히드로-[1,2,4]트리아졸-3-티온,

(3-티오펜-2-일-5-티옥소-1,5-디히드로-[1,2,4]트리아졸-4-일)-아세트산 메틸 에스테르,

4-시클로프로필메틸-5-티오펜-2-일-2,4-디히드로-[1,2,4]트리아졸-3-티온,

4-(2-메톡시-에틸)-5-티오펜-2-일-2,4-디히드로-[1,2,4]트리아졸-3-티온,

티오펜-2-일-4-(2,2,2-트리플루오로에틸)-2,4-디히드로-[1,2,4]트리아졸-3-티온,

4-시클로프로필-5-피리미딘-4-일-2,4-디히드로-[1,2,4]트리아졸-3-티온,

4-시클로프로필-5-피리딘-3-일-2,4-디히드로-[1,2,4]트리아졸-3-티온,

4-에틸-5-트리플루오로메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올,

4-에틸-3-메탄설포닐-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸,

4-(5-메탄설포닐-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-피리딘,

4-(2-히드록시-에틸)-5-티오펜-2-일-2,4-디히드로-[1,2,4]트리아졸-3-티온,

4-(4,5-디메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-피리딘,

메틸-(4-메틸-5-피리딘-4-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-아민,

3-피리딘-4-일-5,6,7,8-테트라히드로-[1,2,4]트리아졸로[4,3-a]피리미딘,

3-퓨란-2-일-5,6,7,8-테트라히드로-[1,2,4]트리아졸로[4,3- a]피리미딘,

4-에틸-5-(6-메톡시-피리다진-3-일)-2,4-디히드로-[1,2,4]트리아졸-3-티온,

4-에틸-5-(5-메톡시피리딘-2-일)-2,4-디히드로-[1,2,4]트리아졸-3-티온,
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5-클로로메틸-3-페닐-[1,2,4]옥사디아졸,

5-클로로메틸-3-(3-플루오로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸,

5-클로로메틸-3-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸 ,

5-클로로메틸-3-티오펜-2-일-[1,2,4]옥사디아졸,

5-클로로메틸-3-티오펜-3-일-[1,2,4]옥사디아졸,

3-(5-클로로메틸-[1,2,4]옥사디아졸-3-일)-페놀,

5-클로로메틸-3-o-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸,

5-클로로메틸-3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸,

5-클로로메틸-3-(2,5-디플루오로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸,

3-(3-클로로메틸-[1,2,4]옥사디아졸-5-일)-벤조니트릴,

2-클로로-4-(3-클로로메틸-[1,2,4]옥사디아졸-5-일)-피리딘,

3-클로로메틸-5-(2,5-디메틸-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸 ,

3-클로로메틸-5-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸,

3-클로로메틸-5-(2,5-디클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸,

3-클로로메틸-5-(2-플루오로-5-브로모-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸,

3-클로로메틸-5-(3-메틸-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸 ,

3-클로로메틸-5-(2,5-디플루오로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸 ,

3-클로로메틸-5-(3-메틸설파닐-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸 ,

3-클로로메틸-5-(3-시클로프로필-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸,

3-(3-클로로메틸-[1,2,4]옥사디아졸-5-일)-페닐]-카르밤산 tert-부틸 에스테르,

1-[3-(3-클로로메틸-[1,2,4]옥사디아졸-5-일)-페닐]-에타논,

5-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-3-클로로메틸-[1,2,4]옥사디아졸,

2-(3-클로로메틸-[1,2,4]옥사디아졸-5-일)-4-메틸-페놀,

3-클로로메틸-5-(2,5-디클로로-티오펜-3-일)-[1,2,4]옥사디아졸,

3-(3-클로로메틸-[1,2,4]옥사디아졸-5-일)-벤조니트릴,

3-클로로메틸-5-(3-플루오로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸 ,

3-클로로메틸-5-(2-메틸-티아졸-4-일)-[1,2,4]옥사디아졸,

3-클로로메틸-5-(4-플루오로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸 ,

5-(5-브로모-2-플루오로-페닐)-3-클로로메틸-[1,2,4]옥사디아졸,

3-클로로메틸-5-(4-메틸-티오펜-2-일)-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(3-클로로메틸-[1,2,4]옥사디아졸-5-일)-티오펜-3-카르보니트릴,
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2-(3-클로로메틸-[1,2,4]옥사디아졸-5-일)-4-메틸-벤조니트릴,

3-(3-클로로메틸-[1,2,4]옥사디아졸-5-일)-5-플루오로-벤조니트릴,

3-(3-클로로메틸-[1,2,4]옥사디아졸-5-일)-4-플루오로-벤조니트릴,

4-클로로-2-(3-클로로메틸-[1,2,4]옥사디아졸-5-일)-페놀,

3-(1-클로로-에틸)-5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸,

3-(1-클로로-에틸)-5-(3-플루오로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸,

3-(1-클로로-에틸)-5-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸,

3-클로로메틸-5-[1-(톨루엔-4-설포닐)-1H-피롤-3-일]-[1,2,4]옥사디아졸,

3-클로로메틸-5-퓨란-3-일-[1,2,4]옥사디아졸,

3-클로로메틸-5-(5-클로로-티오펜-2-일)-[1,2,4]옥사디아졸,

1-[5-(3-클로로-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일]-에탄올,

[5-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-메탄올,

1-[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-에탄올,

[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-메탄올,

2-클로로메틸-5-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸,

2-클로로메틸-5-(3-클로로-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸,

4-(5-클로로메틸-[1,3,4]옥사디아졸-2-일)-2-메틸-피리딘,

2-클로로메틸-5-m-톨릴-[1,3,4]옥사디아졸,

3-(5-클로로메틸-[1,3,4]옥사디아졸-2-일)-벤조니트릴,

2-클로로-4-(5-클로로메틸-[1,3,4]옥사디아졸-2-일)-피리딘,

2-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-5-클로로메틸-[1,3,4]옥사디아졸,

2-(1-브로모-에틸)-5-(3-클로로-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸,

2-(1-브로모-에틸)-5-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸,

4-[5-(1-브로모-에틸)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일]-2-메틸-피리딘,

2-(1-브로모-에틸)-5-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸,

2-(1-브로모-에틸)-5-(3-클로로-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸,

3-(1-브로모-에틸)-5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸,

1-[5-(3-클로로-페닐)-이속사졸-3-일]-에탄올,

1-[5-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-이속사졸-3-일]-에탄올,

5-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-이속사졸-3-카르복실산 메틸 에스테르,

5-티오펜-3-일-이속사졸-3-카르복실산 메틸 에스테르,
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5-페닐-이속사졸-3-카르복실산 메틸 에스테르,

5-(3-클로로-페닐)-4-메틸-이속사졸-3-카르복실산 에틸 에스테르,

5-(5-클로로-티오펜-3-일)-이속사졸-3-카르복실산 메틸 에스테르,

[2-(3-클로로-페닐)-옥사졸-4-일]-메탄올,

[3-(3-클로로-페닐)-이속사졸-5-일]-메탄올,

5-(티오펜-3-일-이속사졸-3-일)메탄올,

[5-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-이속사졸-3-일]-메탄올,

(5-페닐-이속사졸-3-일)-메탄올,

[5-(3-클로로-페닐)-4-메틸-이속사졸-3-일]-메탄올,

[5-(5-클로로-티오펜-3-일)-이속사졸-3-일)]-메탄올,

메탄설폰산 1-[5-(3-클로로-페닐)-이속사졸-3-일]-에틸 에스테르,

메탄설폰산 2-(3-클로로-페닐)-옥사졸-4-일메틸 에스테르,

메탄설폰산 3-(3-클로로-페닐)-이속사졸-5-일메틸 에스테르,

메탄설폰산 5-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-이속사졸-3-일메틸 에스테르,

메탄설폰산-페닐)-이속사졸-5-일]-에틸 에스테르,

메탄설폰산 5-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-이속사졸-3-일메틸 에스테르,

메탄설폰산 5-(3-클로로-페닐)-이속사졸-3-일메틸 에스테르,

메탄설폰산 5-티오펜-3-일-이속사졸-3-일메틸 에스테르,

메탄설폰산 5-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-이속사졸-3-일메틸 에스테르,

메탄설폰산 5-페닐-이속사졸-3-일메틸 에스테르,

메탄설폰산 5-(3-클로로-페닐)-4-메틸-이속사졸-3-일메틸 에스테르,

메탄설폰산 5-(5-클로로-티오펜-3-일)-이속사졸-3-일메틸 에스테르,

메탄설폰산 1-[5-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-이속사졸-3-일]-에틸 에스테르,

메탄설폰산 1-[5-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-이속사졸-3-일]-에틸 에스테르,

메탄설폰산 4-클로로-5-(3-클로로-페닐)-이속사졸-3-일메틸 에스테르,

3-(3-클로로-페닐)-이속사졸-5-카르복실산 메틸 에스테르,

2-브로모메틸-5-(3-클로로-페닐)-옥사졸,

2-(3-클로로-페닐)-옥사졸-4-카르복실산 메틸 에스테르,

2-(3-클로로-페닐)-옥사졸-4-카르복실산 메틸 에스테르,

1-[5-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-이속사졸-3-일]-에탄올,

1-[3-(3-클로로-페닐)-이속사졸-5-일]-에탄올,
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[5-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-이속사졸-3-일]-메탄올,

3-[5-(3-클로로-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일]-프로피온산 히드라지드,

3-[5-(3-클로로-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일]-부티르산 히드라지드,

3-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-프로피온imidic 산 에틸 에스테르 히드로클로라이드,

3-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-프로피온산 히드라지드,

[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-아세트산 히드라지드,

(R)-3-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-부티르산 히드라지드,

3-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-3-메틸-부티르산 히드라지드,

3-[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸]-피페리딘-2-온,

3-[5-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸]-피페리딘-2-온,

1-[5-(5-클로로-티오펜-3-일)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메톡시]-1H-벤조트리아졸,

(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐)-아세토니트릴,

2-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐)-프로피온산,

2-(4-메틸-5-피리딘-3-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐)-프로피온산,

3-(3-클로로-페닐)-5-(4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸 또는,

{3-[3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일-페닐}-카르밤산
tert-부틸 에스테르.

약학 제형물

본 발명의 하나의 양태에 따라, 메타보트로픽 글루타메이트 수용체 서브타입 5 수용체(mGluR5) 매개된 질환 및 하기 열거
된 임의의 질환의 예방 및/또는 치료에 사용하기 위한 화학식 I의 화합물, 이의 염을 포함하는 약학 제형물이 제공된다.

조성물은 경구 투여용 적당한 형태, 예를 들면, 정제, 환약, 시럽, 분말, 과립 또는 캡슐, 멸균 용액, 현탁액 또는 에멀션으로
서 비경구적 주사(정맥내, 피하, 근육내, 혈관내 또는 주사를 포함), 연고, 패치 또는 크림으로서 국부적 투여 또는 좌약으
로서 직장 투여일 수 있다.

일반적으로, 상기 조성물은 하나 이상의 통상적인 부형제, 약학 희석제 및/또는 불활성 담체를 이용하는 통상적인 방식으
로 제조될 수 있다.

본 발명의 또 다른 구현예에 따라, 하나 이상의 약학적으로 허용가능한 희석제, 부형제 및/또는 불활성 담체와 함께 활성
성분으로서 치료학적 유효량의 화학식 I의 화합물을 포함하는 약학 제형물이 제공된다.

인간을 포함한 포유동물의 치료에서 화학식 I의 화합물의 적당한 매일 투여량은 경구 투여에서 체중 kg당 대략 0.01 내지
250mg 및 비경구 투여에서 체중 kg당 약 0.001 내지 250mg이다. 활성 성분의 전형적인 매일 투여량은 다양한 범위내에
서 변하며, 관련된 증상, 투여 경로, 환자의 나이, 체중 및 성과 같은 다양한 인자에 의존할 것이며, 내과의사에 의해 결정될
수 있다.

의약적 용도

본 발명에 따른 화합물, 이의 염이 개개의 메타트로픽 글루타메이트 수용체(mGluR) 서브타입에 대해 높은 정도의 효능 및
선택성을 나타낸다는 것이 발견되었다. 특히, mGluR 그룹 I 수용체, 더욱 특히 mGluR5에 대해 강력하고 선택적인 것이 본
발명에 따른 화합물이다. 따라서, 본 발명의 화합물은 특히 mGluR 그룹 I 수용체가 mGluR5 일 경우에, mGluR 그룹 I 수용
체의 흥분성 활성화와 관련된 증상의 예방 및/또는 치료 및 mGluR 그룹 I 수용체의 흥분성 활성화에 의해 야기된 뉴런 손
상을 저해하는데 유용한 것으로 기대된다. 상기 화합물은 인간을 포함한 포유동물에서 mGluR 그룹I, 특히 mGluR5의 저해
효과를 생성하는데 이용될 수 있다. mGluR5는 중추신경계 및 말초신경계 및 기타 조직에서 매우 발현된다. 그리하여, 본
발명의 화합물이 mGluR5 수용체 매개된 질환, 예를 들면, 급성 및 만성 신경성 및 정신성 질환 및 만성 및 급성 통증 질환
의 예방 및/또는 치료에 적합하다고 기대된다.
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추가의 질환은 알츠하이머 질환 노인성 치매, AIDS 유도된 치매, 파킨슨씨병, 근위축성 측삭 경화증, 헌팅톤 무도병, 편두
통, 간질, 정신 분열증, 우울증, 불안, 급성 불안, 강박 장애, 안과 장애, 예를 들면, 망막병증, 당뇨망막병증, 녹내장, 청각성
신경병증, 예를 들면, 귀울림, 화학요법 유도된 신경병증, 대상포진후신경통, 삼차신경통, 내성, 의존성, 탐닉 및 갈망증, 유
약엑스증후군, 자폐증, 정신지체, 정신분열병 및 다운증후군을 포함하는 신경발생 장애이다.

상기 화합물은 또한 편두통과 관련된 통증, 염증성 통증, 당뇨성신경병증과 같은 신경병증 통증 장애, 관절염 및 류마티스
성 장애, 요통, 수술후 통증 및 앙기나, 신장 또는 담도선통, 월경, 편두통 및 통풍을 포함하는 다양한 증상과 관련된 통증의
예방 및/또는 치료에 적합하다.

기타 장애는 발작, 두부 외상, 무산소 및 허혈 손상, 혈당감소증, 심혈관 질환 및 간질이다.

특정 질환의 치료 또는 예방 치료에 요구되는 투여량은 치료되는 숙주, 투여 경로 및 치료받는 병의 심각도에 의존하여 반
드시 변할 것이다.

본 발명은 치료에 이용하기 위한 전술한 화학식 I의 화합물에 관한 것이다.

본 발명은 신경성 질환의 예방 및/또는 치료에 사용하기 위한, 전술한 화학식 I의 화합물에 관한 것이다.

본 발명은 정신성 질환의 예방 및/또는 치료에 사용하기 위한, 전술한 화학식 I의 화합물에 관한 것이다.

본 발명은 만성 및 급성 통증 질환의 예방 및/또는 치료에 사용하기 위한, 전술한 화학식 I의 화합물에 관한 것이다.

본 발명은 mGluR5 수용체 매개된 질환의 예방 및/또는 치료에 사용하기 위한, 전술한 화학식 I의 화합물에 관한 것이다.

본 발명은 알츠하이머 질환 노인성 치매, AIDS 유도된 치매, 파킨슨씨병, 근위축성 측삭 경화증, 헌팅톤 무도병, 편두통,
간질, 정신 분열증, 우울증, 불안, 급성 불안, 안과 장애, 예를 들면, 망막병증, 당뇨망막병증, 녹내장, 청각성 신경병증, 예
를 들면, 귀울림, 화학요법 유도된 신경병증, 대상포진후신경통, 삼차신경통, 내성, 의존성, 유약엑스증후군, 자폐증, 정신
지체, 정신분열병 및 다운증후군의 예방 및/또는 치료에 사용하기 위한, 전술한 화학식 I의 화합물에 관한 것이다.

본 발명은 편두통과 관련된 통증, 염증성 통증, 당뇨성신경병증과 같은 신경병증 통증 장애, 관절염 및 류마티스성 장애,
요통, 수술후 통증 및 앙기나, 신장 또는 담도선통, 월경, 편두통 및 통풍을 포함하는 다양한 증상과 관련된 통증의 예방 및
/또는 치료에 사용하기 위한, 전술한 화학식 I의 화합물에 관한 것이다.

본 발명은 발작, 두부 외상, 무산소 및 허혈 손상, 혈당감소증, 심혈관 질환 및 간질의 예방 및/또는 치료에 사용하기 위한,
전술한 화학식 I의 화합물에 관한 것이다.

본 발명은 mGluR5 수용체 매개된 질환 및 상기 열거된 임의의 질환의 예방 및/또는 치료용 약물의 제조시, 전술한 화학식
I의 화합물의 용도에 관한 것이다.

본 발명은 또한 전술한 유효량의 화학식 I의 화합물을 환자에게 투여하는 것을 포함하는 상기 증상으로 고생하거나, 또는
위협받는 환자에서, mGluR5 수용체 매개된 질환 및 상기 열거된 임의의 질환의 치료 및/또는 예방 방법을 제공한다.

본 명세서의 내용에서, 용어 "치료"는 반대로 특별히 지정되지 않는다면, 치료뿐만 아니라 예방을 포함한다. 용어 "치료학
적" 및 "치료학적으로"는 따라서 해석되어야 한다.

본 명세서에서, 다르게 언급되지 않는다면, 용어 '길항제'는 리간드에 의한 반응의 생성을 초래하는 변환 경로를 임의의 수
단에 의해 부분적으로 또는 완전히 봉쇄하는 화합물을 의미한다.

다르게 언급되지 않는다면, 용어 "질환"은 메타보트로픽 글루타메이트 수용체 활성과 관련된 임의의 증상 및 질환을 의미
한다.

비의약적 용도

치료학적 약물에서 이의 용도외에, 화학식 I의 화합물 또는 이의 염은 또한 신규 치료제의 탐색의 부분으로서, 실험실 동
물, 예를 들면, 고양이, 개, 토끼, 원숭이, 래트 및 마우스에서 mGluR 관련된 활성의 저해제의 효과의 평가를 위한 시험관
내 및 생체내 시험 시스템의 개발 및 표준화에서 약리학적 도구로서 유용하다.

약리학

본 발명의 화합물의 약리학적 특성은 기능적 활성에 대한 표준 분석법을 이용하여 분석될 수 있다. 글루타메이트 수용체
분석법의 예는 예를 들면, 하기에 기재된 바와 같이 당업계에 주지되어 있다: Aramori et al., Neuron 8: 757 (1992),
Tanabe et al. , Neuron 8: 169 (1992), Miller et al.,J Neuroscience 15: 6103 (1995), Balazs, et al., J.
Neurochemistry 69: 151 (1997). 상기 공보에 기재된 방법은 본원에 참고로 포함된다. 편리하게, 본 발명의 화합물은
mGluR5를 발현하는 세포에서, 세포내 칼슘, [Ca2+]의 유동을 측정하는 분석법으로 연구될 수 있다.
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세포내 칼슘 유동은 형광 지시약 플루오-3로 적재된 세포의 형광 변화를 검출함으로써 측정된다. 형광 신호는 FLIPR 시스
템 (Molecular Devices)을 이용하여 측정하였다. 수용체를 활성화시키거나 또는 길항하는 화합물을 검출할 수 있는 2가
지 부가 실험을 사용하였다.

FLIPR 분석을 위해, 인간 mGluR5d를 발현하는 세포를 흑색 측면을 갖는 콜라겐 코팅된 투명 바닥 96-웰 플레이트에 파
종(seed)하고, [Ca2+]i의 분석을 위해, 파종에 이어 유동을 24시간 수행하였다.

FLIPR 실험을 0.800W 및 0.4초 CCD 카메라 셔터 속도의 레이저 세팅을 이용하여 수행하였다. 각각의 FLIPR 실험을 세
포 플레이트의 각 웰에 존재하는 160㎕의 완충액으로 시작하였다. 화합물의 각 첨가 후, 형광 신호는 1초 간격으로 50회
샘플링하고, 5초 간격으로 3회 샘플링하였다. 반응을 시료 주기내의 반응의 피크 높이로서 측정하였다.

EC50/IC50 측정을 이중으로 수행된 8 포인트의 농도 반응 곡선(CRC)으로부터 수득된 데이타로부터 수행하였다. 작동제

CRC는 모든 반응을 플레이트에 대해 관찰된 최대 반응으로 스케일링함으로써 생성되었다. 작동제 챌린지의 길항제 블록
을 시료 플레이트 상의 14개 대조군 웰에서 작동제 챌린지의 평균 반응으로 표준화하였다.

우리는 이노시톨 포스페이트 (IP3) 전환에 기초한 mGluR5에 대한 이차 기능성 분석을 입증하였다. IP3 축적을 수용체 매

개 포스포리파아제 C 전환 의 지수로서 측정한다. 인간 mGluR5d 수용체를 안정하게 발현하는 GHEK 세포를 [3H] 미오-
이노시톨로 밤새 인큐베이션하고, HEPES 완충 염수에서 3회 세정하고, 10 mM LiCl로 10분 동안 미리 인큐베이션하였
다. 화합물 (작동제)을 첨가하고, 37℃에서 30분 동안 인큐베이션하였다. 길항제 활성을 시험 화합물을 15 분 동안 미리 인
큐베이션하고, 글루타메이트 (80μM) 또는 DHPG (30μM)의 존재하에 30분 동안 인큐베이션함으로써 측정하였다. 반응을
과염소산 (5%)의 첨가로 종료시켰다. 시료를 모으고, 중화하고, 이노시톨 포스페이트를 중력식 이온 교환 칼럼을 이용하
여 분리하였다.

본 발명의 화합물을 시험하는 상세한 프로토콜은 하기 약학 실시예에 제공된다.

약어

FLIPR 형광강도 이미징 플레이트 해독기

CCD 전하결합소자

CRC 농도 반응 곡선

GHEK 글루타메이트 트랜스포터 를 발현하는 인간 배아 신장

HEPES 4-(2-히드록시에틸)-1-피페라진에탄설폰산(완충액)

IP 3 이노시톨 트리포스페이트

DHPG 3,5-디히드록시페닐글리신;

BSA 소혈청 알부민

EDTA 에틸렌디아민 테트라아세트산

제조 방법

본 발명의 또 다른 양태는 화학식 I의 화합물, 또는 이의 염의 제조 방법을 제공한다.

상기 방법의 하기 기재를 통해, 적당한, 적합한 보호기가 첨가된 후, 제거될 경우에, 다양한 반응물 및 중간체가 유기 화학
의 당업자에 의해 용이하게 이해되는 방식으로 이해된다. 상기 보호기외에 적합한 보호기를 이용하는 통상적인 절차는 예
를 들면, [Protective Groups in Organic Synthesis T.W. Green, P.G.M. Wuts, Wiley-Interscience, New York,
1999]에 기재된다.

다르게 지정되지 않는다면, P, Q, X1, X2, X3, X4, R, R 1, R2, R3, R4, R5, R6, M1, M2, m 및 n은 화학식 I에 정의된 바와 같
다.

모든 출발 물질은 시판되거나 또는 문헌에 이전에 기재된다.

1H 및 13C NMR 스펙트럼은 다르게 지정되지 않는다면, 용매로서 중수소화된 클로로포름에서, 기준으로서 TMS 또는 잔
류 용매 신호를 이용하여, 1H NMR에 대해 각각 300, 400 및 400 MHz에서 작동하는 Bruker 300, Bruker DPX400 또는
Varian +400 분광기에서 기록된다. 모든 보고된 화학 이동은 델타 스케일로 ppm이며, 신호의 미세 분리는 기록에서 나타
나는 것 같다 (s: 단일선(singlet), d: 이중선(doublet), t: 삼중선(triplet), q: 사중선(quartet), m: 다중선(multiplet)).
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액체 크로마토그래피 분리에 이은 질량 스펙트럼 검출에서 분석은 Alliance 2795 (LC) 및 ZQ 단일 네배 질량 분광계로 이
루어진 Waters LCMS 에서 기록된다. 질량 분광계는 양성 또는 음성 방식으로 작동되는 전기분무 이온 공급원으로 장착
된다. 이온 분무 ±3kV 이며, 질량 분광계는 0.8초의 스캔 속도로 m/z 100-700로부터 스캔된다. 칼럼에, X-Terra MS,
Waters, C8, 2.1 x 50mm, 3.5 mm를 10 mM 암모늄 아세테이트 (수성), 또는 0.1% TFA (수성) 중의 5 % 내지 100% 아
세토니트릴로부터 선형 구배로 적용한다.

프렙(preparative) 역상 크로마토그래피를 칼럼으로서 XTerra MS C8, 19x300mm, 7mm을 이용하여 다이오드 어레이
검출기를 갖는 Gilson 오토프렙 HPLC 에서 수행하였다.

MS-유발(triggered) 프렙 역상 크로마토그래피를 칼럼으로서 XTerra MS C8, 19x100mm, 5mm을 이용하여 다이오드
어레이 검출기 및 ZQ 질량 검출기를 갖는 Watres 자동정제 LC-MS 시스템에서 수행하였다 .

크로마토트론에 의한 정제를 TC Research 7924T 크로마토트론을 이용하여 1, 2, 또는 4 mm의 코팅층을 갖는, 회전하
는 실리카겔/석고(Merck, 60 PF-254, 황산칼슘을 포함) 코팅된 유리 시트상에서 수행하였다.

생성물의 정제는 또한 Chem Elut 추출 칼럼 (Varian, cat #1219-8002), Mega BE-SI (Bond Elut Silica) SPE 칼럼
(Varian, cat # 12256018; 12256026; 12256034)을 이용하거나, 또는 실리카 충전된 유리 칼럼에서 속성 크로마토그래
피에 의해 수행되었다.

마이크로웨이브 가열을 2450 MHz에서 연속 광선을 생성하는 Smith Synthesizer 단일방식 마이크로웨이브 구멍에서 수
행하였다 (Personal Chemistry AB, Uppsala, Sweden).

약어:

DMF N,N-디메틸포름아미드

BOPA 벤조일퍼옥시드

P-BEMP 폴리스티렌 결합된 2-tert-부틸이미노-2-디에틸아미노-1,3-디메틸-퍼히드로-1,3,2-디아자포스포린

Deoxofluor [비스(2-메톡시에틸)아미노]설퍼(sulfur) 트리플루오라이드

DAST (디에틸아미노)설퍼 트리플루오라이드

EDCI 1-(3-디메틸아미노프로필)-3-에틸카르보디이미드 히드로클로라이드

HOBt 1-히드록시벤조트리아졸 히드레이트

THF 테트라히드로퓨란

TFA 트리플루오로아세트산

Et 에틸

Ac 아세틸

DIBAL 디이소부틸알루미늄 히드리드

M, N 몰 및 노르말

HBTU O-벤조트리아졸-1-일-N,N,N',N'-테트라메틸우라늄 헥사플루오로포스페이트

Boc tert-부톡시카르보닐옥시

LDA 리튬 디이소프로필아민

LHA 리튬 알루미늄 히드리드

MCPBA meta-클로로퍼옥시벤조산

SPE 고상 추출

Lawesson's 시약 [2,4-비스(4-메톡시페닐)-1,3-디티아-2,4-디포스프에탄-2,4-디설피드
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화학식 V의 화합물의 일반적인 합성.

화학식 V의 화합물(식 중, R7 은 M1-(R2)n-P-(R
1 )m1, M

2-(R3)n-X
4-Q-(R4) m2, 및 M

2-(R3)n-G 로 구성된 군으로부터

독립적으로 선택되는데, G는 이탈기 또는 부차적으로 이탈기로 전환될 수 있는 작용기이다)은 화학식 II 의 화합물과 함께,
화학식 III의 적당하게 활성화된 화합물(식 중, LG는 이탈기이다)로부터 형성된 화학식 IV의 화합물의 고리화를 통해 제조
될 수 있다. 화학식 II 의 화합물은 히드록시드, 카르보네이트 또는 아세테이트와 같은 적당한 염기를 이용하여, 메탄올, 에
탄올, 물 또는 이의 혼합물과 같은 적당한 용매에서 히드록실아민의 첨가로 적당한 니트릴로부터 제조될 수 있다.

화학식 III의 화합물은 하기와 같이 활성화될 수 있다; i) 적당한 시약, 예를 들면, 옥살릴 클로라이드 또는 티오닐 클로라이
드를 이용하여 산으로부터 형성된 산 클로라이드로서; ii) 알킬 클로로포르메이트와 같은 시약을 이용한 처리로부터 형성
된 무수물 또는 혼합 무수물로서; iii) 예를 들면, HOBt 또는 HBTU 와 같은 우라늄 염을 이용하여 EDCI와 같은 아미드 커
플링 반응에서 산을 활성화시키는 전통적인 방법을 이용하여; iv) 히드록시아미딘이 tert-부톡시드와 같은 강염기를 이용
하여 탈양성자화되는 알킬 에스테르로서; v) 원하는 기질에 대한 임의의 기타 적당한 활성화 방법에 의해.

에스테르 형성은 임의로 적당한 유기 염기 예를 들면, 트리에틸아민, 디이소프로필에틸아민 등 또는 무기 염기 예를 들면,
소듐 비카르보네이트 또는 탄산칼륨과 함께, 적당한 비양자성 용매 예를 들면, 디클로로메탄, 테트라히드로퓨란, N,N-디
메틸포름아미드 또는 톨루엔을 이용하여 수행될 수 있다,.

옥사디아졸을 형성하기 위해 에스테르의 고리화는 용매의 증발 및 고비점 용매 예를 들면, DMF 로의 대체, 또는 반정제된
물질을 제공하기 위한 수성 추출 또는 표준 크로마토그래피 방법에 의해 정제된 물질을 이용하여 조 에스테르에서 수행될
수 있다. 고리화는 적합한 용매 예를 들면, 피리딘 또는 N,N-디메틸포름아미드에서, 통상적인 가열 또는 마이크로웨이브
조사(100-180oC) 또는 테트라히드로퓨란 중의 테트라부틸암모늄 플루오라이드와 같은 시약을 이용한 저온 방법 또는 임
의의 기타 적합한 공지된 문헌 방법으로 수행될 수 있다.

적당히 보호된 기타 상용성 비반응 작용기가 또한 기질에 존재할 수 있다.

상기 기재된 반응의 추가의 예는 본원에 참고로 포함된 [Poulain et al., Tetrahedron Lett., (2001), 42, 1495-98,
Ganglott et al., Tetrahedron Lett., (2001), 42, 1441-43]에서 발견될 수 있다.

화학식 II 및 III의 화합물의 제조에 사용하기 위한 니트릴 및 산의 합성

아릴 니트릴은 적당한 용매 예를 들면, N,N-디메틸포름아미드에서 적당한 시아나이드 공급원 예를 들면, 징크 시아나이드
를 이용하여 팔라듐 또는 니켈 촉매화하에 아릴 할라이드 또는 트리플레이트의 시안화를 포함하는 다양한 방법으로 유용
하다. 해당하는 산은 적당한 용매 예를 들면, 수성 알코올에서 산 또는 염기성 조건하에 가수분해에 의해 니트릴로부터 유
용하다. 아릴산은 또한 요오도- 또는 브로모- 리튬 교환에 이은 CO2 를 이용한 포획에 의해 직접 산을 수득하는 것을 포함

하는 다양한 기타 공급원으로부터 유용하다.

산은 산 클로라이드 또는 혼합 무수물에 이은 비양자성 용매 예를 들면, 디옥산에서 적합한 염기, 암모늄 히드록시드, 메탄
올성 암모니아 또는 암모니아의 존재하에 암모늄 클로라이드를 포함하는 임의의 암모니아 공급원으로 포획하는 것을 포함
하는 산을 활성화시키기 위해 임의의 상용성 방법을 이용하여 일차 아미드로 전환될 수 있다. 상기 아미드 중간체는 다양
한 탈수 시약 예를 들면, 옥살릴 클로라이드 또는 티오닐 클로라이드를 이용하여 니트릴로 전환될 수 있다. 산에서 니트릴
로의 상기 반응 서열은 또한 적당히 보호된 아미노산 유도체를 포함하는 비방향족 산에 적용될 수 있다. 아미노산 또는 임
의의 다른 산 출발 물질의 먼 위치에서, 아민에 대한 적합한 보호기는 Boc와 같은 카르바메이트 보호기를 포함하는, 아민
작용기의 염기성 및 친핵성을 제거하는 임의의 작용기일 수 있다.

일부 산은 시판되는 유사체를 이용하여 더욱 용이하게 제조될 수 있다. 예를 들면, 6-메틸피리딘-4-카르복실산은 2-클로
로-6-메틸피리딘-4-카르복실산의 탈클로르화에 의해 제조된다. 특정 유형의 치환된 플루오로-벤조니트릴 및 벤조산이
염기 예를 들면, 탄산칼륨의 존재하에 상용성 용매 예를 들면, N,N-디메틸포름아미드에서 증가된 온도(80-120oC)에서
연장된 시간 동안 플루오로기의 적합한 친핵성 물질 예를 들면, 이미다졸의 대체를 통해 브로모-디플루오로-벤젠으로부
터 유용하다.
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브로모기는 이어서 상기와 같이 산 또는 니트릴로 제조될 수 있다.

1,3-이치환된 및 1,3,5-삼치환된 벤조산 및 벤조니트릴은 용이하게 시판되는 치환된 이소프탈산 유도체를 이용하여 제조
될 수 있다. 디에스테르의 모노 가수분해는 산과 다양한 시약, 가장 전형적으로 활성화제 예를 들면, 티오닐 클로라이드,
옥살릴 클로라이드 또는 이소부틸 클로로포르메이트 등과의 선택적인 반응을 허용한다. 활성화된 산으로부터, 수 많은 생
성물이 유용하다. 전술한 탈수에 의해 니트릴을 형성하기 위해 사용된 일차 아미드외에, 히드록시메틸 유사체로의 환원이
상용성 용매 예를 들면, 테트라히드로퓨란에서 다양한 환원제 예를 들면, 소듐 보 로히드리드를 이용하여 혼합 무수물 또
는 산 클로라이드에서 수행될 수 있다. 히드록시메틸 유도체는 적당한 용매 예를 들면, 에탄올에서 촉매의 적당한 공급원
예를 들면, 탄소 상의 팔라듐을 이용한 촉매 수소화를 이용하여 메틸 유사체로 추가로 환원될 수 있다. 히드록시메틸기는
또한 벤질 알코올에 적합한 임의의 반응 예를 들면, 아실화, 알킬화, 할로겐 등으로의 전환에 이용될 수 있다. 상기 유형의
할로메틸벤조산은 또한 시판되지 않을 때, 브롬화로부터 수득될 수 있다. 히드록시메틸 유도체의 알킬화에 의해 수득된 에
테르는 또한 적당한 용매 예를 들면, 테트라히드로퓨란 또는 알코올에서 적당한 염기 예를 들면, 탄산칼륨 또는 수산화나
트륨을 이용하여 적당한 알코올과의 반응에 의해 할로메틸아릴 벤조에이트 유도체로부터 수득될 수 있다. 다른 치환기가
존재할 경우에, 상기는 또한 표준 전환 반응에서 사용될 수 있다. 아닐린의 산 및 소듐 니트릴로의 처리는 테트라플루오로
붕소산산을 이용하여 할라이드 예를 들면, 플루오라이드로 전환될 수 있는 디아조늄 염을 수득할 수 있다.

페놀은 적합한 염기 예를 들면, 탄산칼륨의 존재하에 알킬화제와 반응하여 방향족 에테르를 형성한다.

화학식 IX의 화합물의 형성

화학식 IX의 화합물(식 중, R7 은 M1-(R2)n-P-(R
1 )m1, M

2-(R3)n-X
4-Q-(R4) m2, 및 M

2-(R3)n-G 로 구성된 군으로부터

독립적으로 선택되는데, G는 이탈기 또는 부차적으로 이탈기로 전환될 수 있는 작용기이다)은 예를 들면, 톨루엔에서 적합
한 염기 예를 들면, 소듐 비카르보네이트 또는 트리에틸아민을 이용하여 적합한 온도 (0℃-100℃)에서 염기성 조건하에
화학식 VI 및 VII의 화합물 사이의 1,3-쌍극성 고리첨가에 의해 제조될 수 있다. 유형 VI의 화합물의 합성은 이전에 문헌
예를 들면 [Kim, Jae Nyoung; Ryu, Eung K; J. Org. Chem. (1992), 57, 6649-50]에 기재된다. 유형 VII의 아세틸렌을
이용한 1,3-쌍극성 고리첨가는 또한 증가된 온도 (50-100 oC)에서 염기 예를 들면, 트리에틸아민의 존재하에 친전자성
시약 예를 들면, PhNCO를 이용한 활성화를 통해 유형 VIII의 치환된 니트로메탄을 이용하여 수행될 수 있다. Li, C-S.;
Lacasse, E.; Tetrahedron Lett. (2002) 43; 3565-3568. 유형 VII의 일부 화합물이 시판되거나 또는 당업자에 공지된 표
준 방법으로 합성될 수 있다.

대안적으로, 소듐 히드리드 또는 포타슘 tert-부톡시드와 같은 염기를 이용하여 염기성 조건을 이용한 메틸 케톤 및 에스
테르의 Claisen 축합으로부터 유용한 화학식 X의 화합물은 증가된 온도 (60-120oC)에서 예를 들면 염산 염의 형태로 히
드록실아민을 이용한 축합 및 이은 고리화를 통해 화학식 IX의 화합물을 수득할 수 있다.

양자의 방법에 대해, 이은 작용기 전환이 필요하다는 것을 이해한다. 에스테르기의 경우에, 상기 전환은 이에 제한되지 않
고, 하기 3가지 절차 중의 하나를 포함할 수 있다: a) THF와 같은 용매에서 적합한 환원제 예를 들면, LAH 를 이용한 완전
한 환원. b) 적합한 선택적인 환원제 예를 들면, DIBAL 를 이용한 부분적인 환원에 이은 알킬할라이드를 이용한 알킬화.
c) 톨루엔 또는 THF와 같은 용매에서 알킬금속 시약 예를 들면, 알킬 마그네슘 할라이드를 이용한 알킬화에 이은 메탄올
에서 예를 들면 소듐 보로히드리드를 이용한 환원.

화학식 XIV의 화합물의 형성
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화학식 XIV의 화합물 (식 중, R7 은 M1-(R2)n-P-(R
1 )m1, M

2-(R3)n-X
4-Q-(R4) m2, 및 M

2-(R3)n-G 로 구성된 군으로부

터 독립적으로 선택되는데, G는 이탈기 또는 부차적으로 이탈기로 전환될 수 있는 작용기이다)은 분리할 수 있는 유형 III
의 화합물 예를 들면, 산 클로라이드 또는 무수물 또는 유형 III의 화합물(LG는 예를 들면 시약 예를 들면, DCC 또는 EDCI
를 이용하여 산의 활성화로부터 인 시투(in situ)로 형성될 수 있다)을 이용한 아실화에 이은 1,3,4-옥사디아졸로의 재배열
을 통해 유형 XI의 테트라졸 화합물로부터 제조될 수 있다. Jursic, B.S.; Zdravkovski, Z.; Synth.Commun.; (1994) 24;
1575-1582.

대안적으로, 화학식 XIV의 화합물은 또한 증가된 온도(60-130oC)에서 한 단계로 화학식 XIII 또는 III의 화합물(식 중, LG
는 이탈기 예를 들면, 클로라이드 또는 알콕시드이다)의 존재하에 가열을 통해 유형 XII의 아실 히드라지드로부터 제조될
수 있다. 화학식 XIII의 화합물의 반응은 적절하게 또는 적합한 비양자성 용매 예를 들면, 벤젠 또는 크실렌, 또는 양자성 용
매 예를 들면, 에탄올 또는 n-부탄올을 이용하여 수행될 수 있으며, 염기 예를 들면, KOtBu 또는 산 예를 들면, p-톨루엔
설폰산 또는 아세트산의 존재하에 촉진될 수 있다. 참고문헌을 참고: Saunders, J.; Cassidy, M.; Freedman, S. B.;
Harley, E. A.; Iversen, L.L. J.Med.Chem.; (1990) 33; 1128-1138; Peet, N. P.; Sunder, S. J.Heterocycl.Chem.;
(1984) 21; 1807-1816. 화학식 III의 화합물에 대해, 탈수조 예를 들면, 오산화인이 예를 들면, [Kakefuda, Akio; et al.;
Bioorg. Med. Chem. (2002), 10; 1905-1912]에 기재된 형성된 반응 중간체의 고리화를 증가시키기 위해 사용될 수 있
다.

화학식 XVI의 화합물의 형성

화학식 XVI의 화합물(식 중, 상기 정의된 R8 은 M1-(R2)n-P-(R
1)m1, M

2-(R3)n-X
4-Q-(R4)m2, 및 M

2-(R3)n-G 로 구성

된 군으로부터 독립적으로 선택되는데, G is 이탈기 또는 이탈기로 전환될 수 있는 작용기이다)은 [Lee 및 Hong;
Tetrahedron Lett., (1997), 38, 8959-60]의 절차에 따른 산성 조건하에 인 시투 생성된 Tl(OTf)3의 존재하에 화학식
Xva와 XVb의 화합물의 반응에 의해 제조될 수 있다.

대안적으로, 화학식 III 및 XVII의 화합물은 화학식 V에 대해 전술한 바와 같이 반응하여 화학식 XVIII의 중간체를 수득한
다. 상기 중간체는 옥사졸을 생성하기 위해 고리탈수화에 이은 동일한 반응 포트에서 BrCCl3 를 이용한 탈수소화에 의해

필요한 옥사졸을 수득할 수 있다. Phillips, A.J.; Uto, Y.; Wipf, P.; Reno, M.J. 및 Williams, D.R., Organic Letters,
(2000) 2, 1165-8.

이탈기의 친핵성 치환을 통한 X4 및 M2 사이 또는 Q 및 M2 사이의 결합의 형성:
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화학식 XX의 화합물은 화학식 XIX의 화합물 (R-7 은 M1-(R2)n -P-(R
1)m1 이다)에서 이탈기 LG 를 치환하기 위해 사용될

수 있다. X4 가 헤테로원자 예를 들면, N 및 S로 표시될 경우에, 반응은 적당한 염기 예를 들면, 탄산칼륨, 세슘 카르보네이
트, 소듐 히드리드, 트리에틸아민 등의 존재하에 수행되는데, 이는 X4 잔기의 탈양성자화에 의한 반응을 촉진시키고, 염기
의 부재하에 반응에 의해 생성될 수 있는 임의의 과량의 산의 형성을 방해할 수 있다. 반응은 임의의 적당한 용매 예를 들
면, 아세토니트릴 또는 DMF에서 수행될 수 있고, 실온 또는 반응을 가속화하기 위해 증가된 온도(35-100oC)에서 수행될
수 있다.

상기 조건은 평행 합성에 대해 사용된 장치의 적당한 변형을 이용하고, 당업자에게 공지된 표준 기술을 이용하여 사용될
수 있다.

유사하게, 상기 반응 조건은 X4 가 결합이고, 고리 Q 가 헤테로원자 예를 들면, 상기 정의된 N을 포함하는 융합 비시클일
때. 화학식 XX의 화합물에 대해 수행될 수 있다. 후자 또는 X4=N인 전술한 경우에, DMF 중의 NaH가 선행 문헌 예를 들면
[Murdoch, Robert; Tully, W. Roger; Westwood, Robert; J. Heterocycl.Chem.; (1986), 23; 833-841]에 바람직하게
기재된다.

X4 = C 를 포함하는 화학식 XX의 화합물에 대해, 더 강한 염기 예를 들면, 예를 들면 LDA, n-부틸리튬 또는 임의의 기타
알킬 금속 염기가 적당한 비양자성 용매 예를 들면, THF, 헥산 또는 톨루엔에서 일반적으로 주위 온도 미만, 예를 들면, -
78oC 또는 0oC 에서 탈양성자화를 이루기 위해 사용될 필요가 있다.

전술한 유형의 티오메틸 옥사디아졸의 합성을 위한 대안적인 절차는 적당하게 치환된 히드록시아미딘 및 적당하게 치환된
활성화된 산 커플링 파트너의 조합으로부터 시클릭 에스테르 IVa 및 Ivb를 형성하는 것이다. 티올 친핵 물질을 이용한 클
로라이드의 치환은 전술한 옥사디아졸 형성의 방법 중의 하나를 이용한 고리화 전에 즉시 일어날 수 있다. 치환은 또한 전
술한 2단계 에스테르화 및 고리화가 뒤따르는 클로로메틸 히드록시아미딘 또는 클로로메틸 산 출발 물질에서 수행될 수
있다. 기재된 조건이 당업자에게 공지된 표준 기술을 이용하여 평행 합성에 대해 사용된 장치의 적당한 변형으로 사용될
수 있다.

4-알킬-트리아졸 티올/티온의 형성:

전술한 아미드 커플링 조건하에, 임의의 적합한 아실화제 예를 들면, 산 클로라이드 또는 활성화된 산 또는 해당하는 산은
염기 예를 들면, 피리딘 또는 비친핵성 아민의 존재하에 적합한 4-알킬-3-티오세미카르바지드와 반응하여 화학식 XXV
의 시클릭 중간체 화합물(식 중, R4는 상기정의된 바와 같다)을 형성한다. 동일한 중간체가 또한 아실 히드라지드와 알킬
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이소티오시아네이트의 반응을 통해 유용하다. 화학식 XXVI의 화합물을 수득하기 위한 고리화는 적당한 용매 예를 들면,
물, 물-디옥산, 수성 알코올 또는 이의 혼합물에서 증가된 온도에서 적당한 무기 염기 예를 들면, 히드록시드 또는 비카르
보네이트의 처리로 용이하게 수행된다.

상기 조건은 당업자에게 공지된 표준 기술을 이용하여, 평행 합성에 대해 전술한 것, 예를 들면, P-BEMP 대신에 고상 염
기를 이용할 때 사용된 장치의 적당한 변형으로 사용될 수 있다.

화학식 XXV의 화합물은 상기 기재된 조건하에 화학식 XIX의 화합물과 토토머 형태를 통해 반응하여 화학식 Ia의 S-알킬
화 화합물을 수득한다.

고리 (1 및 2) 의 다른 질소 원자에 알킬화된 트리아졸 티온 XXIX 및 XXXI은 유사한 절차를 통해 유용하다. 2-알킬 트리
아졸 티온 XXVIII은 증가된 온도, 예를 들면, 85℃에서 톨루엔 중의 알킬 히드라진으로 아로일 이소티오시아네이트의 처
리에 이은 수성 비카르보네이트를 이용한 가열에 의해 수득될 수 있다. 동일한 생성물이 또한 적합한 염기 예를 들면, 피리
딘 또는 트리에틸아민의 존재하에 활성화된 산으로 유사한 2-알킬-3-티오세미카르바지드의 처리에 이은 상기 생성물
XXVI을 수득하는 알칼리 고리 폐쇄(closure)와 유사한 방식으로 알칼리 고리 폐쇄에 의해 수득될 수 있다.

1-알킬 트리아졸 티온 XXXI은 화학식 XXVI의 화합물을 수득하는 알칼리 고리 폐쇄(closure)와 유사한 방식으로 알칼리
고리 폐쇄를 수행하는 1-아실-1-알킬-3-티오세미카르바지드 중간체를 통해 산 예를 들면, HCl 또는 기타 상용성 강산의
존재하에 적합한 N-알킬-N-아실히드라지드와 포타슘 티오시아네이트의 반응에 의해 제조될 수 있다.

화학식 XXXIII의 화합물의 형성
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화학식 XXXIII의 화합물은 화학식 XXXIIb의 화합물, 예를 들면, 2-메틸티오-1,4,5,6-테트라히드로피리미딘(n=1의 경우)
을 초래하는 화학식 XXXIIa의 시클릭 티오우레아(식 중, n은 0,1 또는 2와 같이 정의된다)의 알킬화에 의해 제조될 수 있
다.

알킬화제로서 예를 들면 메틸 요오도디를 이용한 알킬화는 실온 또는 증가된 온도에서 수 개의 용매(DMF, 아세톤,
CH2Cl2 등)에서 수행될 수 있으며, 이의 히드로 요오디드 염으로서 [Kennedy, Kevin J.; Simandan, Tiberiu L.; Dix,

Thomas A.; Synth.Commun.; (1998); 24; 741-746]에 기재된 생성물을 수득할 수 있다. 시클릭 티오우레아는 당업자에
게 공지된 합성을 통해 또는 상업적인 공급원을 통해 용이하게 유용하다. 화학식 XXXIIc의 화합물은 유형 XXXIIb의 해당
하는 화합물의 히드라진분해로부터 생성된다. 히드라진분해는 바람직하게는 [Krezel, Izabella; Pharmazie; (1994); 94,
27-31]에 기재된 히드라진 히드레이트를 이용한 EtOH을 환류할 때 수행된다. 결국, 화학식 XXXIII의 융합 트리아졸은 열
아실화 및 화학식 XXI의 화합물(식 중, LG 는 이탈기 예를 들면, 할라이드이다)과 화학식 XXXIIc의 화합물의 축합 반응을
통해 형성될 수 있다 . 상기 반응은 염기의 존재하에 피리딘 또는 EtOH 또는 톨루엔에서 수행될 수 있다. 정상적인 가열 또
는 마이크로웨이브 조사가 사용될 수 있다. 유사하게, XXXIII는 XXI가 또한 에스테르 또는 카르복실산일 수 있는 증가된
온도에서 적합한 용매 예를 들면, 메탄올 또는 에탄올에서 염기, 예를 들면, 소듐 메톡시드의 존재하에 제조될 수 있다.

화학식 XXXIId의 무고리 티오우레아 (식 중, R8 은 모식도에 정의된 바와 같고, R3 및 R4 는 화학식 I에 정의된 바와 같다)
는 또한 화학식 XXXIIIa의 화합물을 수득하기 위해 유사한 방법으로 이용될 수 있는데, 여기에서 히드라진 부분의 도입은
히드라진에 이은 아실화 또는 미리형성된 아실 히드라진을 이용함으로써 수행될 수 있다.

화학식 XXXV의 화합물의 형성

화학식 XXXIVb의 화합물은 상기와 유사한 방법, 예를 들면, 염기 예를 들면, 트리에틸아민의 임의 존재하에 옥살릴 클로
라이드 또는 펜타클로로포스핀을 이용함으로써 해당하는 이미도일 클로라이드를 수득하기 위한 XXXIVa의 활성화에 의해
제조될 수 있다. 중간체는 인 시투로 이용될 수 있거나 또는 상기 사용된 화학식 XXIII의 화합물에 의한 포획 전에 분리될
수 있다. 이은 생성물은 적합한 용매 예를 들면, DMF에서 산성 또는 염기성 조건하에 고리화되어 화학식 XXXV의 화합물
을 수득할 수 있다. XXXV는 화학식 I의 화합물의 형성에 사용된 중간체이거나 또는 화학식 I의 최종 생활성 화합물일 수
있다.

화학식 XXXV의 화합물(식 중, R8 은 상기 기재된 군으로부터 독립적으로 선택된다)은 또한 화학식 XXXVIa의 화합물(에
틸 이미도에이트는 예로서 나타낸다)과 XXXVIb의 반응에 이은 아민의 존재하에 증가된 온도(40-80℃)에서 고리화를 통
해 제조될 수 있는데 반해, 아민은 바람직하게는 이에 제한되지 않고, 저비점을 가져, 과량으로 사용되고, 워크업 절차를
단순화시켜야 한다. 상기 아민의 예는 이에 제한되지 않고, 예를 들면 메탄올, THF 또는 디클로로메탄에서 용액으로 사용
될 수 있는 메틸아민 또는 에틸아민일 수 있다.

화학식 XXXVIa 및 XXXVIb의 화합물의 형성
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화학식 XXXVIa의 화합물(식 중, R8 은 상기 정의된 군으로부터 선택된다)은 양자성 산, 예를 들면 염산의 존재하에 알코
올 예를 들면, 에탄올에서 화학식 XXXVIe의 니트릴의 반응을 통해 제조될 수 있다. 니트릴은 상기 기재된 산 XXXVId로부
터 수득될 수 있다. 화학식 XXXVId의 화합물은 또한 화학식 XXXVIb의 아실 히드라지드(식 중, R8 은 상기 정의된 군으로
부터 독립적으로 선택된다) 를 제조하기 위해 사용될 수 있다. 상기 유형의 물질 XXXVIb은 또한 직접 산으로부터 형성될
수 있다. 단순한 워크업을 촉진시킬 때, 염기 또는 히드라진 히드레이트의 존재하에 형 XXXVIf의 중간체 에스테르를 적당
한 히드라진, 히드라진 염과 반응하는 것이 유리할 수 있다. 그러나, 인 시투 활성을 이용한 산을 통한 직접적인 경로가 친
핵성 공격에 민감한 물질에서 유리할 수 있으며, 더 적은 단계의 생성물을 제공할 수 있다.

화학식 XXXVId 및 XXXVIf의 화합물의 형성

화학식 XXXVId & XXXVIf의 화합물(식 중, R7 은 M1-(R2)n -P-(R
1)m로 구성된 작용기이다)은 하기 비제한적인 방법 중

의 하나에 의해 제조될 수 있다: a) 화학식 XII 의 아실 히드라지드 화합물과 시클릭 무수물 또는 모노에스테르화된 이산의
반응에 이은 형성된 중간체의 고리화는 유형 XXXVId 및 XXXVIf 의 1,3,4-옥사디아졸(X1=O, X2 및 X3=N)을 각각 형성
할 수 있다; b) 화학식 II 의 히드록시아미딘과 시클릭 무수물 또는 모노에스테르화된 이산과의 반응 및 고리화는 XXXVId
및 XXXVIf 의 1,2,4-옥사디아졸 유사체(식 중, X1및X2 =N, X3=O)를 제공하기 위해 사용될 수 있다; c) 숙시닐 유도체를
제외하고, 유형 III의 화합물과 히드록스아미딘 유형 화합물의 반응은 XXXVId 및 XXXVIf 의 1,2,4-옥사디아졸 유사체(식
중, X1및X 3 =N, X2=O)를 제공하기 위해 사용될 수 있다.

화합물 XXXVId 및 XXXVIf는 상기 정의된 X1, X2 또는 X3의 특성에 독립적으로 상호전환될 수 있다.

화학식 Ib의 화합물의 형성
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화학식 Ib의 화합물(식 중, R7 은 작용기 M1-(R2)n-P-(R
1)m1로 구성된 군으로부터 선택된다)은 하기 기재된 XIV로부터

생성된 화학식 XXXVII의 화합물로부터 Me3OBF4 또는 디메틸 설페이트를 이용한 선택적인 O 알킬화를 통해 제조될 수

있다(선행 문헌에 기재된, 예를 들면: a) Sheu, Jennline; Smith, Michael B.; Oeschger, Thomas R.; Satchell,
Jacqueline; Org.Prep.Proced.Int.; (1992); 24, 147-158; 또는 b) Hutchinson, Ian S.; Matlin, Stephen A.; Mete,
Antonio, Tetrahedron Lett.; (2001); 42; 1773-1776). 메톡시기는 유형 XXIII의 아실 히드라지드에 의해 치환될 수 있
으며, 트리아졸 헤테로사이클을 형성하기 위해 고리 폐쇄 축합이 일어난다. 이는 예를 들면, [Lawson, Edward C.;
Hoekstra, William J.; Addo, Michael F.; Andrade-Gordon, Pa트리cia; Damiano, Bruce P.; Kauffman, Jack A.;
Mitchell, John A.; Maryanoff, Bruce E.; Bioorg.Med.Chem.Lett.; (2001); 11; 2619-2622]에 기재된 바와 같이, 규칙
적인 가열 또는 마이크로웨이브 조사와 함께 열 조건하에 에탄올, 톨루엔, DMF 또는 피리딘에서 수행될 수 있다.

유형 XXXVII의 화합물은 예를 들면, [Grieco, Paul A.; Kaufman, Michael D.; J.Org.Chem.; (1999); 64; 6041-6048]에
기재된 바와 같이, 비양자성 용매 예를 들면, THF에서 이음이온을 생성하기 위해 2당량의 강염기 예를 들면, n-Buli로의
처리에 이은 1당량의 화학식 XIX의 화합물의 처리에 의해 a-위치에서 카르보닐로 용이하게 알킬화되는 시클릭 아미드, 락
탐의 반응에 의해 제조될 수 있다. 대안적으로, N-보호된 락탐은 예를 들면 [Padwa, Albert; Beall, L. Scott;
Heidelbaugh, Todd M.; Liu, Bing; Sheehan, Scott M.; J.Org.Chem.; (2000); 65; 2684-2695]에 기재된 바와 같이, 단
지 1당량의 염기, 예를 들면, LDA가 알킬화에 대한 음이온을 생성하기 위해 필요한 곳에 이용될 수 있다.

화학식 Ic 의 화합물의 일반적인 합성

화학식 Ic의 화합물(식 중, R7 은 M1-(R2)n-P-(R
1 )m1로 구성된다)은 화학식 XXXVIII의 화합물과 화학식 XXXIX의 화합

물의 반응 및 이은 고리화를 통해 제조될 수 있다. 화학식 XXXIX의 화합물은 염기 예를 들면, 트리에틸아민의 임의 존재하
에 옥살릴 클로라이드 또는 펜타클로로포스핀를 이용하여 적합한 이차 아미드로부터 제조될 수 있으며, 인 시투 또는 상기
XXXIVa에 기재된 분리된 물질로서 이용될 수 있다.

화학식 XXXVIII의 화합물은 이와 포스겐 또는 바람직하게는 포스겐 유사체 예를 들면, 카르보닐디이미다졸과의 반응에 이
은 히드라진과의 커플링에 의해 해당하는 알코올로부터 제조될 수 있다.

화학식 Ic 또는 Id의 화합물(식 중, X4 = O이고, R7 은 M1-(R2 )n-P-(R
1)m1이다)을 합성하는 다른 수단은 용매 예를 들면,

예를 들면 DMF 또는 DMSO에서 적합한 염기 예를 들면, 세슘 또는 탄산칼륨, 소듐 히드리드에서 유형 XLI 의 화합물(식
중, 이탈기는 토실-, 메실-, 할로- 또는 임의의 기타 적당한 작용기로 구성될 수 있다)을 이용한 유형 XL의 화합물의 O-알
킬화에 의한다.

유형 XLI의 화합물은 트리아졸 XXVI에 예시된 바와 같이 적당한 알킬화제 또는 아릴화제를 이용한 설퍼기의 알킬화 또는
아릴화에 이은 산화제 예를 들면, MCPBA, 아세트산 중의 과산화수소 또는 과망간산칼륨를 이용하여 티오기의 해당하는
설폰으로의 이중 산화에 의해 합성될 수 있다.
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상기 순서는 예를 들면 [Akerblom et al. J. Med. Chem. 16, 312 (1973)]에 기재된다. 대안적으로, 트리아졸 할라이드는
문헌, 예를 들면 [Ashton, W.T. et al. J. Med. Chem. 36, 591 (1993)]에 기재된 바와 같이 합성될 수 있다.

알코올은 화학식 V의 화합물의 일반적인 합성 하에 전술한 옥사디아졸 또는 이속사졸 부분의 합성시 직접 제조될 수 있
다 . 대안적으로, 이는 [Palazzo et al. J. Heterocycl. Chem. (1979) 16:1469]에 기재된 3단계 순서를 이용하여 적당한
이탈기 예를 들면, 할라이드, 예를 들면 클로라이드를 이용하여 옥사디아졸 또는 이속사졸 단위체로부터 제조될 수 있으
며, 예를 들면 메탄 중의 소듐 보로히드리드를 이용하여 생성되는 알데히드(또는 이의 수화물)의 표준 환원 절차를 따른다.

여전히 또 다른 방법은 유형 XLa의 화합물을 제공하기 위해 적합한 용매 예를 들면, DMSO, 아세토니트릴, 아세톤, DMF
에서 적합한 염기 예를 들면, 탄산칼륨 또는 트리에틸아민의 존재하에 적당한 이탈기 예를 들면, 할라이드, 예를 들면 클로
라이드를를 포함하는 구조 XIV 단위체의 화합물과 히드록시벤조트리아졸의 반응을 포함할 수 있다. 대안적으로, XLa는
EDCI 와 동시활성화제로서 또는 화학식 II-V의 화합물의 반응하에 상기 기재된 커플링 시약 예를 들면, HBTU로부터의
부산물의 결과로서, 히드록시벤조트리아졸이 옥사디아졸로의 고리화 동안 존재한다면 수득될 수 있다. Xla는 적당한 온도
에서 (-75oC - +75oC) 적합한 용매 예를 들면, 테트라히드로퓨란, 메탄올, 물 또는 이의 혼합물, 바람직하게는 THF에서
연장된 시간(5-360 분)에 걸쳐 사마륨 디요오디드의 첨가에 의해 알코올로 전환될 수 있다.

N-O 결합의 절단은 대안적으로 당업자에게 공지된 적합한 촉매 예를 들면, 라니-니켈의 존재하에 통상 사용되는 수소화
방법을 이용하여 수행될 수 있다. 화학식 XLa의 화합물에서, 옥소벤조트리아졸 기능성은 또한 이탈기로서 이용될 수 있다.
그리하여 화합물 XLa 는 상기 기재된 화합물 XX와 반응할 수 있다

유형 Ie의 화합물의 형성

화학식 Ie의 화합물(식 중, R7 은 M1-(R2)n-P-(R
1 )m1이다)은 유형 XLIIIb의 화합물의 상기 기재된 유형 XIX의 화합물로

의 친핵 치환을 통해 제조될 수 있다. 유형 XLIIIb의 화합물은 열 조건하에 P2S10 또는 Lawesson 시약을 이용하여 이의 옥

소 유사체 XLIIIa의 반응에 의해 제조될 수 있다. 유형 XLIIIa의 화합물의 합성은 [Takeuchi, H., Hagiwara, S., Eguchi,
S., Tetrahedron (1989); 45; 6375-6386]에 기재된다.

Q 고리에 치환의 도입:

Q 고리 상에 치환을 원한다면, 치환 반응에 사용하기 위해 적당히 치환된 아릴 또는 헤테로아릴 티올을 선택할 수 있다. 동
일한 것이 최종 화합물에서 동일한 것을 치환하기 위해 이용되는 치환된 또는 비치환된 아릴 또는 헤테로아릴 티올이외의
기타 친핵성 시약에 대해 유효하다. 아릴 또는 헤테로아릴 잔기가 이에 제한되지 않고, 아닐린으로서 유리 NH 자리, 이미
다졸, 벤즈이미다졸, indole 등 을 포함하는 직접 도입되거나 또는 탈보호 반응의 결과 도입된 다루기 쉬은 반응성 모이어
티를 가진다면, 화학식 If의 화합물 (R-7 은 M1-(R2)n -P-(R

1)m1 이다)은 NH 잔기를 탈보호하기 위해 적합한 염기 예를

들면, 알킬리튬 또는 알칼리-금속 히드리드 또는 히드록시드를 이용하여 R4 로 치환될 수 있으며, 화학식 Ia의 치환된 생
성물을 제공하기 위해 적합한 친전자성 시약 예를 들면, 알킬 할라이드, 산 클로라이드 또는 무수물, 클로로포르메이트, 카
르바모일 클로라이드, 설포닐 클로라이드, 이소시아네이트, 이소티오시아네이트 등을 첨가할 수 있다.

M2 치환기(들) 및 of the X4 치환기(들)의 도입:

가장 산성인 양성자가 X4에 인접한 원자, 또는 X4 자체에 위치할 경우에, 치환은 적합한 비양자성 비산성 용매 예를 들면
THF 또는 디에틸에테르에서 강염기 예를 들면, 알킬리튬 또는 알칼리-금속 히드리드를 이용하여 화학식 Ia의 화합물의
탈양성자화에 이은 적합한 친전자성 물질 예를 들면, 알킬 할라이드, 산 클로라이드 또는 무수물, 클로로포르메이트, 카르
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바모일 클로라이드, 설포닐 클로라이드, 이소시아네이트, 이소티오시아네이트 등을 이용한 생성된 음이온의 포획에 의해
수행될 수 있다. 과량의 염기 및 친전자성 물질을 사용하고, 반응을 충분한 시간 동안 방치할 경우에, 2개의 수소가 2개의
R3-치환기 (탄소로서 예시된 M2)의 도입에 대해 하기 예시된 친전자성 물질에 의해 치환될 수 있다. 2개 이상의, 상이하거
나 또는 동일한 치환기가 또한 화학식 Ig의 화합물을 수득하기 위해 적당한 친전자성 물질과의 탈양성자화 및 반응에 의해
도입될 수 있다.

사슬(X4 가 S일 경우) 의 S 원자 또는 치환기의 N 원자의 산화:

설폰 (Y=O) 및 설폭시드 (Y=":" 즉, 고립 전자쌍)를 제공하기 위한 황 원자의 산화는 퍼옥시산 예를 들면, MCPBA를 포함
하는 임의의 적합한 산화제를 이용한 직접적인 산화에 의해 수행될 수 있다. MCPBA 산화의 경우에, 단일 반응으로부터
생성물의 혼합물을 수득하는 것이 가능하고, 이를 표준 칼럼 크로마토그래피로 분리하거나 또는 반응의 화학량론 및 온도
를 조절함으로써 설폭시드 또는 설폰을 선택적으로 수득하는 것이 가능하다.

치환기 중의 하나, 예를 들면 R4 가 하나 이상의 질소 원자 예를 들면 피리딘 모이어티 또는 상기 정의된 임의의 기타 치환
기를 포함한다면, 상기 질소의 산화는 Ia와 산화제 예를 들면, MCPBA의 반응에서 일어나 해당하는 N-옥시드를 수득한
다. 상기 생성물은 예를 들면 Ih 및 N-옥시드를 포함하는 혼합물의 경우에조차 표준 칼럼 크로마토그래피 또는 임의의 다
른 표준 정제 절차를 통한 분리에 의해 수득될 수 있다는 것은 당업자에게 이해된다. 또한, N-옥시드의 형성은 적합한 반
응 조건 예를 들면, 염기성 아민을 보호하기 위해 산성 매질을 이용하는 선택에 의해 감소될 수 있다는 것은 당업자에게 이
해된다.

기타 다양한 반응:

중간체화합물이 적합한 반응성 작용기 예를 들면, 아릴 할라이드 또는 트리플레이트를 포함하는 경우에, 상기 작용기는 생
성물을 추가로 제조하기 위해 사용될 수 있다. 예를 들면, 3-할로-페닐이 P-(R1)m1에 존재할 경우에, 디아릴 커플링 생성

물을 수득하기 위해 아릴 보론산을 커플링하는 표준 Suzuki 조건을 이용하는 것이 가능하다. Miyaura, N., Yanagi, T.,
Suzuki, A., Synth.Commun., (1981),11; 7, 513-520.

기타 작용기 예를 들면, 지방족 알코올은 예를 들면 불화제 예를 들면, DAST, 또는 기타 할라이드기, 예를 들면, 트리페닐
포스핀 및 요오드, N-브로모숙신이미드 또는 N-클로로숙신이미드의 이용에 의해 플루오로기로 전환될 수 있다. 상기 할
라이드는 추가의 제조에 대해 이탈기로서 이용될 수 있거나 또는 화학식 Ia의 활성 화합물에서 치환기로서 존재할 수 있다.

유사한 방식으로, 알코올은 설포닉 에스테르 유도체를 수득하기 위해 알코올과 함께 비친핵성 염기의 존재하에 적당한 설
포닐 할라이드 또는 설포닐 무수물을 이용함으로써 이탈기 예를 들면, 비제한적인 예인 메실 또는 토실로 전환될 수 있다.

추가로 제조될 수 있는 기타 작용기는 하기 비제한적인 예 (R-7 은 M1-(R2 )n-P-(R
1)m1 이다)에 표시되며, 할로겐화는 클

로르화제 예를 들면, 설퍼릴 클로라이드를 이용하는 옥사졸 단위체의 탄소 원자에서 수행될 수 있다.

실시예

본 발명의 적합한 구현예는 지금 하기 비제한적인 실시예에 의해 예시될 것이다.

NMR 측정을 델타 스케일(δ)로 수행하였다.

실시예 1 내지 39 및 100 내지 328에 따라 제조된 화합물은 중간체이다.

실시예 40 내지 99 및 329 내지 794에 따라 제조된 화합물은 목적 생성물이다.
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중간체

실시예 1

6-메틸피리딘-4-카르복실산

수소 충전된 기구(balloon)를 2-클로로-6-메틸피리딘-4-카르복실산 (2 g, 12.0 mmol), 활성 탄소상의 팔라듐 10 중량%
(0.5 g), 트리에틸아민 (4.8 ml) 및 에탄올 (24 ml)을 포함하는 플라스크에 부착하고, 실온에서 밤새 교반하였다. 반응 혼
합물을 셀라이트를 통해 여과하고, 메탄올로 세정하고, 농축하였다. 잔류물을 디클로로메탄으로 분쇄하고, 여과하여 백색
고체로서 6-메틸피리딘-4-카르복실산을 수득하였다; 1.05 g (66%). 1H NMR (MeOD) δ(ppm): 8.62 (d, 1H), 7.68 (s,
1H), 7.60 (d, 1H), 2.55 (s, 3H).

실시예 2

1-시아노-3-에틸벤젠

아르곤을 DMF (37 ml) 중의 1-브로모-3-에틸벤젠 (2.5 g, 13.5 mmol) 용액내로 10분 동안 불어넣고, 시안화아연 (1.75
g, 14.9 mmol) 및 테트라키스(트리페닐포스핀)팔라듐(0) (1.56 g, 1.35 mmol)을 첨가하였다. 80℃에서 교반 후에, 반응
혼합물을 에틸 아세테이트 (35 ml)로 희석한 후, 셀라이트를 통해 여과하여 침전물을 제거하였다. 여과액을 물 (3x), 포화
염수로 세정하고, 무수 황산나트륨으로 건조하고, 여과하고, 농축하였다. 생성물을 헥산 중의 2% 에틸 아세테이트를 이용
한 속성 칼럼 크로마토그래피로 정제하여 무색 액체를 수득하였다(1.42 g). GC-MS (M+): 131.18.

실시예 3

3-에틸벤조산

6 M 수산화나트륨 (25 ml)을 메탄올 (25 ml) 중의 1-시아노-3-에틸벤젠 (1 g, 7.62 mmol)에 첨가하고, 100℃에서 밤새
가열하였다. 반응 혼합물을 농축한 후에, 수성층을 디클로로메탄 (2x)으로 세정하고, 12 M HCl 을 이용하여pH 약 3으로
산성화하였다. 침전물을 에틸 아세테이트로 추출한 후, 물 및 포화 염수로 세정하고, 무수 황산나트륨으로 건조하고, 여과
하고, 농축하여 무색 오일로서 3-에틸벤조산을 수득하였다; 0.770 g (2단계에 걸쳐 수율 28%). 1H NMR (CDCl3),

δ(ppm): 7.76 (d, 2H), 7.43 (m, 2H), 2.67 (m, 2H), 1.19 (t, 3H).

실시예 4

3-플루오로-5-메틸-벤조산

진한 HCl (30 ml)을 물 (75 ml)중의 디메틸 5-아미노 이소프탈레이트 (20 g, 95.6 mmol)의 냉각된(-5℃) 현탁액에 첨가
한 후, NaNO2 (7.5 g, 109 mmol)를 적가하였다. 반응 혼합물을 15분 동안 여과한 후에, HBF4 (18 ml, 100 mmol, 48%

수용액)을 첨가하였다. 생성된 혼합물을 0℃에서 30분 동안 교반하고, 형성된 침전물을 여과로 수집하고, 냉 메탄올 (60
ml) 및 에테르에테르ml)로 세정하였다. 잔류물을 오일 수조에서 가열(약 110℃)하여 분해하였다. 냉각된 혼합물을 에테르
로 희석하고, 실리카겔 상에서 농축하고, 용리액으로서 5% 에틸 아세테이트 헥산을 이용한 속성 크로마토그래피로 정제하
여 백색 솜털 같은 고체로서 9.0 g (44%)의 생성물을 수득하였다. 1H NMR (CDCl3), δ(ppm): 8.57 (s, 1H), 7.95 (d, 2H),

3.97 (s, 6H).

메탄올 (41 ml) 중의 5-플루오로-이소프탈산 디메틸 에스테르 (1.7 g, 8.0 mmol) 현탁액을 1.0 N 수산화나트륨 (7.2 ml,
7.2 mmol)으로 처리하였다. 반응물을 실온에서 밤새 교반한 상태로 방치하였다. 용액을 농축한 후에, 잔류물을 물에 용해
하고, 분별깔대기로 옮겼다. 수성층을 디클로로메탄 (3 회)로 세정하고, 1.0 N HCl을 이용하여 pH 2로 산성화하였다. 에
틸 아세테이트를 이용하여 침전물을 추출하고, 이를 염수로 세정하고, 무수 황산나트륨으로 건조하였다. 진공에서 용매의
제거 후에, 총 1.3 g (83%)의 5-플루오로-이소프탈산 모노메틸 에스테르를 백색 고체로서 분리하였다. 1H NMR
(DMSO), δ(ppm): 8.31 (t, 1H), 7.96 (m, 2H), 3.91 (s, 3H).

트리에틸아민 (2.2 ml, 16.0 mmol) 및 이소부틸 클로로포르메이트 (1.0 ml, 8.0 mmol)을 디클로로메탄 (20 ml) 중의 5-
플루오로-이소프탈산 모노메틸 에스테르 (1.3 g, 6.7 mmol)의 빙냉 용액에 첨가하고, 실온으로 가온하였다. 2시간 동안
교반 후에, 반응 혼합물을 여과하고 농축하였다. 잔류물을 테트라히드로퓨란 (10 ml)에 재용해하고, 물 (3ml) 중의 소듐
보로히드리드 (1.1 g, 29.02 mmol) 를 적가하였다. 1시간 후에, 반응물을 메탄올로 급냉시키고, 에틸 아세테이트로 희석
하고, 물 및 염수로 세정하고, 무수 황산나트륨으로 건조하고, 여과하고 농축하였다. 헥산 중의 30% 에틸 아세테이트를 이
용한 실리카겔 상의 속성 칼럼 크로마토그래피로 무색 오일로서 667 mg (54%)의 3-플루오로-5-히드록시메틸-벤조산
메틸 에스테르를 수득하였다. 1H NMR (CDCl3), δ(ppm): 7.82 (s, 1H), 7.63 (d, 1H), 7.32 (d, 1H), 4.76 (s, 2H), 3.93

(s, 3H).

에탄올 (2 ml)을 아르곤하에 3-플루오로-5-히드록시메틸-벤조산 메틸 에스테르 (667 mg, 3.6 mmol) 및 팔라듐 (활성탄
소상의 10 중량%, 300 mg)을 포함하는 둥근 바닥 플라스크에 첨가하였다. 플라스크를 물 흡입기를 이용하여 비우고, 기
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구로부터 수소로 충전하였다. 2시간 후에, 탄소상의 팔라듐을 셀라이트를 통한 여과로 제거하였다. 여과액을 농축하여
520 mg (87%) 의 3-플루오로-5-메틸-벤조산 메틸 에스테르를 수득하였다. 1H NMR (CDCl3), δ(ppm): 7.65 (s, 1H),

7.51 (d, 1H), 7.08 (d, 1H), 3.91 (s, 3H), 2.40 (s, 3H).

0.5 N 리튬 히드록시드 (7.4 ml, 3.7 mmol)를 테트라히드로퓨란 (7.4 ml) 중의 3-플루오로-5-메틸-벤조산 메틸 에스테
르 (520 mg, 3.1 mmol) 용액에 첨가하였다. 반응물을 75℃에서 2시간 동안 교반하고, 용매를 진공에서 제거하였다. 잔류
물을 소량의 물에 용해하고, 10% HCl (aq.)의 첨가로 산성화하였다(pH 약 2). 에틸 아세테이트를 이용한 수성층의 추출에
이어, 유기층을 물 및 포화 염수로 세정하고, 무수 황산나트륨으로 건조하고, 여과하고 농축하여 백색 고체로서 469 mg
(98%)의 3-플루오로-5-메틸-벤조산을 수득하였다. 1H NMR (DMSO), δ(ppm): 7.62 (s, 1H), 7.45 (d, 1H), 7.32 (d,
1H), 2.38 (s, 3H).

실시예 5

3-메톡시메틸-벤조산

메탄올 (10 ml) 및 테트라히드로퓨란 (10 ml) 중의 3-브로모메틸-벤조산 메틸 에스테르 (556 mg, 2.4 mmol) 및 탄산칼
륨 (670 mg, 4.9 mmol) 혼합물을 55℃에서 2시간 동안 가열하였다. 냉각 후에, 반응 혼합물을 물로 희석하고, 에틸 아세
테이트로 추출하였다. 유기층을 물 및 포화 염수로 세정하고, 무수 황산나트륨으로 건조하고, 여과하고, 농축하였다. 진공
에서 건조 후에, 3-메톡시메틸-벤조산 메틸 에스테르 (436 mg, 정량적)을 백색 고체로서 분리하였다. 1H NMR (CDCl3),

δ(ppm): 8.01 (s, 1H), 7.98 (d, 1H), 7.55 (d, 1H), 7.43 (t, 1H), 4.50 (s, 2H), 3.92 (s, 3H), 3.41 (s, 3H).

1 N 수산화나트륨 (3.6 ml, 3.6 mmol)을 메탄올 (5 ml) 및 테트라히드로퓨란 (5 ml) 중의 3-메톡시메틸-벤조산 메틸 에
스테르 (436 mg, 2.4 mmol)에 첨가하였다. 반응물을 70℃에서 30분 동안 교반하고, 용매를 진공하에 제거하였다. 잔류물
을 소량의 물에 용해하고, 1N HCl (aq.)의 첨가로 산성화하였다(pH 약 2). 에틸 아세테이트를 이용한 수성층의 추출에 이
어, 유기층을 물 및 포화 염수로 세정하고, 무수 황산나트륨으로 건조하고, 여과하고 농축하여 백색 395 mg (98%)의 3-메
톡시메틸-벤조산을 수득하였다. 1H NMR (DMSO), δ(ppm): 7.90 (s, 1H), 7.87 (d, 1H), 7.56 (d, 1H), 7.48 (t, 1H),
4.48 (s, 2H), 3.31 (s, 3H).

실시예 6

N-히드록시-3-메톡시-벤즈아미딘

[Shine et al., J. Heterocyclic Chem. (1989) 26:125-128]의 일반적인 절차를 이용하여, 히드록실아민 히드로클로라이
드 (22 ml, 5 M, 110 mmol) 및 수산화나트륨 (11 ml, 10 M, 110 mmol)을 에탄올 (130 ml) 중의 3-메톡시벤조니트릴
(11.5 ml. 94 mmol) 용액에 첨가하였다. 반응 혼합물을 환류(80℃)로 12시간 동안 가열하였다. 혼합물을 냉각한 후에, 용
매의 대부분을 진공에서 제거하였다. 조(crude) 생성물을 에틸 아세테이트 및 물 사이에 분배하고, 포화 염수로 세정하고,
무수 황산나트륨을 건조하고, 용매를 진공하에 제거하였다. 헥산 중의 35-50% 에틸 아세테이트를 이용한 실리카겔 상의
속성 크로마토그래피로 표제 화합물을 수득하였다 (8.05 g, 52%).

실시예 7-9를 실시예 6에 제공된 절차와 유사한 방법으로 제조하였다.

실시예 7

N-히드록시-벤즈아미딘

N-히드록시-벤즈아미딘 (4.83 g, 91%, 백색 고체)을 에탄올 (30 ml) 중의 벤조니트릴 (4 g, 38.9 mmol), 히드록실아민
히드로클로라이드 (8.89 ml, 44.0 mmol) 및 수산화나트륨 (4.49 ml, 45.0 mmol)으로부터 수득하였다. 1H NMR (CDCl3),

δ(ppm): 8.81 (넓은 피크, 1H), 7.63 (m, 2H), 7.39 (m, 3H), 4.91 (s, 2H).

실시예 8

N-히드록시-3-메틸-벤즈아미딘

N-히드록시-3-메틸-벤즈아미딘 (3.65 g, 94%, 백색 고체)을 에탄올 (20 ml) 중의 m-톨루니트릴(3 g, 26.0 mmol), 히드
록실아민 히드로클로라이드 (5.9 ml, 29.6 mmol), 및 수산화나트륨 (3.0 ml, 29.9 mmol) 으로부터 수득하였다. 1H NMR
(CDCl3), δ(ppm): 8.25 (넓은 피크, 1H), 7.36 (m, 2H), 7.25 (m, 2H), 4.88 (s, 2H), 2.38 (s, 3H).

실시예 9

3-시아노-N-히드록시-벤즈아미딘

3-시아노-N-히드록시-벤즈아미딘 (1.32 g, 52%, 백색 고체)을 에탄올 (20 ml) 중의 이소프탈로니트릴 (2 g, 15.6
mmol), 히드록실아민 히드로클로라이드 (3.12 ml, 5 M, 15.6 mmol) 및 수산화나트륨 (15.6 ml, 1 M, 15.6 mmol)으로부
터 수득하였다. 정제를 헥산 중의 20-50% 에틸 아세테이트를 이용한 속성 칼럼 크로마토그래피로 수행하였다. 1H NMR
(DMSO), δ(ppm): 9.91 (s, 1H), 8.06 (s, 1H), 8.01 (d, 1H), 7.85 (d, 1H), 7.59 (t, 1H), 6.01 (bs, 2H).
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실시예 10

5-클로로메틸-3-(3-메톡시-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸

클로로아세틸 클로라이드 (0.72 ml, 9.03 mmol) 및 트리에틸아민 (1.50 ml, 10.23 mmol)를 0℃에서 디클로로메탄 (12.0
ml) 중의 N-히드록시-3-메톡시-벤즈아미딘 (1 g, 6.02 mmol)에 첨가하고, 생성된 혼합물을 20분 동안 교반하였다. 옥사
디아졸로의 고리화를 수행하기 위해, 용액을 농축하고, DMF (20 ml)를 잔류물에 첨가하고, 120℃에서 5시간 동안 가열하
였다. 생성물을 헥산 중의 10-20% 에틸 아세테이트를 이용한 속성 크로마토그래피로 0.90 g (2단계에 걸쳐 수율 66%)의
표제 화합물 (황색 오일)을 수득하였다. 1H NMR (CDCl3), δ(ppm): 7.68 (m, 1H), 7.60 (d, 1H), 7.40 (t, 1H), 7.07 (m,

1H), 4.76 (s, 2H), 3.88 (s, 3H).

실시예 11-14를 실시예 10에 제공된 절차와 유사한 방법으로 제조하였다.

실시예 11

5-클로로메틸-3-페닐-[1,2,4]옥사디아졸

5-클로로메틸-3-페닐-[1,2,4]옥사디아졸 (1.62 g, 2단계에 걸쳐 수율 57%, 황색 오일) 을 디클로로메탄 (29.3 ml) 중의
N-히드록시-벤즈아미딘 (2 g, 14.7mmol)을 이용하여 클로로아세틸 클로라이드 (1.76 ml, 22.05 mmol) 및 트리에틸아민
(3.32 ml, 24.99 mmol)으로부터 수득하였다. 정제를 헥산 중의 10% 에틸 아세테이트를 이용한 속성 크로마토그래피로 수
행하였다. 1H NMR (CDCl3), δ(ppm): 8.08 (m, 2H), 7.51 (m, 3H), 4.76 (s, 2H).

실시예 12

5-클로로메틸-3-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸

5-클로로메틸-3-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸 (1.75 g, 2단계에 걸쳐 62% 수율, 황색 오일)을 디클로로메탄 (26.6 ml) 중
의 N-히드록시-3-메틸-벤즈아미딘 (2 g, 13.3 mmol)을 이용하여 클로로아세틸 클로라이드 (1.59 ml, 20.0 mmol) 및 트
리에틸아민 (3.00 ml, 22.7 mmol)로부터 수득하였다. 정제를 헥산 중의 10% 에틸 아세테이트를 이용한 속성 크로마토그
래피로 수행하였다. 1H NMR (CDCl3), δ(ppm): 7.90 (s, 1H), 7.87 (s, 1H), 7.36 (m, 2H), 4.75 (s, 2H), 2.34 (s, 3H).

실시예 13

3-(3-클로로메틸-[1,2,4]옥사디아졸-5-일)-벤조니트릴

3-(3-클로로메틸-[1,2,4]옥사디아졸-5-일)-벤조니트릴 (3.57 g, 43%)은 트리에틸아민(6.5ml, 46.7mmol)을 이용하여
디클로로메탄(60ml) 중의 2-클로로-N-히드록시-아세트아미딘 (4.05 g, 37.4 mmol) 및 3-시아노벤조일-클로라이드
(6.2 g, 37.4 mmol)로부터 수득하였다. 정제를 실리카겔 크로마토그래피로 수행하였다. 1H NMR (CDCl3), δ(ppm): 8.47

(bs, 1H), 8.41 (dd, 1H), 7.91 (dd, 1H), 7.72(t, 1H), 4.70 (s, 2H); GC-MS (M+): 219.

실시예 14

3-(5-클로로메틸-[1,2,4]옥사디아졸-3-일)-벤조니트릴

3-(5-클로로메틸-[1,2,4]옥사디아졸-3-일)-벤조니트릴 (1.2 g, 87%, 담갈색 고체): 디클로로메탄 (12 ml) 중의 3-시아
노-N-히드록시-벤즈아미딘 (1.0 g, 6.2 mmol), 트리에틸아민 (1.5 ml, 10.6 mmol) 및 클로로아세틸 클로라이드 (0.74
ml, 9.3 mmol). 정제를 실리카겔을 이용한 탈색으로 수행하였다. 1H NMR (CDCl3), δ (ppm): 8.40 (s, 1H), 8.32 (d,
1H), 7.82 (d, 1H), 7.64 (t, 1H), 4.77 (s, 2H).

실시예 15

3-클로로메틸-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸

3-메틸-벤조일클로라이드 (0.80 ml, 6.1 mmol)을 실온에서 디클로로메탄 (10 ml) 중의 2-클로로-N-히드록시-아세트
아미딘 (440 mg, 4.1 mmol) 용액에 첨가하고, 생성된 혼합물을 30분 동안 교반하였다. 이어서, 트리에틸아민 (0.62 ml,
4.5 mmol)을 첨가하고, 생성된 혼합물을 30분 동안 교반하였다. 생성물을 디클로로메탄내로 분배하고, 유기층을 물 및 염
수로 세정하고, 황산나트륨을 건조하였다. 용매의 증발 및 실리카상의 속성 크로마토그래피(헥산 중의 10-20% 에틸 아세
테이트)로 시클릭 에스테르 중간체(814 mg)를 수득하였다. DMF (10 ml) 중의 상기 중간체 용액을 135℃에서 4시간 동안
가열하였다. 생성물을 에틸 아세테이트내로 분배하고, 유기층을 물 및 염수로 세정하고, 황산나트륨을 건조하였다. 용매의
증발 및 실리카상의 속성 크로마토그래피(헥산 중의 5% 에틸 아세테이트)로 3-클로로메틸-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아
졸 (469 mg, 2단계에 걸쳐 54%, 백색 고체)을 수득하였다. 1H NMR (CDCl3), δ(ppm): 7.99 (s, 1H), 7.97 (m, 1H), 7.43

(d, 2H), 4.68 (s, 2H), 2.45 (s, 3H).

공개특허 10-2005-0033070

- 61 -



실시예 16

3-클로로메틸-5-(3-플루오로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸

DMF (10 ml)를 실온에서 3-플루오로벤조산 (710 mg, 5.07 mmol), 1-(3-디메틸아미노프로필)-3-에틸카르보디이미드
히드로클로라이드 (EDCI) (972 mg, 5.07 mmol), 1-히드록시벤조트리아졸 히드레이트 (HOBt) (685 mg, 5.07 mmol) 및
2-클로로-N-히드록시-아세트아미딘 (500 mg, 4.61 mmol) 혼합물에 첨가하고, 밤새 교반하였다. 반응 혼합물을 에틸 아
세테이트로 희석하고, 물 (3 회) 및 염수로 세정하고, 무수 황산나트륨으로 건조하고, 여과하고, 농축하였다. DMF (14 ml)
를 잔류물에 첨가하고, 및 생성 용액을 135℃에서 3.5시간 동안 가열하여 옥사디아졸로의 고리화를 수행하였다. 냉각 후
에, 반응 혼합물을 물 (3 회) 및 염수로 세정하고, 무수 황산나트륨으로 건조하고, 여과하고, 농축하였다. 3-클로로메틸-
5-(3-플루오로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸 (383 mg, 2단계에 걸쳐 35% 수율, 황색 오일)을 헥산 중의 5% 에틸 아세테이
트를 이용한 실리카겔 상의 속성 크로마토그래피로 수득하였다. 1H NMR (CDCl3), δ(ppm): 7.96 (d, 1H), 7.86 (m, 1H),

7.54 (m, 1H), 7.33 (m, 1H), 4.68 (s, 2H).

실시예 17-30을 실시예 16에 제공된 절차와 유사한 방법으로 제조하였다.

실시예 17

3-클로로메틸-5-티오펜-3-일-[1,2,4]옥사디아졸

3-클로로메틸-5-티오펜-3-일-[1,2,4]옥사디아졸 (197 mg, 2단계에 걸쳐 20% 수율, 백색 고체)을 DMF (10 ml) 중의
3-티오펜카르복실산 (700 mg, 4.96 mmol), EDCI (950 mg, 4.96 mmol), HOBt (670 mg, 4.96 mmol) 및 2-클로로-N-
히드록시-아세트아미딘 (538 mg, 5.46 mmol)으로부터 수득하였다. 무고리(acyclic) 생성물을 2:1.2:0.8 디클로로메탄:
헥산:에틸 아세테이트를 이용하여 용출하는 속성 칼럼 크로마토그래피로 정제하였다. 표제 화합물을 헥산 중의 5% 에틸
아세테이트 를 이용한 속성 칼럼 크로마토그래피로 정제하였다. 1H NMR (CDCl3), δ(ppm): 8.28 (s, 1H), 7.70 (d, 1H),

7.48 (m, 1H).

실시예 18

3-(3-클로로메틸-[1,2,4]옥사디아졸-5-일)-5-메틸-피리딘

3-(3-클로로메틸-[1,2,4]옥사디아졸-5-일)-5-메틸-피리딘 (25 mg, 2단계에 걸쳐 4% 수율)을 DMF (10 ml) 중의 5-
메틸니코틴산 (472 mg, 3.44 mmol), EDCI (652 mg, 3.44 mmol), HOBt (465 mg, 3.44 mmol) 및 2-클로로-N-히드록
시-아세트아미딘 (340 mg, 3.13 mmol)으로부터 수득하였다. 무고리 중간체를 100% 에틸 아세테이트를이용한 속성 칼
럼 크로마토그래피로 정제하였다; 200 mg (30%)의 무고리 에스테르를 또한 부산물로서 분리하였다.

실시예 19

3-클로로메틸-5-(3-니트로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸

3-클로로메틸-5-(3-니트로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸 (335 mg, 2단계에 걸쳐 30% 수율, 황색 고체)을 DMF (10 ml) 중
의 3-니트로벤조산 (847 mg, 5.07 mmol), EDCI (972 mg, 5.07 mmol), HOBt (685 mg, 5.07 mmol) 및 2-클로로-N-히
드록시-아세트아미딘 (500 mg, 4.61 mmol)으로부터 수득하였다. 무고리 중간체를 100% 에틸 아세테이트를 이용한 속
성 칼럼 크로마토그래피로 정제하였다. 정제를 헥산 중의 15% 에틸 아세테이트를 이용한 속성 칼럼 크로마토그래피로 수
행하였다. 1H NMR (CDCl3), δ(ppm): 9.03 (t, 1H), 8.50 (t, 2H), 7.79 (t, 1H), 4.71 (s, 2H)

실시예 20

4-(3-클로로메틸-[1,2,4]옥사디아졸-5-일)-2-메틸-피리딘

4-(3-클로로메틸-[1,2,4]옥사디아졸-5-일)-2-메틸-피리딘 (316 mg, 2단계에 걸쳐 28% 수율, 황색 오일)을 DMF (10
ml) 및 트리에틸아민 (536 mg, 5.3 mmol) 중의 6-메틸피리딘-4-카르복실산 (800 mg, 5.8 mmol), EDCI (1.12 g, 5.8
mmol), HOBt (788 mg, 5.8 mmol) 및 2-클로로-N-히드록시-아세트아미딘 (575 mg, 5.3 mmol)으로부터 수득하였다.
정제를 헥산 중의 30% 에틸 아세테이트를 이용한 속성 칼럼 크로마토그래피로 수행하였다. 1H NMR (CDCl3), δ(ppm):

8.75 (d, 1H), 7.88 (s, 1H), 7.79 (d, 1H), 4.70 (s, 2H), 2.70 (s, 3H)

실시예 21

3-클로로메틸-5-(3-에틸-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸

3-클로로메틸-5-(3-에틸-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸 (446 mg, 2단계에 걸쳐 52% 수율, 황색 오일)을 DMF (10 ml) 중의
3-에틸벤조산 (770 mg, 3.81 mmol), EDCI (803 mg, 4.19 mmol), HOBt (566 mg, 4.19 mmol) 및 2-클로로-N-히드록
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시-아세트아미딘 (454 mg, 4.19 mmol)으로부터 수득하였다. 정제를 헥산 중의 5% 에틸 아세테이트를 이용한 속성 칼럼
크로마토그래피로 수행하였다. 1H NMR (CDCl3), δ(ppm): 7.96 (t, 2H), 7.42 (m, 2H), 4.68 (s, 2H), 2.74 (m, 2H), 1.28

(m, 3H).

실시예 22

3-(3-클로로메틸-[1,2,4]옥사디아졸-5-일)-페닐]-디메틸-아민

3-(3-클로로메틸-[1,2,4]옥사디아졸-5-일)-페닐]-디메틸-아민 (40 mg, 2단계에 걸쳐 4% 수율, 황색 고체)을 DMF
(10 ml) 중의 3-(디메틸아미노)벤조산 (656 mg, 3.97 mmol), EDCI (761 mg, 3.97 mmol), HOBt (536 mg, 3.97 mmol)
및 2-클로로-N-히드록시-아세트아미딘 (500 mg, 3.6 mmol)으로부터 수득하였다. 정제를 헥산 중의 5% 에틸 아세테이
트를 이용한 속성 칼럼 크로마토그래피로 수행하였다. 1H NMR (CDCl3), δ(ppm): 7.46 (t, 2H), 7.37 (t, 1H), 6.94 (d,

1H), 4.68 (s, 2H), 3.04 (s, 6H).

실시예 23

3-클로로메틸-5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸

3-클로로메틸-5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸 (406 mg, 2단계에 걸쳐 43% 수율, 백색 고체)을 DMF (10 ml) 중
의3-클로로벤조산 (708 mg, 4.52 mmol), EDCI (866 mg, 4.52 mmol), HOBt (611 mg, 4.52 mmol) 및 2-클로로-N-히
드록시-아세트아미딘 (446 mg, 4.11 mmol)으로부터 수득하였다. 정제를 헥산 중의 5% 에틸 아세테이트를 이용한 속성
칼럼 크로마토그래피로 수행하였다. 1H NMR (CDCl3), δ(ppm): 8.17 (t, 1H), 8.05 (d, 1H), 7.59 (t, 1H), 7.50 (t, 1H),

4.68 (s, 2H).

실시예 24

3-클로로메틸-5-(3-트리플루오로메톡시-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸

3-클로로메틸-5-(3-트리플루오로메톡시-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸 (707 mg, 2단계에 걸쳐 55% 수율, 담황색 오일)을
DMF (10 ml) 중의 3-트리플루오로메톡시벤조산 (1.05 g, 5.07 mmol), EDCI (972 mg, 5.07 mmol), HOBt (685 mg,
5.07 mmol) 및 2-클로로-N-히드록시-아세트아미딘 (500 mg, 4.61 mmol)으로부터 수득하였다. 정제를 헥산 중의 5%
에틸 아세테이트를 이용한 속성 칼럼 크로마토그래피로 수행하였다. 1H NMR (CDCl3), δ(ppm): 8.10 (m, 1H), 8.03 (s,

1H), 7.61 (t, 1H), 7.48 (d, 1H), 4.69 (s, 2H).

실시예 25

5-(3-브로모-페닐)-3-클로로메틸-[1,2,4]옥사디아졸

5-(3-브로모-페닐)-3-클로로메틸-[1,2,4]옥사디아졸 (707 mg, 2단계에 걸쳐 55% 수율, 백색 고체)을 을 DMF (10 ml)
중의 3-브로모벤조산 (1.05 g, 5.07 mmol), EDCI (972 mg, 5.07 mmol), HOBt (685 mg, 5.07 mmol) 및 2-클로로-N-
히드록시-아세트아미딘 (500 mg, 4.61 mmol)으로부터 수득하였다. 정제를 헥산 중의 5% 에틸 아세테이트를 이용한 속
성 칼럼 크로마토그래피로 수행하였다. 1H NMR (CDCl3) δ (ppm): 8.10 (m, 1H), 8.03 (s, 1H), 7.61 (t, 1H), 7.48 (d,
1H), 4.69 (s, 2H).

실시예 26

3-클로로메틸-5-티오펜-2-일-[1,2,4]옥사디아졸

3-클로로메틸-5-티오펜-2-일-[1,2,4]옥사디아졸 (202 mg, 20%, 회백색 고체)을 DMF (5 ml) 중의 티오펜-2-카르복
실산 (649 mg, 5.1 mmol), 2-클로로-N-히드록시-아세트아미딘 (500 mg, 4.6 mmol), EDCI (972 mg, 5.1 mmol) 및
HOBt (684 mg, 5.1 mmol)으로부터 수득하였다. 정제를 헥산 중의 5% 에틸 아세테이트를 이용한 SPE(속성) 크로마토그
래피로 수행하였다. 1H NMR (CDCl3), δ(ppm): 8.00 (s, 1H), 7.83 (d, 1H), 7.19 (t, 1H), 4.13 (s, 2H).

실시예 27

3-클로로메틸-5-(3-플루오로-5-메틸-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸

3-클로로메틸-5-(3-플루오로-5-메틸-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸 (312 mg, 46%, 무색 오일)을 DMF (5 ml) 중의 3-플
루오로-5-메틸-벤조산 (469 mg, 3.0 mmol), 2-클로로-N-히드록시-아세트아미딘 (363 mg, 3.3 mmol), EDCI (641
mg, 3.3 mmol) 및 HOBt (452 mg, 3.3 mmol)으로부터 수득하였다. 정제를 헥산 중의 5% 에틸 아세테이트를 이용한
SPE(속성) 크로마토그래피로 수행하였다. 1H NMR (CDCl3), δ(ppm): 7.79 (s, 1H), 7.65 (d, 1H), 7.15 (d, 1H), 4.67 (s,

2H), 2.46 (s, 3H).

실시예 28
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3-클로로메틸-5-티아졸-4-일-[1,2,4]옥사디아졸

3-클로로메틸-5-티아졸-4-일-[1,2,4]옥사디아졸 (37 mg, 5%, 황색 고체)을 DMF (5 ml) 중의 티아졸-4-카르복실산
(500 mg, 3.9 mmol), 2-클로로-N-히드록시-아세트아미딘 (462 mg, 4.3 mmol), EDCI (817 mg, 4.3 mmol) 및 HOBt
(575 mg, 4.3 mmol)으로부터 수득하였다. 정제를 헥산 중의 30% 에틸 아세테이트를 이용한 SPE(속성) 크로마토그래피
로 수행하였다. 1H NMR (CDCl3), δ(ppm): 9.02 (d, 1H), 8.42 (d, 1H), 4.70 (s, 2H).

실시예 29

3-클로로메틸-5-(3-요오도-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸

3-클로로메틸-5-(3-요오도-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸 (2.9 g, 44%, 백색 고체)을 DMF (10 ml) 중의 3-요오도-벤조산
(5.0 g, 20.2 mmol), 2-클로로-N-히드록시-아세트아미딘 (2.4 g, 22.2 mmol), EDCI (4.3 g, 22.2 mmol) 및 HOBt (3.0
g, 22.2 mmol)로부터 수득하였다. 무고리 에스테르 중간체를 헥산 중의 50-80% 에틸 아세테이트를 이용한 속성 칼럼 크
로마토그래피로 정제하였다. 표제 화합물을 헥산 중의 5% 에틸 아세테이트를 이용한 SPE(속성) 크로마토그래피로 정제
하였다. 1H NMR (CDCl3), δ(ppm): 8.52 (s, 1H), 8.13 (d, 1H), 7.96 (d, 1H), 7.29 (t, 1H), 4.68 (s, 2H).

실시예 30

3-클로로메틸-5-(3-메톡시메틸-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸

3-클로로메틸-5-(3-메톡시메틸-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸 (193 mg, 34%, 담황색 오일)을 DMF (5 ml) 중의 3-메톡시
메틸-벤조산 (395 mg, 2.4 mmol), 2-클로로-N-히드록시-아세트아미딘 (284 mg, 2.6 mmol), EDCI (501 mg, 2.6
mmol) 및 HOBt (353 mg, 2.6 mmol)로부터 수득하였다. 정제를 헥산 중의 5% 에틸 아세테이트를 이용한 SPE(속성) 크
로마토그래피로 수행하였다. 1H NMR (CDCl3), δ(ppm): 8.14 (s, 1H), 8.08 (d, 1H), 7.61 (d, 1H), 7.53 (t, 1H), 4.68

(s, 2H), 4.54 (s, 2H), 3.44 (s, 3H).

실시예 31

5-퓨란-2-일-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올

2-퓨로일 클로라이드 (0.76 ml, 7.66 mmol)를 적가 방식으로 4-메틸-3-티오세미카르바지드 (732 mg, 6.96 mmol) 및
피리딘 (7 ml) 용액에 첨가하고, 생성 용액을 실온에서 4시간 동안 교반하였다. 반응 혼합물을 에틸 아세테이트 (100 ml)
로 희석하고, 연속적으로 물 (3x100 ml) 및 염수 (100 ml)로 세정하였다. 유기상을 건조하고(황산나트륨), 여과하고, 진공
에서 농축하였다. 잔류물을 소듐 비카르보네이트 (70 ml, 69.6 mmol, 1 M 물)에서 현탁하고, 100℃에서 밤새 교반하는
채로 방치하였다. 반응 혼합물을 0℃로 냉각하고, 염산(70 ml, 1 N 물)을 이용하여 pH 약 6으로 하였다. 표제 화합물 (298
mg)을 백색 고체로서 여과로 수합하였다. 1H NMR (CDCl3), δ(ppm): 11.4 (bs, 1H), 7.63 (d, 1H), 7.02 (d, 1H), 6.60

(dd, 1H), 3.83 (s, 3H).

실시예 32-35를 실시예 31에 제공된 절차와 유사한 방법으로 제조하였다.

실시예 32

4-메틸-5-페닐-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올

4-메틸-5-페닐-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올 (478 mg, 회백색 고체)을 벤조일클로라이드 (0.89 ml, 7.66 mmol)를 이
용하여 4-메틸-3-티오세미카르바지드 (732 mg, 6.96 mmol) 및 피리딘 (7 ml)로부터 수득하였다. 이어서, 소듐 비카르
보네이트 (70 ml, 69.6 mmol, 1 M 물)를 100℃에서 밤새 첨가하고, 표제 화합물을 여과로 수합하였다. 1H NMR (CDCl3),

δ(ppm): 12.3(bs, 1H), 7.55 (m, 5H), 3.65 (s, 3H).

실시예 33

4-메틸-5-피리딘-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올

4-메틸-5-피리딘-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올 (44 mg, 녹색 고체)을 2-피리딘카르보닐 클로라이드 히드로클로
라이드 (1.00 g, 5.62 mmol)를 이용하여 4-메틸-3-티오세미카르바지드 (537 mg, 5.11 mmol) 및 피리딘 (7 ml)로부터
수득하였다. 이어서, 소듐 비카르보네이트 (51 ml, 1 M 물)를 100℃에서 밤새 첨가하고, 표제 화합물을 추출 및 증발을 이
용하여 수합하였다. 1H NMR (CDCl3), δ(ppm): 11.1 (bs, 1H), 8.70 (d, 1H), 8.02 (d, 1H), 7.84 (m, 1H), 7.41 (dd,

1H), 4.05 (s, 3H).

실시예 34
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5-(4-벤질-모르폴린-2-일)-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올

(83.3 mg, 칙칙한 황색 고체)를 4-벤질-2-모르폴린카르보닐 클로라이드 히드로클로라이드 (1.00 g, 3.62 mmol)을 이용
하여 4-메틸-3-티오세미카르바지드 (346 mg, 3.29 mmol) 및 피리딘 (7 ml)로부터 수득하였다. 이어서, 소듐 비카르보
네이트 (33 ml, 1 M 물) 를 100℃에서 밤새 첨가하고, 표제 화합물을 추출 및 증발을 이용하여 수합하였다. 1H NMR
(CDCl3), δ(ppm): 9.48(bs, 1H), 7.25 (m, 5H), 4.68 (dd,1H), 3.86 (dAb, 1H), 3.68 (tAB,1H), 3.59-3.64 (m, 5H),

3.07 (d, 1H), 2.88 (d, 1H), 2.61 (t, 1H), 2.37 (dt, 1H).

실시예 35

5-tert-부틸-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올

5-tert-부틸-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올 (2.21 g, 83%, 회백색 고체)을 트리메틸아세틸 클로라이드 (1.92
ml, 15.6 mmol)을 이용하여 4-메틸-3-티오세미카르바지드 (1.80 g, 17.2 mmol) 및 피리딘 (20 ml)으로부터 수득하였
다. 이어서, 수산화나트륨 (200 ml, 5% 물)을 첨가하고, 60℃에서 밤새 교반한 채로 방치하고, 표제 화합물을 추출 및 증발
로 수합하였다. 1H NMR (CDCl3), δ(ppm): 11.7 (bs, 1H), 3.72 (s, 3H) 1.40 (s, 9H).

실시예 36

4-메틸-5-피리딘-3-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올

DMF (10 ml) 중의 4-메틸-3-티오세미카르바지드 (902 mg, 8.58 mmol), 니코틴산 (960 mg, 7.80), EDCI (1.64 g, 8.58
mmol), HOBt (1.16 g, 8.58 mmol) 용액을 실온에서 밤새 교반하였다. 반응 혼합물을 에틸 아세테이트 (100 ml)로 희석하
고, 연속적으로 염산 (50 ml, 10% 수성), 물 (50 ml), 포화 소듐 카르보네이트 (50 ml, 수성), 물 (50 ml) 및 염수 (50 ml)로
세정하였다. 유기상을 건조하고(황산나트륨), 여과하고, 진공에서 농축하였다. 잔류물을 60℃에서 밤새 수산화나트륨
(53.4 ml, 66.7 mmol, 5% 수성)에서 교반하였다. 반응 혼합물을 실온으로 냉각하고, 염산 (1 N 물)을 이용하여 조심스럽
게 pH 약 6 으로 가져왔다. 수성상을 고체 염화나트륨으로 포화시키고, 에틸 아세테이트 (4x50 ml)로 추출하였다. 합한 유
기상을 염수 (100 ml)로 세정하고, 건조하고 (황산나트륨), 여과하고, 진공에서 농축하였다 (180 mg, 회백색 고체). 1H
NMR (CDCl3), δ(ppm): 11.6 (bs, 1H), 8.94 (s, 1H), 8.83 (dd, 1H), 7.98 (m, 1H), 7.51 (dd, 1H), 3.69 (s, 3H).

실시예 37-39를 실시예 36에 제공된 절차와 유사한 방법으로 제조하였다.

실시예 37

4-메틸-5-티오펜-3-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올

4-메틸-5-티오펜-3-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올 (693 mg, 백색 고체)을 DMF (10 ml) 중의 4-메틸-3-티오세미
카르바지드 (902 mg, 8.58 mmol), 3-티오펜카르복실산 (1 g, 7.80 mmol), EDCI (1.64 g, 8.58 mmol), HOBt (1.16 g,
8.58 mmol)로부터 수득하였다. 이어서, 수산화나트륨 (88 ml, 110 mmol, 5% 수성)을 60℃에서 밤새 첨가하고, 표제 화
합물을 추출 및 증발로 수합하였다. 1H NMR (CDCl3), δ(ppm): 11.4 (bs, 1H), 7.77 (dd, 1H), 7.51 (dd, 1H), 7.42 (dd,

1H), 3.61 (s, 3H).

실시예 38

4-메틸-5-티아졸-4-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올

4-메틸-5-티아졸-4-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올 (71.2 mg, 점착성 황색 오일)을 DMF (10 ml) 중의 4-메틸-3-티
오세미카르바지드 (902 mg, 8.58 mmol), 4-카르복시티아졸 (1.01 g, 7.80), EDCI (1.64 g, 8.58 mmol), HOBt (1.16 g,
8.58 mmol)로부터 수득하였다. 이어서, 수산화나트륨 (43 ml, 54 mmol, 5% 수성) 을 60℃에서 밤새 첨가하고, 표제 화합
물을 추출 및 증발로 수합하였다.

실시예 39

5-시클로헥실-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올

5-시클로헥실-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올 (403 mg, 베이지색 고체)을 DMF (20 ml) 중의 4-메틸-3-티오세
미카르바지드 (1.80 g, 17.2 mmol), 시클로헥산 카르복실산 (2 g, 15.6 mmol), EDCI (2.99 g, 17.2 mmol) 및 HOBt
(2.10 g, 17.2 mmol)로부터 수득하고; 이어서, 수산화나트륨 (195 ml, 244 mmol, 5% 수성) 을 60℃에서 밤새 첨가하였
다.

실시예 40

2-[5-(3-메톡시-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-1H-벤조이미다졸
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1H-벤조이미다졸-2-티올 (150 mg, 1 mmol)을 실온에서 DMF (2 ml) 중의 3-클로로메틸-5-(3-메톡시-페닐)-[1,2,4]
옥사디아졸 (30 mg, 0.13 mmol) 및 탄산칼륨 (50 mg, 0.36 mmol) 용액에 첨가하였다. 용매를 진공에서 제거하고, 생성
물을 헥산 중의 20-100% 에틸 아세테이트를 이용한 속성 크로마토그래피로 수득하였다. 1H NMR (CDCl3), δ(ppm):

7.71 (d, 1H), 7.62 (d, 1H), 7.53 (m, 2H), 7.42 (t, 1H), 7.18 (중첩(overlapping) , m, 3H), 4.52 (s, 2H), 3.87 (s, 3H).

실시예 41-92를 실시예 40에 제공된 절차와 유사한 방법으로 제조하였다.

실시예 41

5-(3-메톡시-페닐)-3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸

표제 화합물을 실온에서 아세토니트릴 (1 ml) 중의 3-클로로메틸-5-(3-메톡시-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸 (50 mg, 0.22
mmol), 탄산칼륨 (92.4 mg, 0.67 mmol), 4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올 (52.8 mg, 0.27 mmol)
로부터 제조하였다. 정제를 헥산 중의 30-40% 에틸 아세테이트를 이용한 SPE (속성) 크로마토그래피로 수행하여 백색 고
체로서 76 mg (90%)의 표제 화합물을 수득하였다. 1H NMR (CDCl3), δ(ppm): 7.68 (d, 1H), 7.57 (t, 1H), 7.49 (m, 2H),

7.41 (t, 1H), 7.15 (m, 2H), 4.53 (s, 2H), 3.85 (s, 3H), 3.72 (s, 3H). LC-MS (M+1)+ 386.3.

실시예 42

3-[5-(1-메틸-5-티오펜-2-일-1H-이미다졸-2-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-벤조니트릴

3-[5-(1-메틸-5-티오펜-2-일-1H-이미다졸-2-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-벤조니트릴 (39 mg, 47%,
백색 고체)을 실온에서 아세토니트릴 (1 ml) 중의 3-클로로메틸-3-(5-클로로메틸-[1,2,4]옥사디아졸-3-일)-벤조니트
릴 (50 mg, 0.22 mmol), 탄산칼륨 (92.4 mg, 0.67 mmol), 4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올 (52.8
mg, 0.27 mmol)로부터 수득하였다. 정제를 헥산 중의 50-70% 에틸 아세테이트를 이용한 SPE (속성) 크로마토그래피로
수행하였다.

1H NMR (CDCl3), δ(ppm): 8.34 (s, 1H), 8.28 (d, 1H), 7.79 (d, 1H), 7.60 (t, 1H), 7.53 (d, 1H), 7.49 (d, 1H), 7.19

(m, 1H), 4.70 (s, 2H), 3.74 (s, 3H). LS-MS (ES+full scan, C17H12N6OS2) M
+ 계산치. 380.05, 관측치 (M+1)+

381.04.

실시예 43

3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-페닐-[1,2,4]옥사디아졸

3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-페닐-[1,2,4]옥사디아졸 (41.2 mg, 44%, 회백
색 고체)을 60℃에서 밤새 아세토니트릴 (2 ml) 중의 3-클로로메틸-5-페닐-[1,2,4]옥사디아졸 (50 mg, 0.26 mmol), 탄
산칼륨 (106 mg, 0.77 mmol), 4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올 (60.8 mg, 0.31 mmol)로부터 수
득하였다. 정제를 헥산 중의 50% 에틸 아세테이트를 이용한 실리카겔상에서 수행하였다. 1H NMR (CDCl3), δ(ppm):

8.09 (m, 2H), 7.57 (m, 5H), 7.17 (dd, 1H), 4.53 (s, 2H), 3.72 (s, 3H).

실시예 44

2-[5-(3-메톡시-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-5-메틸-1H-벤조이미다졸

2-[5-(3-메톡시-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-5-메틸-1H-벤조이미다졸 (75.5 mg, 70.5%, 백색 거품)
을 실온에서 아세토니트릴 (3 ml) 중의 3-클로로메틸-5-(3-메톡시-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸 (82 mg, 0.365 mmol), 탄
산칼륨 (210 mg, 1.520 mmol), 2-티올-5-메틸-1H-벤조이미다졸 (50 mg, 0.305 mmol)로부터 수득하였다. 정제를 헥
산 중의 50% 에틸 아세테이트를 이용한 SPE (속성) 크로마토그래피를 수행한 후, 에틸 아세테이트를 이용하여 분쇄하였
다.

1H NMR (CDCl3), δ(ppm): 11.95 (bs, 1H), 7.80 (d, 1H), 7.70 (s, 1H), 7.52 (m, 2H), 7.21 (dd, 2H), 7.17 (d, 1H),

4.40 (s, 2H), 3.95 (s, 3H), 2.50 (s, 3H).

실시예 45

3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸

3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸 (76 mg, 85%, 백
색 고체)을 실온에서 아세토니트릴 (3 ml) 중의 3-클로로메틸-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸 (50 mg, 0.24 mmol), 탄산
칼륨 (99.4 mg, 0.72 mmol), 4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올 (56.7 mg, 0.27 mmol)로부터 수득
하였다. 정제를 헥산 중의 50-70% 에틸 아세테이트를 이용한 SPE (속성) 크로마토그래피로 수행하였다.
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1H NMR (CDCl3), δ(ppm): 7.89 (m, 2H), 7.50 (m, 2H), 7.40 (m, 2H), 7.18 (t, 1H), 4.52 (s, 2H), 3.71 (s, 3H), 2.41

(s, 3H).

실시예 46

3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-(3-트리플루오로메틸-페닐)-[1,2,4]옥사디아
졸

3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-(3-트리플루오로메틸-페닐)-[1,2,4]옥사디아
졸 (84 mg, 86%, 백색 고체)을 실온에서 아세토니트릴 (1 ml) 중의 3-클로로메틸-5-(3-트리플루오로메틸-페닐)-
[1,2,4]옥사디아졸 (60 mg, 0.23 mmol), 탄산칼륨 (95 mg, 0.69 mmol), 4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸
-3-티올 (54 mg, 0.27 mmol)로부터 수득하였다 . 정제를 헥산 중의 40-60% 에틸 아세테이트를 이용한 SPE (속성) 크로
마토그래피로 수행하였다. 1H NMR (CDCl3), δ(ppm): 8.38 (s, 1H), 7.29 (d, 1H), 7.86 (d, 1H), 7.68 (t, 1H), 7.50 (t,

2H), 7.19 (m, 1H), 4.57 (s, 2H), 3.75 (s, 3H).

실시예 47

3-(3-메톡시-페닐)-5-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸

3-(3-메톡시-페닐)-5-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸 (74.3
mg, 88%, 백색 고체)을 실온에서 아세토니트릴 (1 ml) 중의 4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올
(53.3 mg, 0.27 mmol), 5-클로로메틸-3-(3-메톡시-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸 (50 mg, 0.22) mmol), 및 탄산칼륨
(92.6 mg, 0.67 mmol)로부터 수득하였다. 정제를 헥산 중의 40-70% 에틸 아세테이트를 이용한 SPE (속성) 크로마토그
래피로 수행하였다. 1H NMR (CDCl3), δ(ppm): 7.62 (d, 1H), 7.52 (d, 2H), 7.48 (d, 1H), 7.37 (t, 1H), 7.18 (t, 1H),

7.06 (m, 1H), 4.64 (s, 2H), 3.84 (s, 3H), 3.71 (s, 3H). LC-MS (MH+): 386.06.

실시예 48

5-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-3-페닐-[1,2,4]옥사디아졸

5-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-3-페닐-[1,2,4]옥사디아졸 (79.9 mg, 87%, 백색
고체)을 실온에서 아세토니트릴 (1 ml) 중의 4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올 (86.8 mg, 0.44
mmol), 5-클로로메틸-3-페닐-[1,2,4]옥사디아졸 (50 mg, 0.26 mmol), 및 탄산칼륨 (152.0 mg, 1.1 mmol)로부터 수득
하였다. 정제를 헥산 중의 40-70% 에틸 아세테이트를 이용한 SPE (속성) 크로마토그래피로 수행하였다. 1H NMR
(CDCl3), δ(ppm): 8.02 (d, 2H), 7.47 (m, 5H), 7.18 (t, 1H).

실시예 49

5-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-3-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸

5-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-3-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸 (71.8 mg, 91%,
백색 고체)을 실온에서 아세토니트릴 (1 ml) 중의 4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올 (78.9 mg,
0.40 mmol), 5-클로로메틸-3-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸 (50 mg, 0.24 mmol) 및 탄산칼륨 (138.2 mg, 1.0 mmol) 로
부터 수득하였다. 정제를 헥산 중의 45-65% 에틸 아세테이트를 이용한 SPE (속성) 크로마토그래피로 수행하였다. 1H
NMR (CDCl3), δ(ppm): 7.82 (d, 2H), 7.52 (d, 1H), 7.47 (d, 1H), 7.31 (m, 2H), 7.18 (m, 1H), 4.64 (s, 2H), 3.70 (s,

3H), 2.39 (s, 3H). LC-MS (MH+): 370.06.

실시예 50

3-[3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-벤조니트릴

3-[3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-벤조니트릴 (130
mg, 75%)을 실온에서 아세토니트릴 중의 K2CO3 ( 189 mg, 1.36 mmol) 및 4-메틸-5-(2-티에닐)1,2,4-트리아졸-3-티

올 (110 mg, 0.54 mmol)를 이용한 3-(3-클로로메틸-[1,2,4]옥사디아졸-5-일)-벤조니트릴 (100 mg, 0.45 mmol) 로부
터 수득하였다. 정제를 디클로로메탄 중의 50% 에틸 아세테이트를 이용한 속성 크로마토그래피로 수행하였다. 1H NMR
(CDCl3), δ(ppm): 8.38 (bs,1H), 8.32 (d,1H), 7.88 (d,1H), 7.68 (t,1H), 7.51 (dd, 2H), 7.18 (dd,1H), 4.56 (s,2H),

3.75 (s,3H); LC-MS (M+H)+: 381.

실시예 51

3-[4-메틸-5-(2-메틸-티아졸-4-일)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸
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3-[4-메틸-5-(2-메틸-티아졸-4-일)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸 (82.8
mg, 90%, 백색 고체)을 60℃에서 밤새 아세토니트릴 (2 ml) 중의 3-클로로메틸-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸 (50 mg,
0.24 mmol), 탄산칼륨 (99 mg, 0.72 mmol), 4-메틸-5-(2-메틸-티아졸-4-일)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올 (61 mg,
0.29 mmol)로부터 수득하였다. 정제를 헥산 중의 80% 에틸 아세테이트를 이용한 실리카겔상에서 수행하였다. 1H NMR
(CDCl3), δ(ppm): 7.96 (s, 1H), 7.88 (m, 2H), 7.38 (m, 2H), 4.53 (s, 2H), 3.91 (s, 3H), 2.75 (s, 3H), 2.41 (s, 3H).

실시예 52

3-[5-(2-메틸-티아졸-4-일)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일설파닐메틸]-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸

3-[5-(2-메틸-티아졸-4-일)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일설파닐메틸]-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸 (89 mg, 99%, 회
백색 고체)을 60℃에서 밤새 아세토니트릴 (2 ml) 중의 3-클로로메틸-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸 (50 mg, 0.24
mmol), 탄산칼륨 (99 mg, 0.72 mmol), 5-(2-메틸-티아졸-4-일)-[1,3,4]옥사디아졸-2-티올 (57.3 mg, 0.29 mmol)
로부터 수득하였다. 정제를 헥산 중의 80% 에틸 아세테이트를 이용한 실리카겔상에서 수행하였다. 1H NMR (CDCl3),

δ(ppm): 7.97 (s, 1H), 7.90 (m, 2H), 7.40 (m, 2H), 4.66 (s, 2H), 2.80 (s, 3H), 2.42 (s, 3H).

실시예 53

3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-티오펜-2-일-[1,2,4]옥사디아졸

3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-티오펜-2-일-[1,2,4]옥사디아졸 (80 mg,
88%, 백색 고체)을 실온에서 아세토니트릴 (2 ml) 중의 3-클로로메틸-5-티오펜-2-일-[1,2,4]옥사디아졸 (50 mg, 0.25
mmol), 탄산칼륨 (103 mg, 0.75 mmol), 4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올 (59 mg, 0.30 mmol) 로
부터 수득하였다. 정제를 헥산 중의 50-70% 에틸 아세테이트를 이용한 SPE (속성) 크로마토그래피로 수행하였다. 1H
NMR (CDCl3), δ(ppm): 7.89 (d, 1H), 7.65 (m, 1H), 7.51 (m, 2H), 7.19 (m, 2H), 4.50 (t, 2H), 3.74 (s, 3H).

실시예 54

3-[5-(2,4-디메틸-티아졸-5-일)-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸

3-[5-(2,4-디메틸-티아졸-5-일)-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸
(54.2 mg, 57%, 회백색 고체)을 60℃에서 밤새 아세토니트릴 (2 ml) 중의 3-클로로메틸-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸
(50 mg, 0.24 mmol), 탄산칼륨 (99 mg, 0.72 mmol), 5-(2,4-디메틸-티아졸-5-일)-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-
티올 (65.1 mg, 0.29 mmol) 로부터 수득하였다. 정제를 헥산 중의 80% 에틸 아세테이트를 이용한 실리카겔상에서 수행
하였다. 1H NMR (CDCl3), δ(ppm):: 7.88 (m, 2H), 7.39 (m, 2H), 4.57 (s, 2H), 3.49 (s, 3H), 2.73 (s, 3H), 2.43 (d,

6H).

실시예 55

3-[4-메틸-5-(5-니트로-퓨란-2-일)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸

3-[4-메틸-5-(5-니트로-퓨란-2-일)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸 (77.9
mg, 81%, 황색 고체)을 60℃에서 밤새 아세토니트릴 (2 ml) 중의 3-클로로메틸-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸 (50 mg,
0.24 mmol), 탄산칼륨 (99 mg, 0.72 mmol), 4-메틸-5-(5-니트로-퓨란-2-일)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올 (65.1
mg, 0.29 mmol)로부터 수득하였다. 정제를 헥산 중의 80% 에틸 아세테이트를 이용한 실리카겔상에서 수행하였다. 1H
NMR (CDCl3), δ(ppm): 7.90 (m, 2H), 7.46 (d, 1H), 7.40 (m, 2H), 7.33 (d, 1H), 4.59 (s, 2H), 3.91 (s, 3H), 2.42 (s,

3H).

실시예 56

4-[4-메틸-5-(5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일]-피리딘

4-[4-메틸-5-(5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일]-피리딘 (66 mg, 75%,
백색 고체)을 60℃에서 밤새 아세토니트릴 (2 ml) 중의 3-클로로메틸-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸 (50 mg, 0.24
mmol), 탄산칼륨 (99 mg, 0.72 mmol), 4-메틸-5-피리딘-4-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올 (55.3 mg, 0.29 mmol)
로부터 수득하였다. 정제를 헥산 중의 80% 에틸 아세테이트를 이용한 실리카겔상에서 수행하였다. 1H NMR (CDCl3),

δ(ppm): 8.79 (dd, 2H), 7.89 (m, 2H), 7.63 (dd, 2H), 7.40 (m, 2H), 4.59 (s, 2H), 3.69 (s, 3H), 2.41 (s, 3H).

실시예 57

3-[5-(4-tert-부틸-페닐)-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-5-m-톨릴-[1,2,4]-옥사디아졸
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3-[5-(4-tert-부틸-페닐)-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-5-m-톨릴-[1,2,4]-옥사디아졸 (100 mg,
99%, 백색 왁스성 고체)을 60℃에서 밤새 아세토니트릴 (2 ml) 중의 3-클로로메틸-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸 (50
mg, 0.24 mmol), 탄산칼륨 (99 mg, 0.72 mmol), 5-(4-tert-부틸-페닐)-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올 (71.1
mg, 0.29 mmol) 로부터 수득하였다. 정제를 헥산 중의 80% 에틸 아세테이트를 이용한 실리카겔상에서 수행하였다. 1H
NMR (CDCl3), δ(ppm): 7.89 (m, 2H), 7.57 (m, 4H), 7.39 (d, 2H), 4.55 (s, 2H), 3.61 (s, 3H), 2.40 (s, 3H), 1.35 (s,

9H).

실시예 58

2-클로로-5-[4-메틸-5-(5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일]-피리딘

2-클로로-5-[4-메틸-5-(5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일]-피리딘 (53.8
mg, 56%, 백색 고체)을 60℃에서 밤새 아세토니트릴 (2 ml) 중의 3-클로로메틸-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸 (50 mg,
0.24 mmol), 탄산칼륨 (99 mg, 0.72 mmol), 5-(6-클로로-피리딘-3-일)-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올 (65.2
mg, 0.29 mmol) 로부터 수득하였다. 정제를 헥산 중의 80% 에틸 아세테이트를 이용한 실리카겔상에서 수행하였다. 1H
NMR (CDCl3), δ(ppm): 8.67 (d, 1H), 8.02 (dd, 1H), 7.88 (m, 2H), 7.49 (d, 1H), 7.40 (m, 2H), 4.58 (s, 2H), 3.65 (s,

3H), 2.42 (s, 3H).

실시예 59

2-[5-(3-메톡시-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-벤조옥사졸

2-[5-(3-메톡시-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-벤조옥사졸 (138 mg, 62%)을 실온에서 밤새 DMF (4.5
ml) 중의 3-클로로메틸-5-(3-메톡시-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸 (225.9 mg, 1.11 mmol), 벤조옥사졸-2-티올 (167 mg,
1.00 mmol), 탄산칼륨 (180 mg, 1.3 mmol) 으로부터 수득하였다. 정제를 헥산 중의 10-20% 에틸 아세테이트를 이용한
실리카겔상에서 수행하였다. 1H NMR (CDCl3), δ(ppm):: 7.67 (d, 1H), 7.57 (m, 3H), 7.43 (t, 1H), 7.21 (m, 2H), 7.14

(m, 1H), 4.50 (s, 2H), 3.86 (s, 3H).

실시예 60

3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-티오펜-3-일-[1,2,4]옥사디아졸

3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-티오펜-3-일-[1,2,4]옥사디아졸 (73.6 mg,
73%, 백색 고체)을 실온에서 아세토니트릴 (1 ml) 중의 4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올 (61 mg,
0.31 mmol), 3-클로로메틸-5-티오펜-3-일-[1,2,4]옥사디아졸 (50 mg, 0.28 mmol), 및 탄산칼륨 (115 mg, 0.83
mmol) 으로부터 수득하였다. 정제를 헥산 중의 50-70% 에틸 아세테이트를 이용한 SPE (속성) 크로마토그래피로 수행하
였다. 1H NMR (CDCl3), δ(ppm): 8.20 (d, 1H), 7.64 (d, 1H), 7,48 (m, 3H), 7.18 (m, 1H), 4.52 (s, 2H), 3.72 (s, 3H).

실시예 61

3-(5-퓨란-2-일-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸

3-(5-퓨란-2-일-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸 (51.0 mg, 76%, 백
색 고체)을 60℃에서 밤새 아세토니트릴 (2 ml) 중의 3-클로로메틸-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸 (40.0 mg, 0.19
mmol), 탄산칼륨 (79 mg, 0.58 mmol), 5-퓨란-2-일-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올 (41.7 mg, 0.23 mmol)로부
터 수득하였다. 정제를 헥산 중의 80% 에틸 아세테이트를 이용한 실리카겔상에서 수행하였다. 1H NMR (CDCl3), δ(ppm):

7.88 (m, 2H), 7.58 (s, 1H), 7.40 (m, 2H), 7.10 (d, 1H), 6.58 (dd, 1H), 4.51 (s, 2H), 3.77 (s, 3H), 2.41 (s, 3H).

실시예 62

5-(3-플루오로-페닐)-3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸

5-(3-플루오로-페닐)-3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸 (75.4
mg, 83%, 백색 고체)을 실온에서 아세토니트릴 (1 ml) 중의 4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올 (51
mg, 0.26 mmol), 3-클로로메틸-5-(3-플루오로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸 (50 mg, 0.24 mmol) 및 탄산칼륨 (98 mg,
0.71 mmol) 로부터 수득하였다. 정제를 헥산 중의 55-60% 에틸 아세테이트를 이용한 SPE (속성) 크로마토그래피로 수행
하였다. 1H NMR (CDCl3), δ(ppm): 7.89 (d, 1H), 7.78 (m, 1H), 7.51 (m, 3H), 7.32 (m, 1H), 7.18 (m, 1H), 4.55 (s,

2H), 3.74 (s, 3H)

실시예 63

2-(5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐)-피리딘
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2-(5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐)-피리딘 (27.3 mg, 96.5%)을 실온에서 15시간 동안 DMF (0.8 ml)
중의 피리딘-2-티올 (12.2 mg, 0.11 mmol) 및 탄산칼륨을 이용한 3-클로로메틸-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸 (20.8
mg, 0.1 mmol)로부터 수득하였다. 정제를 헥산 중의 20% 에틸 아세테이트를 이용한 실리카겔상에서 속성 크로마토그래
피로 수행하였다. 1H NMR (CDCl3), δ(ppm): 8.47 ( dd, 1H), 7.94 (s, 1H), 7.90 (t, 1H), 7.51 (dt, 1H), 7.38 (d, 2H),

7.26 (dd, 1H), 7.02 (dd, 1H), 4.61 (s, 2H), 2.42 (s, 3H).

실시예 64

2-[5-(3-메톡시-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-1H-이미다조[4,5-b]피리딘

2-[5-(3-메톡시-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-1H-이미다조[4,5-b]피리딘 (74.5 mg, 96%)을 실온에
서 밤새 DMF (1.5 ml) 중의 3-클로로메틸-5-(3-메톡시-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸 (51.2 mg, 0.25 mmol), 1H-이미다
조[4,5-b]피리딘-2-티올 (37.5 mg, 0.23 mmol) 및 탄산칼륨 (80 mg, 0.58 mmol)로부터 수득하였다. 정제를 디클로로
메탄 중의 25-50% 에틸 아세테이트를 이용한 실리카겔상에서 수행하였다. 1H-NMR (DMSO-d6), δ(ppm): 8.24 (br s,

1H), 7.88 br s, 1H), 7.66 (d, 1H), 7.55 (m, 3H), 7.29 (d, 1H), 7.19 (m, 1H), 4.82 (s, 2H), 3.85 (s, 3H).

실시예 65

5-(3-플루오로-5-메틸-페닐)-3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아
졸

5-(3-플루오로-5-메틸-페닐)-3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아
졸 (58 mg, 68%, 백색 고체)을 실온에서 아세토니트릴 (1 ml) 중의 3-클로로메틸-5-(3-플루오로-5-메틸-페닐)-
[1,2,4]옥사디아졸 (50 mg, 0.22 mmol), 탄산칼륨 (91.5 mg, 0.66 mmol), 4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아
졸-3-티올 (52.2 mg, 0.26 mmol) 로부터 수득하였다. 정제를 헥산 중의 40-100% 에틸 아세테이트를 이용한 SPE (속성)
크로마토그래피로 수행하였다. 1H NMR (CDCl3), δ(ppm): 7.70 (s, 1H), 7.58 (d, 1H), 7.52 (m, 1H), 7.49 (m, 1H),

7.18 (m, 1H), 7.12 (d, 1H), 4.53 (s, 2H), 3.73 (s, 3H), 2.42 (s, 3H).

실시예 66

3-메틸-5-[3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-피리딘

3-메틸-5-[3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-피리딘
(19.0 mg, 43%, 담황색 고체)을 실온에서 아세토니트릴 (1 ml) 중의 4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-
티올 (26 mg, 0.13 mmol), 3-(3-클로로메틸-[1,2,4]옥사디아졸-5-일)-5-메틸-피리딘 (25 mg, 0.12 mmol) 및 탄산칼
륨 (50 mg, 0.36 mmol) 로부터 수득하였다. 정제를 100% 에틸 아세테이트를 이용한 SPE (속성) 크로마토그래피로 수행
하였다. 1H NMR (CDCl3), δ(ppm): 9.13 (s, 1H), 8.65 (s, 1H), 8.16 (s, 1H), 7.50 (m, 2H), 7.19 (t, 1H) 4.57 (s, 2H),

3.74 (s, 3H), 2.43 (s, 3H)

실시예 67

3-(4-메틸-5-페닐-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸

3-(4-메틸-5-페닐-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸 (55.8 mg, 67%, 백색 고체)
을 60℃에서 밤새 아세토니트릴 (2 ml) 중의 3-클로로메틸-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸 (48.4 mg, 0.23 mmol), 탄산
칼륨 (96 mg, 0.70 mmol), 4-메틸-5-페닐-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올 (44.4 mg, 0.23 mmol) 로부터 수득하였다. 정
제를 헥산 중의 50% 에틸 아세테이트를 이용한 실리카겔상에서 수행하였다. 1H NMR (CDCl3), δ(ppm): 7.89 (m, 2H),

7.64 (m, 2H), 7.50 (m, 3H), 7.39 (m, 2H), 4.56 (s, 2H), 3.61 (s, 3H), 2.41 (s, 3H).

실시예 68

2-[4-메틸-5-(5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일]-피리딘

2-[4-메틸-5-(5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일]-피리딘 (42.8 mg, 51%,
회백색 고체)을 60℃에서 밤새 아세토니트릴 (2 ml) 중의 3-클로로메틸-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸 (48.4 mg, 0.23
mmol), 탄산칼륨 (96 mg, 0.70 mmol), 4-메틸-5-피리딘-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올 (44.6 mg, 0.23 mmol)
로부터 수득하였다. 정제를 헥산 중의 50% 에틸 아세테이트를 이용한 실리카겔상에서 수행하였다. 1H NMR (CDCl3),

δ(ppm): 8.62 (d, 1H), 8.30 (d, 1H), 7.85 (m, 3H), 7.36 (m, 3H), 4.59 (s, 2H), 4.02 (s, 3H), 2.40 (s, 3H).

실시예 69

4-벤질-2-[4-메틸-5-(5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일]-모르폴린
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4-벤질-2-[4-메틸-5-(5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일]-모르폴린 (95.8
mg, 83%, 투명 오일)을 60℃에서 밤새 아세토니트릴 (2 ml) 중의 3-클로로메틸-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸 (59.9
mg, 0.29 mmol), 탄산칼륨 (119 mg, 0.86 mmol), 5-(4-벤질-모르폴린-2-일)-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올
(83.3 mg, 0.29 mmol) 로부터 수득하였다. 정제를 에틸 아세테이트 중의 10% 메탄올을 이용한 실리카겔상에서 수행하였
다. 1H NMR (CDCl3), δ(ppm): 7.88 (m, 2H), 7.31 (m, 7H), 4.75 (dd, 1H), 4.47 (dd, 2H), 3.84 (m, 2H), 3.59 (bs,

5H), 3.20 (d, 1H), 2.72 (m, 2H), 2.43 (s, 3H), 2.30 (dt, 1H).

실시예 70

4-[4-메틸-5-(5-티오펜-3-일-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일]-피리딘

4-[4-메틸-5-(5-티오펜-3-일-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일]-피리딘 (24 mg,
34%, 백색 고체)을 60℃에서 밤새 아세토니트릴 (2 ml) 중의 3-클로로메틸-5-티오펜-3-일-[1,2,4]옥사디아졸 (40
mg, 0.20 mmol), 탄산칼륨 (82.5 mg, 0.60 mmol), 4-메틸-5-피리딘-4-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올 (38.3 mg,
0.20 mmol) 로부터 수득하였다. 정제를 에틸 아세테이트 중의 10% 메탄올을 이용한 실리카겔상에서 수행하였다. 1H
NMR (CDCl3), δ(ppm): 8.80 (bs, 2H), 8.20 (dd, 1H), 7.62 (m, 3H), 7.45 (dd, 1H), 4.59 (s, 2H), 3.70 (s, 3H).

실시예 71

3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-티아졸-4-일-[1,2,4]옥사디아졸

3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-티아졸-4-일-[1,2,4]옥사디아졸 (44 mg,
67%, 백색 고체)을 실온에서 아세토니트릴 (1 ml) 중의 3-클로로메틸-5-티오펜-2-일-[1,2,4]옥사디아졸 (37 mg, 0.18
mmol), 탄산칼륨 (75.3 mg, 0.54 mmol), 4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올 (43 mg, 0.22 mmol)로
부터 수득하였다. 정제를 헥산 중의 50-100% 에틸 아세테이트를 이용한 SPE (속성) 크로마토그래피로 수행하였다. 1H
NMR (DMSO), δ(ppm): 9.37 (d, 1H), 8.86 (d, 1H), 7.80 (d, 1H), 7.65 (d, 1H), 7.26 (t, 1H), 4.54 (s, 2H), 3.75 (s,
3H).

실시예 72

3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-(3-니트로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸

3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-(3-니트로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸 (21.1
mg, 13%, 백색 고체)을 실온에서 아세토니트릴 (1 ml) 중의 4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올 (91
mg, 0.46 mmol), 3-클로로메틸-5-(3-니트로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸 (100 mg, 0.42 mmol) 및 and 탄산칼륨 (173
mg, 1.25 mmol) 로부터 수득하였다. 정제를 헥산 중의 60% 에틸 아세테이트를 이용한 SPE (속성) 크로마토그래피로 수
행하였다. 1H NMR (CDCl3), δ(ppm): 8.96 (s, 1H), 8.44 (t, 2H), 7.75 (t, 1H), 7.51 (m, 2H), 7.19 (t, 1H), 4.59 (s,

2H), 3.76 (s, 3H)

실시예 73

2-메틸-4-[3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-피리딘

2-메틸-4-[3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-피리딘
(59.2 mg, 66%, 백색 고체)을 실온에서 아세토니트릴 (1 ml) 중의 4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티
올 (51 mg, 0.26 mmol), 4-(3-클로로메틸-[1,2,4]옥사디아졸-5-일)-2-메틸-피리딘 (50 mg, 0.24 mmol), 및 탄산칼
륨 (100 mg, 0.72 mmol) 로부터 수득하였다. 정제를 100% 에틸 아세테이트를 이용한 SPE (속성) 크로마토그래피로 수
행하였다. 1H NMR (CDCl3), δ(ppm): 8.71 (d, 1H), 7.79 (s, 1H), 7.73 (d, 1H), 7.49 (m, 2H), 7.19 (t, 1H), 4.58 (s,

2H), 3.73 (s, 3H), 2.65 (s, 3H)

실시예 74

3-[4-메틸-5-(5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일]-피리딘

3-[4-메틸-5-(5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일]-피리딘 (30 mg, 회백색
고체)을 60℃에서 밤새 아세토니트릴 (2 ml) 중의 3-클로로메틸-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸 (50 mg, 0.24 mmol), 탄
산칼륨 (100 mg, 0.72 mmol), 4-메틸-5-피리딘-3-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올 (46.1 mg, 0.24 mmol) 로부터 수
득하였다. 정제를 에틸 아세테이트 중의 5% 메탄올을 이용한 실리카겔상에서 수행하였다. 1H NMR (CDCl3), δ(ppm):

8.90 (bs, 1H), 8.76 (bs, 1H), 8.03 (m, 1H), 7.88 (m, 2H), 7.46 (dd, 1H), 7.40 (m, 2H), 4.58 (s, 2H), 3.66 (s, 3H),
2.42 (s, 3H).

실시예 75
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3-(4-메틸-5-티오펜-3-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸

3-(4-메틸-5-티오펜-3-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸 (60 mg, 백색 고
체)을 60℃에서 밤새 아세토니트릴 (2 ml) 중의 3-클로로메틸-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸 (50 mg, 0.24 mmol), 탄산
칼륨 (100 mg, 0.72 mmol), 4-메틸-5-티오펜-3-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올 (47.3 mg, 0.24 mmol) 로부터 수득
하였다. 정제를 디클로로메탄 중의 40% 에틸 아세테이트를 이용한 실리카겔상에서 수행하였다. 1H NMR (CDCl3),

δ(ppm): 7.87 (m, 2H), 7.71 (dd, 1H), 7.48 (m, 2H), 7.38 (m, 2H), 4.52 (s, 2H), 3.67 (s, 3H), 2.41 (s, 3H).

실시예 76

3-(4-메틸-5-티아졸-4-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸

3-(4-메틸-5-티아졸-4-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸 (30 mg, 회백색 고
체)을 60℃에서 밤새 아세토니트릴 (2 ml) 중의 3-클로로메틸-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸 (50 mg, 0.24 mmol), 탄산
칼륨 (100 mg, 0.72 mmol), 4-메틸-5-티아졸-4-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올 (47.5 mg, 0.24 mmol) 로부터 수득
하였다. 정제를 디클로로메탄 중의60% 에틸 아세테이트를 이용한 실리카겔상에서 수행하였다. 1H NMR (CDCl3),

δ(ppm): 8.89 (d, 1H), 8.22 (d, 1H), 7.88 (m, 2H), 7.38 (m, 2H), 4.55 (s, 2H), 3.94 (s, 3H), 2.41 (s, 3H).

실시예 77

5-(3-요오도-페닐)-3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸

5-(3-요오도-페닐)-3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸 (725 mg,
97%, 백색 고체)을 실온에서 아세토니트릴 (10 ml) 중의 3-클로로메틸-5-(3-요오도-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸 (500
mg, 1.56 mmol), 탄산칼륨 (647 mg, 4.68 mmol), 4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올 (369 mg,
1.87 mmol) 로부터 수득하였다. 정제를 헥산 중의40% 에틸 아세테이트를 이용한 속성 칼럼 크로마토그래피로 수행하였
다. 1H NMR (CDCl3), δ(ppm): 8.44 (d, 1H), 8.06 (d, 1H), 7.93 (d, 1H), 7.51 (m, 2H), 7.26 (t, 1H), 7.19 (m, 1H),

4.54 (s, 2H), 3.73 (s, 3H).

실시예 78

5-(3-에틸-페닐)-3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸

5-(3-에틸-페닐)-3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸 (28.1 mg,
27%, 백색 고체)을 실온에서 아세토니트릴 (10 ml) 중의 4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올 (59 mg,
0.30 mmol), 3-클로로메틸-5-(3-에틸-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸 (60 mg, 0.27 mmol) 및 탄산칼륨 (111 mg, 0.80
mmol) 로부터 수득하였다. 정제를 헥산 중의50% 에틸 아세테이트를 이용한 SPE (속성) 크로마토그래피로 수행하였다.
1H NMR (CDCl3), δ(ppm): 7.90 (t, 2H), 7.51 (m, 2H), 7.42 (t, 2H)7.18 (m, 1H), 4.52 (s, 2H), 3.72 (s, 3H), 2.70 (m,

2H), 1.26 (t, 3H)

실시예 79

2-[5-(2-메틸-피리딘-4-일)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-1H-벤조이미다졸

2-[5-(2-메틸-피리딘-4-일)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-1H-벤조이미다졸 (46.0 mg, 59%, 백색 고체)을
실온에서 DMF (1 ml) 중의 2-머캅토벤즈이미다졸 (41 mg, 0.27 mmol), 4-(3-클로로메틸-[1,2,4]옥사디아졸-5-일)-
2-메틸-피리딘 (50 mg, 0.24 mmol), 및 탄산칼륨 (100 mg, 0.72 mmol) 으로부터 수득하였다. 정제를 100% 에틸 아세
테이트를 이용한 SPE (속성) 크로마토그래피로 수행한 후, 에테르로 분쇄하였다. 1H NMR (DMSO-d6), δ(ppm): 8.72 (d,

1H), 7.87 (s, 1H), 7.78 (d, 1H), 7.47 (t, 2H), 7.14 (m, 2H), 4.81 (s, 2H), 2.59 (s, 3H)

실시예 80

2-[5-(3-요오도-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-1H-벤조이미다졸

2-[5-(3-요오도-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-1H-벤조이미다졸 (36 mg, 51%, 백색 고체)을 실온에서
DMF(1 ml) 중의 3-클로로메틸-5-(3-요오도-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸 (50 mg, 0.16 mmol), 탄산칼륨 (65 mg, 0.47
mmol), 1H-벤조이미다졸-2-티올 (23 mg, 0.16 mmol) 으로부터 수득하였다. 정제를 헥산 중의 50-100% 에틸 아세테이
트를 이용한 SPE (속성) 크로마토그래피로 수행한 후, 에틸 아세테이트로 분쇄하였다. 1H NMR (DMSO), δ(ppm): 12.73
(bs, 1H), 8.30 (s, 1H), 8.09 (d, 2H), 7.45 (m, 3H), 7.18 (m, 2H), 4.78 (s, 2H).

실시예 81

3-(4-메틸-5-트리플루오로메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸
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3-(4-메틸-5-트리플루오로메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸 (54.3 mg,
80%, 투명 오일)을 60℃에서 밤새 아세토니트릴 (2 ml) 중의 3-클로로메틸-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸 (40 mg,
0.19 mmol), 탄산칼륨 (79 mg, 0.58 mmol), 4-메틸-5-트리플루오로메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올 (35.1 mg,
0.19 mmol) 로부터 수득하였다. 정제를 헥산 중의 50% 에틸 아세테이트를 이용한 실리카겔상에서 수행하였다. 1H NMR
(CDCl3), δ(ppm): 7.87 (m, 2H), 7.41 (m, 2H), 4.59 (s, 2H), 3.69 (s, 3H), 2.43 (s, 3H).

실시예 82

2,6-디클로로-4-[4-메틸-5-(5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일]-피리딘

2,6-디클로로-4-[4-메틸-5-(5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐)-4H- [1,2,4]트리아졸-3-일]-피리딘
(51.4 mg, 62%, 회백색 고체)을 60℃에서 밤새 아세토니트릴 (2 ml) 중의 3-클로로메틸-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸
(40 mg, 0.19 mmol), 탄산칼륨 (79 mg, 0.58 mmol), 5-(2,6-디클로로-피리딘-4-일)-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-
3-티올 (50.1 mg, 0.19 mmol) 로부터 수득하였다. 정제를 헥산 중의 80% 에틸 아세테이트를 이용한 실리카겔상에서 수
행하였다. 1H NMR (CDCl3), δ(ppm): 7.87 (m, 2H), 7.61 (s, 2H), 7.40 (m, 2H), 4.60 (s, 2H), 3.71 (s, 3H), 2.42 (s,

3H).

실시예 83

3-(4-메틸-5-p-톨릴-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸

3-(4-메틸-5-p-톨릴-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸 (57.8 mg, 81%, 회백색
고체)을 60℃에서 밤새 아세토니트릴 (2 ml) 중의 3-클로로메틸-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸 (40 mg, 0.19 mmol), 탄
산칼륨 (79 mg, 0.58 mmol), 4-메틸-5-p-톨릴-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올 (39.4 mg, 0.19 mmol) 로부터 수득하였
다. 정제를 헥산 중의 80% 에틸 아세테이트를 이용한 실리카겔상에서 수행하였다. 1H NMR (CDCl3), δ(ppm): 7.88 (m,

2H), 7.53 (d, 2H), 7.39 (m, 2H), 7.30 (d, 2H), 4.55 (s, 2H), 3.59 (s, 3H), 2.42 (d, 6H).

실시예 84

디메틸-{3-[3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]페닐}-아
민

디메틸-{3-[3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]페닐}-아
민 (28.0 mg, 85%, 백색 고체)을 실온에서 아세토니트릴(1 ml) 중의 4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-
티올 (18 mg, 0.093 mmol), 3-(3-클로로메틸-[1,2,4]옥사디아졸-5-일)-페닐]-디메틸-아민 (20 mg, 0.084 mmol),
및 탄산칼륨 (35 mg, 0.25 mmol) 로부터 수득하였다. 정제를 헥산 중의 70% 에틸 아세테이트를 이용한 SPE (속성) 크로
마토그래피로 수행하였다. 1H NMR (CDCl3), δ(ppm): 7.49 (m, 2H), 7.36 (m, 3H), 7.17 (t, 1H), 6.91 (d, 1H), 4.51 (s,

2H), 3.72 (s, 3H), 3.00 (s, 6H)

실시예 85

5-(3-클로로-페닐)-3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸

5-(3-클로로-페닐)-3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸 (76.8
mg, 90%, 백색 고체)을 실온에서 아세토니트릴(1 ml) 중의 4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올 (47
mg, 0.24 mmol), 3-클로로메틸-5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸 (50 mg, 0.22 mmol), 및 탄산칼륨 (91 mg,
0.66 mmol) 로부터 수득하였다. 정제를 헥산 중의 70% 에틸 아세테이트를 이용한 SPE (속성) 크로마토그래피로 수행하
였다. 1H NMR (CDCl3), δ(ppm): 8.09 (s, 1H), 7.98 (d, 1H), 7.49 (m, 4H), 7.18 (m, 1H), 4.55 (s, 2H), 3.73 (s, 3H)

실시예 86

3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-(3-트리플루오로메톡시-페닐)[1,2,4]옥사디아
졸

3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-(3-트리플루오로메톡시-페닐)[1,2,4]옥사디아
졸 (144.0 mg, 91%, 백색 고체)을 실온에서 아세토니트릴(2 ml) 중의 4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-
티올 (78 mg, 0.39 mmol), 3-클로로메틸-5-(3-트리플루오로메톡시-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸 (100 mg, 0.36 mmol)
및 탄산칼륨 (149 mg, 1.08 mmol) 로부터 수득하였다. 정제를 헥산 중의 55% 에틸 아세테이트를 이용한 SPE (속성) 크
로마토그래피로 수행하였다. 1H NMR (CDCl3), δ(ppm): 8.04 (d, 1H), 7.95 (s, 1H), 7.51 (m, 4H), 7.18 (m, 1H), 4.56

(s, 2H), 3.74 (s, 3H)

실시예 87
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3-(5-시클로헥실-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸

3-(5-시클로헥실-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸 (10.5 mg, 투명 오
일)을 60℃에서 밤새 아세토니트릴 (3 ml) 중의 3-클로로메틸-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸 (50 mg, 0.24 mmol), 탄산
칼륨 (165 mg, 1.20 mmol), 5-시클로헥실-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올 (94.6 mg, 0.48 mmol) 로부터 수득하
였다. 정제를 디클로로메탄 중의 2% 암모니아 (2 N 메탄올)를 이용한 실리카겔상에서 수행하였다. 1H NMR (CDCl3),

δ(ppm): 7.88 (m, 2H), 7.39 (m, 2H), 4.42 (s, 2H), 3.46 (s, 3H), 2.60 (m, 1H), 2.42 (d, 3H), 1.74 (m, 7H), 1.34 (m,
3H).

실시예 88

3-(5-tert-부틸-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸

3-(5-tert-부틸-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸 (56.8 mg, 백색 고체)
을 60℃에서 밤새 아세토니트릴 (2 ml) 중의 3-클로로메틸-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸 (50 mg, 0.24 mmol), 탄산칼
륨 (100 mg, 0.72 mmol), 5-tert-부틸-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올 (41 mg, 0.24 mmol) 로부터 수득하였다.
정제를 헥산 중의 80% 에틸 아세테이트를 이용한 실리카겔상에서 수행하였다. 1H NMR (CDCl3), δ(ppm): 7.89 (m, 2H),

7.40 (m, 2H), 4.46 (s, 2H), 3.63 (s, 3H), 2.43 (m, 3H), 1.45 (s, 9H).

실시예 89

5-(3-브로모-페닐)-3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸

5-(3-브로모-페닐)-3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸 (83.4
mg, 86%, 백색 고체)을 실온에서 아세토니트릴(2 ml) 중의 4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올 (47
mg, 0.24 mmol), 5-(3-브로모-페닐)-3-클로로메틸-[1,2,4]옥사디아졸 (60 mg, 0.22 mmol), 및 탄산칼륨 (91 mg,
0.66 mmol) 로부터 수득하였다. 정제를 헥산 중의 60% 에틸 아세테이트를 이용한 SPE (속성) 크로마토그래피로 수행하
였다. 1H NMR (CDCl3), δ(ppm): 8.25 (t, 1H), 8.02 (d, 1H), 7.73 (d, 1H), 7.50 (m, 2H), 7.40 (t, 1H), 7.19 (m, 1H),

4.55 (s, 2H), 3.73 (s, 3H)

실시예 90

2-[5-(3-브로모-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-1H-벤조이미다졸

2-[5-(3-브로모-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-1H-벤조이미다졸 (71.1 mg, 84%, 백색 고체)을 실온에
서 DMF (2 ml) 중의 2-머캅토벤즈이미다졸 (35 mg, 0.23 mmol), 5-(3-브로모-페닐)-3-클로로메틸-[1,2,4]옥사디아
졸 (60 mg, 0.22 mmol) 및 탄산칼륨 (91 mg, 0.66 mmol) 로부터 수득하였다. 정제를 헥산 중의 35% 에틸 아세테이트를
이용한 SPE (속성) 크로마토그래피로 수행하고, 에테르로 분쇄하였다. 1H NMR (DMSO-d6), δ(ppm): 12.78 (broad s,

1H), 8.18 (s, 1H), 8.07 (d, 1H), 7.93 (d, 1H), 7.59 (t, 1H), 7.46 (s, 2H), 7.14 (m, 2H), 4.77 (s, 2H)

실시예 91

5-(3-메톡시메틸-페닐)-3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-l설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸

5-(3-메톡시메틸-페닐)-3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-l설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸 (76
mg, 90%, 백색 고체)을 실온에서 아세토니트릴(2 ml) 중의 3-클로로메틸-5-(3-메톡시메틸-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸
(50 mg, 0.21 mmol), 탄산칼륨 (87 mg, 0.63 mmol), 4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올 (50 mg,
0.25 mmol) 로부터 수득하였다. 정제를 헥산 중의 40-70% 에틸 아세테이트를 이용한 SPE (속성) 크로마토그래피로 수행
하였다. 1H NMR (CDCl3), δ(ppm): 8.06 (s, 1H), 8.01 (d, 1H), 7.59 (d, 1H), 7.50 (m, 3H), 7.18 (t, 1H), 4.54 (s, 2H),

4.50 (s, 2H), 3.72 (s, 3H), 3.43 (s, 3H).

실시예 92

2-[5-(3-메톡시메틸-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-1H-벤조이미다졸

2-[5-(3-메톡시메틸-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-1H-벤조이미다졸 (62 mg, 84%, 백색 고체)을 실온
에서 DMF (2 ml) 중의 3-클로로메틸-5-(3-메톡시메틸-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸 (50 mg, 0.21 mmol), 탄산칼륨 (87
mg, 0.63 mmol), 1H-벤조이미다졸-2-티올 (32 mg, 0.21 mmol) 로부터 수득하였다. 정제를 헥산 중의 40-100% 에틸
아세테이트를 이용한 SPE (속성) 크로마토그래피로 수행하였다. 1H NMR (DMSO), δ(ppm): 8.09 (d, 2H), 7.59 (m, 2H),
7.46 (bs, 2H), 7.14 (m, 2H), 4.77 (s, 2H), 4.51 (s, 2H), 3.35 (s, 3H).

실시예 93
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4-[3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-피리딘

디클로로메탄 중의 이소니코티노일 클로라이드 (2.0 g, 11.2 mmol) 용액을 2-클로로-N-히드록시-아세트아미딘 (1.58
g, 14.6 mmol)로 처리한 후, 적가 방식으로 트리에틸아민 (4.67 ml, 33.6 mmol)을 첨가하였다. 실온에서 1시간 동안 교반
후에, 물 및 염수 세정을 이용하고 에틸 아세테이트를 이용하여 추출하여 옥시-아실 중간체를 수득하였다(추가 정제 없이
이용함, 150 mg, 0.7 mmol). K2CO3 (292 mg, 2.1 mmol) 및 4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올
(140 mg, 0.7 mmol)를 포함하는 아세토니트릴 (2 ml) 및 DMSO (2 ml) 중의 조 생성물 용액을 실온에서 24시간 동안 교
반한 후, 120℃에서 1.5시간 동안 교반하였다(봉합된 튜브). 물 및 염수 세정을 이용하고 에틸 아세테이트를 이용한 표준
수성 워크업(work-up)에 이은 실리카겔 크로마토그래피로 표제 화합물을 수득하였다 (110 mg, 44%). 1H NMR (CDCl3),

δ(ppm): 8.41 dd,2H), 7.92 dd,2H), 7.50 dd,1H), 7.47 dd,1H), 7.18 dd,1H), 4.58 (s,2H), 3.74 (s,3H); LC-MS
(M+H)+: 357.

실시예 94를 실시예 93에 제공된 절차와 유사한 방법으로 제조하였다.

실시예 94

4-[5-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-피리딘

4-[5-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-피리딘 (12 mg,
5%)을 클로로아세틸 클로라이드 (0.11 ml, 1.4 mmol) 및 트리에틸아민 (0.5 ml, 3.5 mmol)을 이용하여 N-히드록시-이
소니코틴아미딘 (200 mg, 1.4 mmol)로부터 수득하고; 수성 워크업으로 중간체(150 mg, 0.7 mmol)를 수득하고; K2CO3
(292 mg, 2.1 mmol), 및 4-메틸-5-티오펜-2-일-4H -[1,2,4]트리아졸-3-티올 (140 mg, 0.7 mmol)로 처리하였다. 정
제를 실리카겔 크로마토그래피 및 재결정화로 수행하였다. 1H NMR (CDCl3), δ(ppm): 8.76 (dd,2H), 7.89 (dd,2H), 7.53

(dd,1H), 7.48 (dd,1H), 7.18 (dd,1H), 4.71 (s,2H), 3.73 (s,3H); LC-MS (M+H)+: 357.

실시예 95

2-{1-[5-(3-메톡시-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-에틸설파닐}-1-메틸-1H-이미다조[4,5-b]피리딘

2-[5-(3-메톡시-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-1-메틸-1H-이미다조[4,5-b]피리딘

THF (3 ml)를 소듐 히드리드 (60%, 8 mg, 0.2 mmol) 및 2-[5-(3-메톡시-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파
닐]-1H-이미다조[4,5-b]피리딘 (24.6 mg, 0.072 mmol) 의 혼합물에 첨가하고, 생성된 혼합물을 0℃에서 약 15분 동안
교반하였다. 메틸 요오디드 (20㎕, 0.32 mmol)를 첨가하고, 생성된 혼합물을 0℃에서 2시간 동안 교반하였다. 반응을 디
클로로메탄 (10 ml) 및 물 (2 ml)의 첨가로 급냉시켰다. 격렬한 교반 후에, 유기 추출액 (10 ml, plus 3x5 ml)을 Chem
Elut 추출 Column (Varian, cat #1219-8002)을 통해 추출하였다. 25/25/50 내지 50/25/25 에틸 아세테이트/디클로로메
탄/헥산을 이용한 SPE 크로마토그래피 (5 g 실리카)를 이용한 정제로 2개의 생성물을 수득하였다. 용출한 제 1 생성물은
2-{1-[5-(3-메톡시-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-에틸설파닐}-1-메틸-1H-이미다조[4,5-b]피리딘이었다 (6
mg, 23%). 1H NMR (CDCl3), δ(ppm): 8.46 (d, 1H), 7.72 (d, 1H), 7.62 (d, 1H), 7.55 (d,1H), 7.42 (t,1H), 7.14 (m,

2H), 5.67 (q, 1H), 3.88 (s, 3H), 3.71 (s, 3H), 2.01 (d, 3H).

용출한 제 2 생성물은 2-[5-(3-메톡시-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-1-메틸-1H-이미다조[4,5-b]피
리딘이었다 (12 mg, 47%). 1H NMR (CDCl3), δ(ppm): 8.44 (d, 1H), 7.69 (d, 1H), 7.60 (d, 1H), 7.55 (d, 1H), 7.41 (t,

1H), 7.13 (m, 1H), 4.90 (s, 2H), 3.87 (s, 3H), 3.70 (s, 3H).

실시예 96-97를 실시예 95에 제공된 절차와 유사한 방법으로 제조하였다.

실시예 96

3-[1-메틸-1-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐)-에틸]-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸

3-[1-메틸-1-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐)-에틸]-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸 (13
mg, 47%)을 실온에서 2시간 동안 60% 소듐 히드리드 (37 mg, 0.92 mmol) 및 메틸 요오디드 (0.10 ml, 1.6 mmol)를 이
용하여 3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸 (25.5 mg,
0.069 mmol)로부터 수득하였다. 생성물을 에틸 아세테이트로 추출하고, 1:1 디클로로메탄:헥산 중의 SPE 20-40% 에틸
아세테이트로 정제하였다. 1H NMR (CDCl3), δ(ppm): 7.83 (br s, 2H), 7.48 (d, 1H), 7.42 (d, 1H), 7.36 (m, 2H), 7.13

(m, 1H), 3.50 (s, 3H), 2.35 (s, 3H), 1.95 (s, 6H).

실시예 97

3-[1-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐)-에틸]-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸
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3-[1-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐)-에틸]-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸 (6.1 mg,
17%)을 실온에서 1시간 동안 THF (2.5 ml) 중의 60% 소듐 히드리드 (17 mg, 0.42 mmol) 및 메틸 요오디드 (20㎕, 0.32
mmol)를 이용하여 3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸
(33.8 mg, 0.091 mmol)로부터 수득하였다. 생성물을 디클로로메탄으로 추출하고, 1:1 클로로포름:헥산 중의 SPE 25-
40% 에틸 아세테이트로 정제하였다. 1H NMR (CDCl3), δ(ppm): 7.89 (br s, 2H), 7.50 (d, 1H), 7.46 (d, 1H), 7.38 (m,

2H), 7.16 (m, 1H) , 4.89 (q, 1H), 3.64 (s, 3H), 2.37 (s, 3H), 1.90 (d, 3H).

실시예 98

3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-설포닐메틸)-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸 및 3-(4-메틸-5-티
오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-설피닐메틸)-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸

디클로로메탄 (2.5 ml)을 3-클로로-벤젠카르보퍼옥스산 (57-85%, 49.5 mg, 0.16-0.25 mmol) 및 3-(4-메틸-5-티오펜
-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸 (45 mg, 0.12 mmol)의 혼합물에 첨가하
고, 생성된 혼합물을 실온에서 밤새 교반하였다. 반응을 디클로로메탄 (10 ml) 및 1 M 수산화나트륨 (3 ml)의 첨가로 급냉
시켰다. 격렬한 교반 후에, 유기 추출액 (10 ml, plus 3x5 ml)을 Chem Elut 추출 칼럼(Varian, cat #1219-8002)을 통해
용출하였다. 정제를 1:1 디클로로메탄:헥산 중의 10-30% 에틸 아세테이트를 이용한 SPE 크로마토그래피 (5 g 실리카)로
수행하여 2개의 생성물을 수득하였다. 용출한 제 1 생성물은 3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-설포
닐메틸)-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸이었다 (12.3 mg, 25%). 1H NMR (CDCl3), δ(ppm): 7.83 (br s, 2H), 7.63 (d,

1H), 7.56 (d, 1H), 7.36 (m, 2H), 7.24 (m, 1H), 5.12 (s, 2H), 3.94 (s, 3H), 2.36 (d, 3H).

용출한 제 2 생성물은 3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-설피닐메틸)-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아
졸이었다 (33.2 mg, 71%). 1H NMR (CDCl3), δ(ppm): 7.87 (br s, 2H), 7.59 (d, 1H), 7.54 (d, 1H), 7.38 (m, 2H), 7.22

(m, 1H) , 5.05 (dAB, 1H) , 4.90 (dAB, 1H), 4.03 (s, 3H), 2.39 (d, 3H).

실시예 99

5-(3-퓨란-3-일-페닐)-3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸

바이얼 중의 5-(3-요오도-페닐)-3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸) -[1,2,4]옥사디
아졸 (50 mg, 0.10 mmol)에, 3-퓨란 붕소산 (17 mg, 0.16 mmol), 테트라키스(트리페닐포스핀)팔라듐(0) (6 mg, 0.0052
mmol), 에틸렌 글리콜 디메틸 에테르 (1 ml) 및 2 M 탄산나트륨(1 ml)을 첨가하였다. 상기 바이얼을 봉합하고, 90℃에서
1시간 동안 격렬한 교반과 함께 가열하였다. 반응을 냉각하고, 에틸 아세테이트로 희석하고, 물 및 포화 염수로 세정하고,
여과하고, 농축하였다. 잔류물을 헥산 중의 70% 에틸 아세테이트를 이용한 속성 칼럼 크로마토그래피로 정제하였다. 디에
틸 에테르 및 헥산의 혼합물을 이용한 분쇄에 의한 추가적인 정제에 이은 여과로 베이지식 고체 25 mg (57%)로서 표제 화
합물을 수득하였다. 1H NMR (CDCl3), δ(ppm): 8.18 (s, 1H), 7.98 (d, 1H), 7.79 (s, 1H), 7.71 (d, 1H), 7.51 (m, 4H),

7.17 (m, 1H), 6.74 (s, 1H), 4.55 (s, 2H), 3.73 (s, 3H).

중간체

실시예 100

피리미딘-4-카르복실산.

3-메틸-피리미딘 (9.41 g, 100 mmol), 과망간산칼륨 (26.9 g) 및 탄산나트륨(10.6 g)을 72시간 동안 물 (100 ml) 중에
환류한 후, 셀라이트를 통해 여과하였다. 여과액을 진한 염산으로 산성화하기 전에 수 차례 분량의 DCM 및 EtOAc을 세정
하였다. 형성된 침전물을 수합하고, 물로 세정하여 백색 1.37 g의 표제 화합물을 수득하였다. 1H NMR (DMSO-d6) d
(ppm): 13.94 (br. s, 1H), 9.37 (d, 1H), 9.07 (d, 1H), 8.01 (dd, 1H).

실시예 101

5-클로로-티오펜-3-카르복실산.

티오펜-3-카르복실산 (17.51 g, 136.6 mmol) 및 1-클로로-피롤리딘-2,5-디온(23.7 g)을 물 (700 ml)에 쏟기 전에 4시
간 동안 아르곤 하에 아세트산 (200 ml) 중에 환류하였다. 수 차례 작은 분량의 DCM으로 반복된 추출에 이은 합한 유기물
과 수 차례 작은 분량의 2 M 수성 수산화나트륨의 역추출로 조 추출물을 침전하기 위해 진한 염산으로 산성화하기 전에
DCM으로 세정된 합한 알칼리 수용액을 수득하였다. 상기 침전물을 물로부터 재결정화하여 MS 및 1H-NMR로 판단할 때
대략 20 mol%의 디클로르화된 부산물로 오염된 회색 고체로서 14.98 g의 표제 화합물을 수득하였다. 1H NMR (DMSO-
d6) d (ppm): 8.15 (d, 1H), 7.37 (d, 1H).

실시예 102

3-메틸설파닐-벤조산
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메틸 요오디드 (0.972 mL)를 냉 수조에서 DMF (8 mL) 중의3-머캅토-벤조산 (601 mg, 3.9 mmol) 및 탄산칼륨 (2.7 g,
19.5 mmol)의 혼합물에 첨가하였다. 반응을 실온으로 가온하고, 1시간 동안 교반한 후에, 반응 혼합물을 에틸 아세테이트
로 희석하고, 물(3X)로 세정하고, 무수 황산나트륨으로 건조하고, 여과하고, 농축하여 3-메틸설파닐-벤조산 메틸 에스테
르 (684 mg, 96%, 황색 오일)을 수득하였다. 1H NMR (CDCl3), δ(ppm): 7.90 (s, 1H), 7.80 (d, 1H), 7.44 (d, 1H), 7.35

(t, 1H), 3.92 (s, 3H), 2.53 (s, 3H).

메탄올 (8 mL) 및 THF (8 mL) 중의 3-메틸설파닐-벤조산 메틸 에스테르 (684mg, 3.8 mmol) 및 1N NaOH (5.6 mL,
5.6 mmol)를 70oC에서 1시간 동안 가열하였다. 반응 혼합물을 농축하고, 잔류물을 물로 희석하였다. 1N HCl로 pH ~ 2로
산성화한 후에, 수성층을 에틸 아세테이트로 추출하고, 물 및 포화 염수로 세정하고, 무수 황산나트륨으로 건조하고, 여과
하고 농축하여 3-메틸설파닐-벤조산 (616 mg, 97%, 백색 고체)를 수득하였다. 1H NMR (DMSO), δ(ppm): 13.1 (bs,
1H), 7.76 (s, 1H), 7.70 (d, 1H), 7.51 (d, 1H), 7.44 (t, 1H), 2.52 (s, 3H).

실시예 103

3-시클로프로필-벤조산

헥산 (27.3 ml, 27.3 mmol) 중의 1.0 M 디에틸 징크를 -40℃ 에서 디클로로메탄 (100 ml) 중의 2,4,6-트리클로로페놀
(5.4g, 27.3 mmol) 용액에 첨가하였다. 15분 동안 교반한 후에, 디요오도-메탄 (2.2 mL, 27.3 mmol)을 -40℃에서 첨가
하고, 추가로 15분 동안 교반하였다. 1-브로모-3-비닐-벤젠 (2.5 g, 13.7 mmol)을 반응 혼합물에 첨가하고, 실온으로 가
온하고, 밤새 교반한 상태로 방치하였다. 반응 혼합물을 디클로로메탄으로 희석하고, 1N HCl (2X), 포화 소듐 비카르보네
이트 (2X), 포화 소듐 설파이트, 1N 수산화나트륨, 및 포화 염수로 세정하고, 황산마그네슘으로 건조하고, 여과하고 농축
하였다. GC-MS는 반응 혼합물이 1-브로모-3-시클로프로필-벤젠 및 1-브로모-3-비닐-벤젠을 포함하고 있다는 것을
나타냈다. 브로모-3-비닐-벤젠을 제거하기 위해, 조 혼합물을 과망간산칼륨과 반응하였다. 과망간산칼륨/물 (1.5 g/20
mL) 용액을 적가로 0℃ 에서 THF (40 mL) 중의 조 혼합물 (~ 3.5 g) 용액에 첨가하고, 실온으로 가온하였다. 1시간 후에,
반응을 디에틸 에테르로 희석하고, 물 및 포화 염수로 세정하고, 무수 황산나트륨으로 건조하고, 여과하고 농축하였다.
100% 헥산으로 용출된 속성 칼럼 크로마토그래피에 의한 정제로 1-브로모-3-시클로프로필-벤젠 (2.20g, 81%)을 수득
하였다.

헥산 (3.2 mL, 5.1 mmol) 중의 1.6 M n-부틸리튬을 적가로 -78℃ 에서 1-브로모-3-시클로프로필-벤젠 용액에 첨가하
고, 1시간 동안 교반하였다. 상기 반응 혼합물을 캐뉼라를 통해 고체 이산화탄소로 대략 1/4 찬 교반 막대로 장착된 250
mL 둥근 바닥 플라스크로 옮기고, 1시간 동안 교반하였다. 반응 혼합물을 농축하고, 잔류물을 물로 희석하였다. 수성층을
디클로로메탄 (3X)으로 세정하고, 1 N HCl로 pH ~ 2로 산성화하고, 에틸 아세테이트로 추출하였다. 유기상을 물 및 포화
염수로 세정하고, 무수 황산나트륨으로 건조하고, 여과하고 농축하여 3-시클로프로필-벤조산 (356 mg, 43%, 백색 고체)
을 수득하였다. 1H NMR (DMSO), δ(ppm): 12.90 (bs, 1H), 7.71 (d, 1H), 7.64 (s, 1H), 7.34 (m, 2H), 2.01 (m, 1H),
0.99 (m, 2H), 0.70 (m, 2H).

실시예 104

3-tert-부톡시카르보닐아미노-벤조산

에틸-3-아미노벤조에이트 (1g, 6.05 mmol)를 포함하는 플라스크에 디-tert-부틸 디카르보네이트 (3.16 g, 14.5 mmol),
트리에틸아민 (500 mg, 4.94 mmol), 및 THF (10 mL)를 첨가하고, 2시간 동안 60℃에서 교반하고, 실온에서 밤새 방치하
였다. THF를 진공에서 제거하고, 조 에스테르를 에틸 아세테이트 및 물 사이에서 분배하고, 포화 염수로 세정하고, 무수
황산나트륨으로 건조하고, 용매를 진공에서 제거하였다. 생성물을 헥산 중의 15% 에틸 아세테이트를 이용한 속성 칼럼 크
로마토그래피로 정제하여 2g의 3-tert-부톡시카르보닐아미노-벤조산 에틸 에스테르 (백색 슬러리)를 수득하였다.

조 3-tert-부톡시카르보닐아미노-벤조산 에틸 에스테르 (~2.0g, 0.00754 mmol)에 THF (15 mL), 및 0.5M LiOH (15
mL)을 첨가하였다. 혼합물을 75oC에서 2시간 동안 가열하고, THF를 냉각 후에 진공에서 제거하였다. 침전물을 잔존 혼
합물로부터 여과하고, 여과액을 분별깔때기로 옮겼다. 수성층을 디클로로메탄 (3x)으로 세정하고, 1M HCl 을 이용하여
pH ~5로 산성화하였다. 생성물을 에틸 아세테이트로 추출하고, 물, 포화 염수로 세정하고, 무수 황산나트륨으로 건조하
고, 여과하고, 농축하였다. 730mg of 3-tert-부톡시카르보닐아미노-벤조산 (백색 고체)을 분리하였다. 1H NMR
(DMSO-d6) d (ppm): 9.58 (s, 1H), 8.16 (s, 1H), 7.63 (d, 1H), 7.54 (d, 1H), 7.37 (t, 1H), 1.49 (s, 9H)

실시예 105

3-아세틸-벤조산

6M 수산화나트륨 (25 mL)을 메탄올 (25 mL) 중의 3-아세틸벤조니트릴 (850 mg, 5.82 mmol)에 첨가하고, 90℃에서 밤
새 가열하였다. 반응 혼합물을 농축한 후에, 수성층을 디클로로메탄 (2x)으로 세정하고, 12M HCl로 pH~ 3으로 산성화하
였다. 침전물을 에틸 아세테이트로 추출하고, 물 및 포화 염수로 세정하고, 무수 황산나트륨으로 건조하고, 여과하고, 농축
하여 무색 오일로서 3-에틸벤조산을 수득하였다; 800g (92%). 1H NMR (CDCl3) d (ppm): 8.70 (s, 2H), 8.33 (d, 2H),

8.24 (d, 2H), 7.64 (t, 1H), 2.70 (s, 3H).

실시예 106
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2-메틸-이소니코틴산 히드라지드

디클로로메탄 (10mL)을 2-메틸 니코틴산 히드로클로라이드 염(1.1g, 6.34 mmol)에 첨가하고, 플라스크를 빙냉하면서
옥살릴 클로라이드 (6.95mL, 13.9mmol)를 아르곤하에 첨가하였다. 디메틸포름아미드 (2 방울)를 첨가하고, 반응을 실온
으로 가온하면서 밤새 교반하였다. 반응물을 농축하고, THF (10mL)를 플라스크에 첨가하고, 냉 수조에 위치하였다. 메탄
올 (5mL)을 첨가하고, 반응을 1시간 동안 교반하였다. 반응물을 농축하고, 잔류물을 NaHCO3 (sat) 및 EtOAc 사이에 분

배하였다. 생성물을 EtOAc로 3회 추출하였다. 합한 유기층을 염수로 세정하고, Na2SO4로 건조하고, 여과하고, 농축하였

다. 정제를 고상 추출 튜브(20% EtOAc/헥산)로 수행하여 투명 오일로서 표제 화합물을 수득하였다. 1H NMR CDCl3
δ(ppm): 8.51 (d, 1H), 7.57 (d, 1H), 7.51 (d, 1H), 3.82 (s, 3H), 2.50 (s, 3H).

2-메틸-이소니코틴산 메틸 에스테르 (316.5mg, 2.093mmol)를 아르곤하에 MeOH (7mL)에 용해하고, 히드라진 모노히
드레이트 98% (1mL, 20.93mmol)를 첨가하였다. 반응을 실온에서 8시간 동안 아르곤하에 교반하였다. 반응물을 농축하
여 백색 고체로서 표제 화합물 (271.9mg, 86%)을 수득하였다. 1H NMR CDCl3 δ(ppm): 8.59 (d, 1H), 7.50 (s, 1H), 7.38

(d, 1H), 3.09 (br. s, 3H), 2.60 (s, 3H).

실시예 107

5-클로로-2-플루오로-벤조산 히드라지드.

단계 1: 5-클로로-2-플루오로-벤조산 메틸 에스테르: 메탄올 (20 ml)을 냉 수조에서 디클로로메탄 (10 ml) 중의 5-클로
로-2-플루오로-벤조일클로라이드 (1.2 g, 6.2 mmol) 용액에 첨가하였다. 반응 혼합물을 실온으로 가온하고, 3시간 동안
교반하고, 농축하여 5-클로로-2-플루오로-벤조산 메틸 에스테르 (1.17 g, 100%)을 수득하였다. 1H NMR (CDCl3),

δ(ppm): 7.93 (m, 1H), 7.48 (m, 1H), 7.12 (m, 1H), 3.96 (s, 3H).

단계 2: 5-클로로-2-플루오로-벤조산 히드라지드: 에탄올 (20 ml) 중의 5-클로로-2-플루오로-벤조산 메틸 에스테르
(1.17 g, 6.2 mmol) 및 히드라진 모노히드레이트 (0.451 ml, 9.3 mmol)의 혼합물을 밤새 실온에서 교반하였다. 반응 혼합
물을 농축하고, 잔류물을 디에틸 에테르로 분쇄하여 5-클로로-2-플루오로-벤조산 히드라지드 (497 mg, 42%, 백색 고
체)를 수득하였다. 1H NMR (DMSO), δ(ppm): 9.66 (bs, 1H), 7.58 (m, 2H), 7.36 (m, 1H), 4.58 (bs, 2H).

실시예 108을 실시예 107과 유사하게 제조하였다.

실시예 108

3-시아노-벤조산 히드라지드

디클로르메탄 (5 mL) 및 메탄올 (20 mL) 중의 3-시아노-벤조일클로라이드 (3g, 18.12 mmol)를 실온에서 밤새 교반하였
다. 용매를 회전농축기로 제거하여 백색 고체 (3.76g)를 수득하였다. 1H NMR (DMSO) δ(ppm): 8.33 (m, 1H), 8.24 (m,
1H), 8.14 (m, 1H), 7.76 (m, 1H), 3.89 (d, 3H).

에탄올 (10 mL) 중의 3-시아노-벤조산 메틸 에스테르 (2 g, 12 mmol) 및 히드라진 모노히드레이트 (0.60 mL, 12 mmol)
의 혼합물을 실온에서 밤새 교반하였다. 반응 혼합물을 농축하고, 잔류물을 디에틸 에테르로 분쇄하여 3-시아노-벤조산
히드라지드 (1.02 g, 51%, 분홍색 고체)를 수득하였다. 1H NMR (DMSO) d (ppm): 10.31 (s, 1H), 8.21 (m, 1H), 8.11
(m, 1H), 7.99 (m, 1H), 7.70 (m, 1H), 4.50 (s, 1H).

실시예 109

2-클로로-이소니코틴산 히드라지드

HOBt (823 mg, 6.09 mmol), 및 EDCI (1.2 g, 6.09 mmol)을 실온에서 아세토니트릴 (10.3 ml) 중의 2-클로로-이소니코
틴산 (800 mg, 5.08 mmol) 현탁액에 첨가하였다. 2시간 후에, 아세토니트릴 (5.0 ml) 중의 히드라진 모노히드레이트
(0.493 ml, 10.2 mmol) 용액을 0℃에서 적가하였다. 30분 후에, 용매를 회전농축기로 제거하고, 잔류물을 에틸 아세테이
트로 희석하고, 물로 급냉시키고, 황산나트륨으로 건조하고, 여과하고, 농축하여 2-클로로-이소니코틴산 히드라지드
(493 mg, 57%, 황색 고체)를 수득하였다. 1H NMR (DMSO) d (ppm): 10.21 (bs, 1H), 8.55 (d, 1H), 7.82 (s, 1H), 7.75
(d, 1H), 4.69 (bs, 2H).

하기 화합물을 실시예 109와 유사하게 제조하였다:
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실시예 169

5-(3,5-디클로로-페닐)-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올

3,5-디클로로-벤조산 (382 mg, 2 mmol)을 10℃에서 THF (6 ml) 중의 트리에틸아민 (606 mg, 3 mmol)과 혼합하였다.
이어서, 이소부틸 클로로포르메이트 (300 mg, 2.2 mmol)를 적가하고, 45분 동안 교반하였다. 반응 혼합물에, 4-메틸-3-
티오세미카르바지드 (238.4 mg, 2 mmol)를 첨가하였다. 실온에서 10분 동안 교반 후에, 반응 혼합물을 70℃로 밤새 가열
하였다. 표준 워크업. 생성물을 헥산 중의 25~30 % 에틸 아세테이트를 이용한 칼럼 크로마토그래피로 46.4 mg (8.5 %)
의 5-(3,5-디클로로-페닐)-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올을 수득하였다.

하기 화합물을 실시예 169와 유사하게 제조하였다:

실시예 176

4-에틸-5-메톡시메틸-2,4-디히드로-[1,2,4]트리아졸-3-티온
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단계 1: N-에틸-2-(메톡시아세틸)히드라진카르보티오아미드: 메톡시아세트산 (360 mg, 3.99 mmol), 4-에틸-3- 티오
세미카르바지드 (581 mg, 4.87 mmol), 디이소프로필카르보디이미드 (615 mg, 4.87 mmol) 및 히드록시벤조트리아졸
(69.6 mg, 0.51 mmol) 을 디메틸포름아미드 (10 ml)에 혼합하고, 주위 온도에서 19시간 동안 아르곤하에 교반하였다. 건
조 증발 후에, 조 생성물을 다음 단계에서 직접 사용하였다. MS (ESI) m/z 192 (M+1). 단계 2: 4-에틸-5-메톡시메틸-
2,4-디히드로-[1,2,4]트리아졸-3-티온: N-에틸-2-(메톡시아세틸)히드라진카르보티오아미드 (760 mg 조 생성물, 4
mmol) 및 소듐 비카르보네이트 (560 mg, 6.6 mmol)를 물 (15 ml)에 현탁하고, 5시간 동안 환류하였다. 냉각 및 여과 후
에, 여과액을 진한 염산으로 산성화하고, 에틸 아세테이트로 추출하였다. 건조 증발 후에, 조 생성물을 에틸 아세테이트/헵
탄에서 재결정화하였다. 모액의 여과 및 재결정화로 325 mg (47%)의 표제 화합물의 합한 수율을 수득하였다. 1H
NMR(CDCl3), δ(ppm): 4.47 (s, 2H), 4.13 (q, 2H), 3.37 (s, 3H), 1.38 (t, 3H).

하기 화합물을 실시예 176 과 유사하게 제조하였다:

실시예 196

4-퓨란-2-일메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올

피리딘 (20 ml) 중의 포름산 히드라지드 (439 mg, 7.809 mmol) 용액을 피리딘 (20 ml) 중의 2-이소티오시아나토메틸-
퓨란 (1 g, 7.185 mmol) 용액에 첨가하였다. 반응은 실온에서 밤새 일어났고, 에탄올 (20 ml)을 직접 반응에 첨가하고,
80℃ 수조에서 밤새 위치하였다. 용매를 증발하고, 표제 화합물 (1.09 g, 83%)을 헥산 중의 500 ml 20%, 250 ml 25%,
250 ml 30%, 250 ml 35%, 250 ml 40%, 및 250 ml 50% 에틸 아세테이트를 이용한 실리카겔 상의 SPE 크로마토그래피
로부터 수득하였다. 1H NMR (CD3OD), δ(ppm): 14.0 (bs, 1H), 8.19 (s, 1H), 7.52 (q, 1H), 6.52 (m, 1H), 6.42 (m,
1H), 4.90 (s, 2H).

하기 화합물을 실시예 196 과 유사하게 제조하였다:
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실시예 199

4-시클로프로필-5-티오펜-2-일-2,4-디히드로-[1,2,4]트리아졸-3-티온

iPrOH (25 ml) 중의 티오펜-2-카르복실산 히드라지드 (866 mg, 6.09 mmol) 슬러리에, 이소티오시아나토-시클로프로판
(602 mg, 6.08 mmol)을 첨가하였다. 혼합물을 70℃에서 72시간 동안 교반하고, 실온으로 냉각하였다. 백색 침전물을 여
과하여 제거하고, 수성 NaOH (2%, 5 ml)과 함께 MeOH:H2O (9:1, 40 ml)에 현탁하였다. 반응 혼합물을 70℃에서 밤새

교반하고, 실온으로 냉각하였다. PH를 수성 HCl (1N)을 이용하여 4 근처로 조절하였다. 형성된 백색 침전물을 여과하여
제거하고, 물로 세정하고, 진공하에 건조하였다(829 mg, 61%). 1H NMR (CD3OD), δ(ppm): 7.67 (dd, 1H), 7.63 (dd,
1H), 7.17 (dd, 1H), 3.15 (m, 1H), 1.14 (m, 2H), 0.86 (m, 2H).

하기 화합물을 실시예 199 과 유사하게 제조하였다:

실시예 208

4-에틸-5-트리플루오로메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올

THF (30 ml) 중의 4-에틸-3-티오세미카르바지드(2.38 g, 20 mmol) 및 트리에틸아민 (6.06 g, 60 mmol) 용액에, 트리
플루오로아세트산 무수물 (5.04 g, 24 mmol)을 첨가하였다. 반응 혼합물을 실온에서 1시간 동안 교반하고, 60℃에서 밤
새 가열하였다. 표준 워크업, 생성물을 헥산으로 분쇄하여 564g의 4-에틸-5-트리플루오로메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-
3-티올 담갈색 고체를 수득하였다. 1H-NMR(CDCl3) d(ppm): 12.64 (w, 1H), 4.22 (q, 2H) 및 1.44 (t, 3H).

실시예 209

4-에틸-3-메탄설포닐-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸

표제 화합물을 [Akerblom et al. J. Med. Chem. 16, 312 (1973)]에 기재된 방법에 따라 합성하였다. 4-에틸-3-메틸설
파닐-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸 (1.14 g, 5.06 mmol)을 빙초산 (20 ml)에 용해한 후, 30% 과산화수소 (5
ml)를 첨가하였다. 주위 온도에서 16시간 동안 교반 후에, 부가적인 30% 과산화수소 (5 ml)를 첨가하였다. 혼합물을 3시
간 동안 주위 온도에서 교반하고, 2.5시간 동안 100℃로 가열하였다. 얼음/물 수조에서 냉각 후에, 반응을 수산화나트륨으
로 중화하고, 디클로로메탄으로 2회 추출하였다. 유기층을 합하고, 건조 증발하여 진공에서 건조하여 표제 화합물 (0.78
g, 60%)을 수득하였다. 1H NMR (CDCl3), δ(ppm): 7.60 (d, 1H), 7.56 (d, 1H), 7.22 (m, 1H), 4.51 (q, 2H), 3.58 (s,
3H), 1.55 (t, 3H).

하기 화합물을 실시예 209와 유사하게 제조하였다:
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실시예 211

4-(2-히드록시-에틸)-5-티오펜-2-일-2,4-디히드로-[1,2,4]트리아졸-3-티온

무수 THF (8 ml) 중의 LAH (38.1 mg, 1.00 mmol) 슬러리에, 무수 THF (4 ml) 중의 (3-티오펜-2-일-5-티옥소-1,5-디
히드로-[1,2,4]트리아졸-4-일)-아세트산 (101 mg, 0.42 mmol)를 적가하였다. 혼합물을 2시간 동안 반응하고, 포화 수
성 Na2SO4 (10 ml)로 포화하였다. THF를 감압하에 제거하고, 잔류물을 수성 HCl (3N)로 산성화하고, EtOAc 및 물 사이

에 분배하였다. 수성층을 EtOAc (3 x 20 ml)로 추출하였다. 합한 유기층을 염수 (15 ml)로 세정하고, 건조하고 (MgSO4),

감압하에 농축하였다. 조 생성물을 다음 단계에서 정제 없이 사용하였다. 1H NMR (DMSO-d6), δ(ppm): 13.94 (s, 1H),
7.86 (d, 1H); 7.81 (d, 1H), 7.24 (dd, 1H), 5.09 (t, 1H), 4.16 (t, 2H), 3.76 (app. q, 2H).

실시예 212

4-(4,5-디메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-피리딘

860㎕ (10 mmol) 옥살릴 클로라이드를 0℃에서 20 ml CH2Cl2 중의 731 mg (10 mmol) N-메틸-아세트아미드 및 2.33

ml (20 mmol) 2,6-루티딘 용액에 천천히 첨가하였다. 15분 후에, 1.37 g (10 mmol) 이소니코틴산 히드라지드를 한 부분
으로 첨가하였다. 생성된 혼합물을 실온에서 1시간 동안 교반하고, NaHCO3(sat)로 중화하였다. 상기 상을 분리하고, 수성

상을 CH2Cl2로 추출하였다. 합한 유기상을 건조하고, 농축하였다. 잔류물을 20 ml 아세트산에 용해하고, 120℃에서 2시

간 동안 가열하였다. 냉각 후에, 용매를 제거하였다. 속성크로마토그래피 (CH2Cl2/MeOH 10:1)로 765 mg (44%)의 회색
/백색 고체를 수득하였다. 1H NMR (CDCl3), d (ppm): 2.52 (s, 3 H) 3.66 (s, 3 H) 7.58 (d, 2 H) 8.76 (d, 2 H).

실시예 213

메틸-(4-메틸-5-피리딘-4-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-아민

3ml of 피리딘 중의 1000 mg (4.35 mmol) N-아미노-N',N''-디메틸-구아니딘 히드로요오디드 (Henry; Smith;
J.Amer.Chem.Soc.; 73; 1951; 1858) 및 774 mg (4.35 mmol) 이소니코티노일 클로라이드 히드로클로라이드 혼합물을
160℃에서 5분 동안 마이크로웨이브로 가열하였다. K2CO3(sat)를 첨가하고, 혼합물을 CHCl3로 4회 추출하였다. 유기상

을 건조하고 농축하였다. 에탄올, 물 및 EtOAc로부터의 재결정화로 216 mg (26%)의 황백색 고체를 수득하였다. 1H
NMR (DMSO), d (ppm): 2.85 (d, 3 H) 3.45 (s, 3 H) 6.25 (d, 1 H) 7.65 (m, 2 H) 8.67 (m, 2 H).

실시예 214

3-피리딘-4-일-5,6,7,8-테트라히드로-[1,2,4]트리아졸로[4,3-a]피리미딘

3 ml 피리딘 중의 750 mg (3.1 mmol) (1,4,5,6-테트라히드로-피리미딘-2-일)-히드라진 히드로요오디드 (참고,
Krezel, Izabella; Pharmazie; EN; 49; 1; 1994; 27-31) 및 552 mg (3.1 mmol) 이소니코티노일 클로라이드 히드로클로
라이드 용액을 120℃에서 밤새 가열하였다. 반응 혼합물을냉각하고, K2CO3(sat)으로 희석하고, 3x10 ml 클로로포름으로

추출하였다. 합한 유기 추출액을 건조하고 농축하였다. 속성크로마토그래피 (CH2Cl2/MeOH 10:1)로 83 mg (18%)의 백

색 고체를 수득하였다. 1H NMR (CDCl3), d (ppm): 1.91 (m, 2 H) 3.24 (m, 2 H) 4.13 (m, 2 H) 7.67 (m, 2 H) 8.65 (m,

2 H).

하기 화합물을 실시예 214와 유사하게 제조하였다:

실시예 216

4-에틸-5-(6-메톡시-피리다진-3-일)-2,4-디히드로-[1,2,4]트리아졸-3-티온

단계 1: 6-클로로-피리다진-3-카르복실산: 포타슘 디크로메이트 (3.3 g, 11.2 mmol)를 H2SO4 (10 ml) 중의 3-클로로-

6-메틸-피리다진 (1.2 g, 9.3 mmol) 용액에 적가하였다. 첨가 후에, 혼합물을 50℃에서 교반하였다. 반응물을 얼음에 쏟
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고, 혼합물을 디에틸 에테르로 3회 추출하였다. 합한 유기상을 건조하고 농축하여 표제 화합물 (840 mg, 57%)을 수득하
였다. LC-MS (M++1): 159 및 161 (3:1). 단계 2: 6-클로로-피리다진-3-카르복실산 메틸 에스테르: 티오닐 클로라이
드 (15 ml) 중의 6-클로로-피리다진-3-카르복실산 (700 mg, 4.53mmol) 용액을 3시간 동안 환류하였다. 반응을 주위 온
도로 냉각하고, 건조 증발하였다. MeOH (20 ml) 중의 소듐 메톡시드 (244 mg, 4.53 mmol)를 잔류물에 첨가하고, 용액을
실온에서 교반하였다. H2O을 첨가하고, 혼합물을 DCM으로 3회 추출하였다. 합한 유기상을 건조하고 농축하였다. 속성크

로마토그래피 (SiO2, 헵탄/EtOAc 1:1)로 560 mg (72%)의 표제 화합물을 수득하였다. 1H NMR (CDCl3), δ(ppm): 4.09

(s, 3 H), 7.69 (d, 1 H), 8.18 (d, 1 H).LC-MS (M++1): 173 및 175 (3:1). 단계 3: 6-메톡시피리다진-3-카르복실산 메
틸 에스테르: MeOH (1M, 10ml) 중의 NaOMe 중의 6-클로로-피리다진-3-카르복실산 메틸 에스테르 용액을 환류하였
다. H2O을 첨가하고, 혼합물을 DCM으로 3회 추출하여 유기상 I을 수득하였다. 합한 유기상 I을 건조하고 농축하여 표제

화합물 (40 mg, 10%)을 수득하였다. 수성상을 진한 염산으로 산성화하고, DCM으로 3회 추출하여 유기상 II를 수득하였
다. 합한 유기상 II을 건조하고 농축하여 6-메톡시피리다진-3-카르복실산을 수득하였다 (LC-MS (M++1): 155) (230
mg, 65%). 티오닐 클로라이드 (6 ml) 중의 6-메톡시피리다진-3-카르복실산 용액을 3시간 동안 환류하였다. 반응을 주위
온도로 냉각하고, 건조 증발하였다. MeOH (10 ml)을 잔류물에 첨가하고, 용액을 실온에서 교반하였다. 포화 NaHCO3 (수

성)을 첨가하고, 혼합물을 DCM으로 추출하였다. 합한 유기상을 건조하고 농축하여 표제 화합물 (253 mg, 100%)을 수득
하였다. LC-MS (M++1): 169. 단계 4: 4-에틸-5-(6-메톡시-피리다진-3-일)-2,4-디히드로-[1,2,4]트리아졸-3-티
온: NaOMe (86 mg, 1.6 mmol)을 MeOH (6 ml) 중의 6-메톡시피리다진-3-카르복실산 메틸 에스테르 (210 mg, 1.25
mmol) 및 4-에틸-3-티오세미카르바지드 (190 mg, 1.6 mmol) 용액에 첨가하고, 혼합물을 72시간 동안 70℃로 가열하였
다. 반응물을 주위 온도로 냉각하고, 건조 증발하였다. H2O (10 ml)을 잔류물에 첨가하고, 혼합물을 진한 염산으로 산성화

하고, 표제 화합물 35 mg (12%)을 여과로 수합하였다. LC-MS (M++1): 238.

실시예 217

4-에틸-5-(5-메톡시피리딘-2-일)-2,4-디히드로-[1,2,4]트리아졸-3-티온

단계 1: 5-메톡시피리딘-2-카르복실산 메틸 에스테르: 5-메톡시-2-메틸-피리딘 (700 mg, 5.69 mmol)을 H2O (20 ml)

에 용해하고, 80℃로 가열하였다. KMnO4 (4 g, 25.3 mmol)을 1시간에 걸쳐 용액에 적가하였다. 80℃에서 5시간 동안 교

반 후에, 혼합물을 여과하고, H2O (60℃)로 세정하였다. 합한 수성상을 농축하였다. DMF (20 ml), K2CO3 (785 mg, 5.7

mmol)에 이어 MeI (540 ml, 8.6 mmol)를 잔존 잔류물에 첨가하고, 혼합물을 80℃로 가열하였다. 반응물을 주위 온도로
냉각하고, H2O을 첨가하고, 혼합물을 톨루엔으로 3회 추출하였다. 합한 유기상을 건조하고 농축하였다. 속성크로마토그

래피 (SiO2, 헵탄/EtOAc 1:1)로 210 mg (22%)의 표제 화합물을 수득하였다. 1H NMR (CDCl3):d ppm 3.93 (s, 3 H)

4.00 (s, 3 H) 7.23 (m, 1 H) 8.13 (d, 1 H) 8.40 (d, 1 H). 단계 2: 4-에틸-5-(5-메톡시피리딘-2-일)-2,4-디히드로-
[1,2,4]트리아졸-3-티온: NaOMe (4 ml, 4.0 mmol, 1M)을 MeOH (10 ml) 중의 5-메톡시피리딘-2-카르복실산 메틸
에스테르 (200 mg, 1.2 mmol), 4-에틸-3-티오세미카르바지드 (145 mg, 1.2 mmol) 용액에 첨가하고, 혼합물을 70℃로
가열하였다. 반응물을 실온으로 냉각하고, 건조 증발하였다. H2O (10 ml)을 잔류물에 첨가하고, 혼합물을 진한 염산으로

산성화하고, 표제 화합물 50 mg (18%)을 여과로 수합하였다. LC-MS (M++1): 237.

하기 화합물을 실시예 10 과 유사하게 제조하였다:
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실시예 241

3-클로로메틸-5-(2-클로로-5-메틸-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸

2-클로로-5-메틸-벤조산 (1g, 5.8 mmol)을 환류로 2시간 동안 5 ml 티오닐 클로라이드로 처리하였다. 과량의 티오닐 클
로라이드를 감압하에 제거하였다. 잔류물을 실온에서 디클로로메탄 (10 ml) 중의 2-클로로-N-히드록시-아세트아미딘
(638 mg, 5.8 mmol) 현탁액에 첨가하였다. 30분 동안 교반 후에, 트리에틸아민 (2.04 ml, 14.6 mmol)을 첨가하고, 추가
로 1시간 동안 교반하였다. 반응 혼합물을을 에틸 아세테이트로 희석하고, 물 및 염수로 세정하고, 무수 황산나트륨으로
건조하고, 여과하고, 농축하였다. 헥산 중의 10-20% 에틸 아세테이트를 이용한 속성 칼럼 크로마토그래피로 460 mg의
무고리 에스테르 중간체를 수득하였다. DMF를 상기 중간체에 첨가하고, 135℃에서 4시간 동안 가열하여 옥사디아졸로의
고리화를 수행하였다. 냉각 후에, 반응 혼합물을 물 (3 회) 및 염수로 세정하고, 무수 황산나트륨으로 건조하고, 여과하고,
농축하였다. 헥산 중의 5% 에틸 아세테이트 를 이용한 실리카겔 상에서 속성 칼럼 크로마토그래피에 의한 백색 고체로서
표제 화합물 160 mg (2 단계에 걸쳐 12%)을 수득하였다. m/z 244 (GCMS).

하기 화합물을 실시예 241 와 유사하게 제조하였다:
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실시예 257

[3-(3-클로로메틸-[1,2,4]옥사디아졸-5-일)-페닐]-메탄올

[Reed, G. A.; Dimmel, D.R.; Malcolm, E. W. J. Org. Chem. 1993, 58 (23), 6372-6376]에 기재된 3-히드록시메틸벤
조산(175 mg, 1.15 mmol), 2-클로로-N-히드록시-아세트아미딘 (125 mg, 1.15 mmol) 및 HBTU를 무수 DMF (4 ml)에
용해하였다. 트리에틸아민 (0.48 ml, 3.5 mmol)을 첨가하고, 반응물을 주위온도에서 밤새 교반하였다. 조 생성물을 디클
로로메탄 및 NaHCO3 (수성) 사이에서 분배하고, 유기상을 건조하고(MgSO4), 디클로로메탄을 진공하에 제거하였다. 생

성 DMF-용액을 밤새 120℃에서 가열하였다. 반응 혼합물을 진공하에 농축하고, 표제 화합물 (64 mg, 25%)을 헵탄 중의
25-50% 에틸 아세테이트를 이용한 속성 크로마토그래피로 분리하였다. 1H NMR (CDCl3), δ(ppm): 8.15 (s, 1H), 8.06
(d, 1H), 7.62 (d, 1H), 7.53 (t, 1H); 4.80 (d, 2H), 4.66 (s, 1H); 1.99 (br. t, 1H).

하기 화합물을 실시예 257 와 유사하게 제조하였다:
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실시예 261

1-[5-(3-클로로-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일]-에탄올

단계 1: 1-{1-[5-(3-클로로-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일]-에톡시}-1H-벤조트리아졸: 2-(1-클로로-에틸)-5-
(3-클로로-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸 (109 mg, 0.45 mmol), 히드록시벤조트리아졸 (76.4 mg, 0.56 mmol) 및 포타슘 요
오디드 (23.0 mg, 0.14 mmol)를 DMF (2.5 ml)에 용해하고, 탄산칼륨 (74.0 mg, 0.53 mmol)을 첨가하였다. 주위 온도에
서 24시간 동안 교반 후에, 반응 혼합물을 에틸 아세테이트로 희석하고, 2N 암모늄 클로라이드 용액으로 세정하였다. 에틸
아세테이트로 수성층의 재추출 후에, 합한 유기층을 염수로 세정하고, 건조 증발하였다. 헵탄 / 에틸 아세테이트 = 4/1을
이용한 12 g 실리카에 대한 칼럼 크로마토그래피로 진공에서 건조 후 표제 화합물 (129 mg, 84%)을 수득하였다. 1H
NMR (CDCl3), δ(ppm): 7.94 (d, 1 H), 7.82 (m, 1 H), 7.76 (m, 1 H), 7.46 (m, 1 H), 7.39-7.27 (m, 4 H), 5.98 (q, 1

H), 2.04 (d, 3 H). 단계 2: 1-[5-(3-클로로-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일]-에탄올: 1-{1-[5-(3-클로로-페닐)-
[1,3,4]옥사디아졸-2-일]-에톡시}-1H-벤조트리아졸 (58.4 mg, 0.17 mmol)을 아르곤하에 건조 THF (3 ml)에 용해하
였다. 상기 혼합물에, THF (5 ml, 0.5 mmol) 중의 사마륨 디요오디드 0.1 몰 용액을 20분에 걸쳐 천천히 첨가하였다. 80
분 동안 교반 후에, 추가의 사마륨 디요오디드 용액을 5분 동안 첨가하였다. 반응 혼합물을 수성 Na2S2O3 을 이용한 추가

15분의 교반 후에 급냉시키고, 디에틸 에테르로 희석하고, 1몰 염산으로 세정하고, 황산나트륨을 건조하고, 건조 증발하였
다. 진공에서 건조 후에, 조 표제 화합물을 수득하였는데(36.0 mg, 92%), 이는 추가의 정제 없이 다음 단계에서. 1H NMR
(CDCl3), δ(ppm): 7.98-7.75 (m, 2 H), 7.50-7.38 (m, 2 H), 5.25 (q, 1 H), 1.74 (d, 3 H).

하기 화합물을 실시예 261 와 유사하게 제조하였다:

실시예 263

1-[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-에탄올

25 ml 피리딘 중의 3.19 g (30.6 mmol) 2,N-디히드록시-프로피온아미딘 용액에 0℃에서 4.3 ml (33.7 mmol) 3-클로로
-벤조일클로라이드를 첨가하였다. 냉각을 제거하고, 혼합물을 실온에서 25분 동안 교반하고, 25분 동안 환류하였다. 냉각
후에, 혼합물을 물에 쏟고, CH2Cl2로 2회 추출하였다. 유기상을 건조하고 농축하였다. 헵탄/EtOAc로부터의 재결정화로

4.12 g (60%)의 백색 고체를 수득하였다. 1H NMR (CDCl3), d (ppm): 1.68 (d, 3 H) 2.67 (m, 1 H) 5.09 (m, 1 H) 7.46

(t, 1 H) 7.56 (d, 1 H) 8.01 (d, 1 H) 8.13 (s, 1 H).

실시예 264

[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-메탄올

단계 1: N-{4-[(Z)-{[5-(3-클로로페닐)-1,2,4-옥사디아졸-3-일]메틸렌}(옥시도)아미노]페닐}-N,N-디메틸아민: 표
제 화합물을 [Palazzo et al. J. Heterocycl. Chem. (1979) 16:1469]에 기재된 방법에 따라 합성하였다. 1-[5-(3-클로
로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸]-피리디늄 클로라이드 (1.81 g, 5.87 mmol)를 물 (20 ml)에 용해하였다. 상기
용액에, 에탄올 (50 ml) 중에 용해된 4-니트로조-N,N-디메틸아닐린 (0.88 g, 5.86 mmol)을 첨가하고, 3분에 걸쳐 1 몰
수성 수산화나트륨 (5.9 ml, 5.9 mmol)을 천천히 첨가하였다. 1시간 후에, 형성된 침전물을 여과하고, was filtered, 물로
세정하고, 풍건하여 표제 화합물 (2.08 g, 미건조)을 수득하였는데, 이는 다음 단계에서 즉시 사용되었다. MS (ESI) m/z
344 (M+1). 단계 2: [5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-메탄디올: N-{4-[(Z)-{[5-(3-클로로페닐)-
1,2,4-옥사디아졸-3-일]메틸렌}(옥시도)아미노]페닐}-N,N-디메틸아민 (2.08 g 미건조)을 디에틸 에테르 (30 ml)에 현
탁하고, 1 몰 수성 염산을 첨가하였다. 혼합물을 20분 동안 격렬하게 교반하고, 분별깔때기로 옮기고, 디에틸 에테르 및 1
몰 수성 염산으로 희석하였다. 추출 후에, 수성층을 디에틸 에테르로 2회 추출하였다. 유기층을 합하고, 황산마그네슘으로
건조하고, 건조 증발하고, 진공에서 건조하여 조 생성물로서 표제 화합물을 수득하였다 (0.56 g, 42% from 1-[5-(3-클
로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸]-피리디늄 클로라이드). MS (ESI) m/z 227 (M+1). 단계 3: [5-(3-클로로-
페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-메탄올: 단계 3: [5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-메탄올: 1-[5-(3-
클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸]-피리디늄 클로라이드 (99.3 mg, 0.44 mmol)를 메탄올 (4 ml)에 용해하고,
소듐 보로히드리드 (32 mg, 0.84 mmol)를 첨가하였다. 추가의 소듐 보로히드리드를 2시간 후에 첨가하고, 반응을 밤새
진행하였다. 반응 혼합물을 디클로로메탄 및 수성 암모늄 클로라이드로 희석하고, 격렬하게 교반하였다. 층의 분리 및 염
수로 유기층의 세정에 이어 건조 증발 후에, 조 생성물을 수득하였다. 이를 헵탄/에틸 아세테이트를 이용한 속성 크로마토
그래피로 정제하여 표제 화합물을 수득하였다 (32.0 mg, 32%). 1H NMR (CDCl3), δ(ppm): 8.11 (s, 1H), 8.00

(apparent d, 1H), 7.56 (apparent d, 1H), 7.46 (apparent t, 1H), 4.87 (d, 2H), 2.91 (t, 1H).

실시예 265

2-클로로메틸-5-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸
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2-플루오로-5-메틸-벤조산 히드라지드 (320 mg, 1.9 mmol) 및 2-클로로-1,1,1-트리에톡시-에탄 (1.9 ml)을 봉합 바
이얼에서 120℃에서 30분 동안 가열하였다. 반응 혼합물을 직접 속성 칼럼 (실리카 겔) 상에 위치하고, 헥산 중의 0 - 5%
에틸 아세테이트를 이용하여 정제하여 2-클로로메틸-5-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸 (284.5 mg,
66%)을 수득하였다. 1H NMR (CDCl3) d (ppm): 7.89 (q, 1H), 7.36 (m, 1H), 7.16 (t, 1H), 4.81 (s, 2H), 2.43 (s, 3H).

하기 화합물을 실시예 265 와 유사하게 제조하였다:

실시예 272

2-(1-브로모-에틸)-5-(3-클로로-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸

3-클로로-벤조산 히드라지드 (170 mg, 1 mmol) 및 2-브로모-1,1,1-트리에톡시프로판 (1 ml)을 봉합 바이얼에서
120℃에서 10분 동안 가열하였다. 반응 혼합물을 직접 속성 칼럼 (실리카 겔) 상에 위치하고, 헥산 중의 0 - 5% 디클로로
메탄을 이용하여 정제하였다. 생성물을 에틸 아세테이트:헥산:디클로로메탄 (1:19:20)의 혼합물을 이용한 속성 칼럼 크로
마토그래피로 재정제하여 2-(1-브로모-에틸)-5-(3-클로로-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸 (93 mg, 32%, 무색 오일)을 수득
하였다. 1H NMR (CDCl3) d(ppm): 8.09 (t, 1H), 7.99 (t, 1H), 7.55 (m, 3H), 5.30 (m, 1H), 2.21 (q, 3H).

하기 화합물을 실시예 272 와 유사하게 제조하였다:

실시예 277

3-(1-브로모-에틸)-5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸

2 ml THF 중의 396 mg (2.22 mmol) N-브로모숙신이미드를 0℃에서 2 ml THF 중의 583 mg (2.22 mmol) 트리페닐포
스핀 용액에 적가하였다. 20분 동안 교반 후에, 2 ml THF 중의 416 mg (1.85 mmol) 1-[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥
사디아졸-3-일]-에탄올을 첨가하였다. 용매를 감압하에 제거하기 전에 교반을 실온에서 밤새 계속하였다. 속성 크로마토
그래피 (헵탄/EtOAc 6:1)로 168 mg (32%)을 수득하였다. 1H NMR (CDCl3), d (ppm): 2.12 (d, 3 H) 5.21 (q, 1 H) 7.47

(t, 1 H) 7.57 (m, 1 H) 8.03 (d, 1 H) 8.15 (s, 1 H).

실시예 278

1-[5-(3-클로로-페닐)-이속사졸-3-일]-에탄올
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단계 1: 4-(3-클로로-페닐)-2,4-디옥소-부티르산 에틸 에스테르: 소듐 히드리드 (60% 오일 분산액, 1.24 g, 31.1
mmol)를 0℃에서 DMF (32 ml) 중의 3-클로로아세토페논 (4.0 g, 25.9 mmol) 및 디에틸 옥살레이트 (4.54 g, 31.1
mmol) 용액에 적가하였다. 혼합물을 실온에서 1시간 동안 교반하고, 80℃에서 반시간 동안 가열하였다. 냉각 후에, 혼합
물을 3N HCl로 처리하고, 에틸 아세테이트로 희석하였다. 유기층을 물 (3X) 및 포화 염수로 세정하고, 무수 황산나트륨으
로 건조하고, , 여과하고, 농축하였다. 생성 잔류물을 헥산 중의 0-10% 에틸 아세테이트를 이용한 실리카상에서 속성 칼럼
크로마토그래피로 정제하여 4-(3-클로로-페닐)-2,4-디옥소-부티르산 에틸 에스테르 (4.43g, 67%, 황색 고체)를 수득하
였다. 1H NMR (CDCl3) d (ppm): 15.12 (br s, 1H), 7.98 (s, 1H), 7.88 (d, 1H), 7.58 (d, 1H), 7.47 (t, 1H), 7.05 (s,

1H), 4.39 (m, 2H), 1.41 (m, 3H). 단계 2: 5-(3-클로로-페닐)-이속사졸-3-카르복실산 에틸 에스테르: 메탄올 (60 ml)
중의 4-(3-클로로-페닐)-2,4-디옥소-부티르산 에틸 에스테르 (3.0 g, 11.8 mmol) 및 히드록실아민 히드로클로라이드
(2.46 g, 35.4 mmol) 용액을 80℃에서 4시간 동안 가열하였다. 냉각 후에, 혼합물을 여과하고, 냉 메탄올로 세정하여 5-
(3-클로로-페닐)-이속사졸-3-카르복실산 에틸 에스테르 (2.0 g, 71%, 백색 고체)를 수득하였다. 1H NMR (CDCl3) d

(ppm): 7.82 (s, 1H), 7.72 (m, 1H), 7.47 (m, 2H), 4.03 (s, 3H). 메틸 및 에틸 에스테르 혼합물(대개 메틸). 단계 3: 1-
[5-(3-클로로-페닐)-이속사졸-3-일]-에타논: 교반 막대로 장착된 스크류캡 바이얼에, 메틸 마그네슘 요오디드 (디에틸
에테르 중에 3M) (0.79 ml, 2.38 mmol), 톨루엔 (1 ml), 테트라히드로퓨란 (0.39 ml, 4.77 mmol) 및 트리에틸아민 (1 ml,
7.15 mmol)을 첨가하였다. 용액을 0℃로 냉각하고, 여기에 톨루엔 (5 ml) 중의 5-(3-클로로-페닐)-이속사졸-3-카르복
실산 에틸 에스테르 (300 mg, 1.19 mmol) 용액을 첨가하였다. 생성된 혼합물을 0℃에서 5시간 동안 방치하였다. 반응 혼
합물을 1N 염산 (수성, 6.5 ml, 6.5 mmol)으로 급냉시키고, 톨루엔 (35 ml)으로 희석하고, 물 (50 ml), 포화 소듐 비카르
보네이트 (수성, 30 ml), 물 (50 ml) 및 염수 (30 ml)로 연속적으로 세정하였다. 유기상을 진공에서 농축하였다. 분리된 잔
류물을 메탄올 (8 ml) 및 20% 수산화칼륨 (수성, 1 ml)에 용해하였다. 혼합물을 45℃에서 30분 동안 교반하였다. 이 점에
서, 혼합물을 진공에서 농축하였다. 분리된 잔류물을 톨루엔 (60 ml)에 용해하고, 물 (50 ml), 포화 소듐 비카르보네이트
(수성, 50 ml) 및 물 (50 ml)에 연속적으로 세정하였다. 유기상을 진공에서 농축하였다. 조 잔류물을 헥산 중의 2% 에틸 아
세테이트를 이용한 실리카겔상에서 정제하여 백색 고체로서 원하는 화합물을 분리하였다 (156 mg, 60%). 1H-NMR
(CDCl3), d (ppm): 7.77 (m, 1H), 7.66 (m, 1H), 7.42 (m, 2H), 6.90 (s, 1H), 2.69 (s, 3H). 단계 4: 1-[5-(3-클로로-페

닐)-이속사졸-3-일]-에탄올: 교반 막대로 장착된 스크류캡 바이얼에, 1-[5-(3-클로로-페닐)-이속사졸-3-일]-에타논
(100 mg, 0.45 mmol), 소듐 보로히드리드 (34 mg, 0.90 mmol) 및 메탄올 (3 ml)을 첨가하였다. 생성된 혼합물을 실온에
서 3시간 동안 교반하에 방치하였다. 반응을 물 (30 ml) 및 염수 (30 ml)로 급냉시키고, 디클로로메탄 (3X30 ml)으로 추출
하였다. 합한 유기상을 건조하고 (황산나트륨), 여과하고, 진공에서 농축하여 백색 고체로서 1-[5-(3-클로로-페닐)-이속
사졸-3-일]-에탄올을 분리하였다(110 mg). 1H-NMR (CDCl3), d (ppm): 7.69 (m, 1H), 7.59 (m, 1H), 7.37 (m, 2H),
6.59 (s, 1H), 5.07 (q, 1H), 3.45 (bs, 1H), 1.58 (d, 3H).

하기 화합물을 실시예 278과 유사하게 제조하였다:

하기 화합물을 5-(3-클로로-페닐)-이속사졸-3-카르복실산 에틸 에스테르와 유사하게 제조하였다 (실시예 279의 합성
에서 단계 2):

실시예 285

[5-(3-클로로-페닐)-이속사졸-3-일]-메탄올

리튬 알루미늄 히드리드 (320 mg, 8.4 mmol)를 실온에서 THF (100 ml) 중의 5-(3-클로로-페닐)-이속사졸-3-카르복
실산 에틸 에스테르 (2.0 g, 8.4) 용액에 첨가하였다. 1시간 후에, 반응 혼합물을물로 급냉시키고, 에틸 아세테이트로 추출
하였다. 유기층을 물 및 포화 염수로 세정하고, 무수 황산나트륨으로 건조하고, 여과하고, 농축하였다. 생성 잔류물을 헥산
중의 15-40% 에틸 아세테이트를 이용한 속성 칼럼 크로마토그래피로 정제하여 [5-(3-클로로-페닐)-이속사졸-3-일]-
메탄올 (1.32g, 75%, 황색 고체)을 수득하였다. 1H NMR (CDCl3) d (ppm): 7.78 (s, 1H), 7.68 (m, 1H), 7.43 (m, 2H),

6.63 (s, 1H), 4.84 (d, 2H), 2.23 (t, 1H).

하기 화합물을 실시예 285 와 유사하게 제조하였다:

공개특허 10-2005-0033070

- 90 -



실시예 293

메탄설폰산 1-[5-(3-클로로-페닐)-이속사졸-3-일]-에틸 에스테르

교반 막대로 장착된 스크류캡 바이얼에, 1-[5-(3-클로로-페닐)-이속사졸-3-일]-에탄올 (110 mg, 0.49 mmol), 디클로
로메탄 (3 ml) 및 트리에틸아민(0.34 ml, 2.46 mmol)을 첨가하였다. 혼합물을 0℃로 냉각하고, 여기에 메탄 설포닐 클로
라이드 (0.08 ml, 0.98 mmol)를 첨가하였다. 반응 혼합물을 실온에서 30분 동안 교반하에 방치하였다. 반응을 포화 소듐
비카르보네이트 (수성, 40 ml)로 급냉시키고, 디클로로메탄 (3X30 ml)으로 추출하였다. 합한 유기상을 염수 (40 ml)로 세
정하고, 건조하고 (황산나트륨), 여과하고, 진공에서 농축하여 갈색 오일로서 원하는 화합물을 분리하였다.

하기 화합물을 실시예 293 와 유사하게 제조하였다:

실시예 307

메탄설폰산 4-클로로-5-(3-클로로-페닐)-이속사졸-3-일메틸 에스테르

설퍼릴 클로라이드 (1 ml)를 메탄설폰산 5-(3-클로로-페닐)-이속사졸-3-일메틸 에스테르 (200 mg, 0.70 mmol)에 첨
가하고, 60℃에서 밤새 교반하였다. 반응 혼합물을 디클로로메탄으로 희석하고, 포화 소듐 비카르보네이트로 세정하고, 무
수 황산나트륨으로 건조하고, 여과하고, 농축하여 메탄설폰산 4-클로로-5-(3-클로로-페닐)-이속사졸-3-일메틸 에스테
르 (219 mg,, 97%, 담갈색 고체)를 수득하였다. 1H NMR (CDCl3) d (ppm): 8.07 (m, 1H), 7.92 (m, 1H), 7.50 (m, 2H),

5.38 (s, 2H), 3.16 (s, 3H).
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실시예 308

3-(3-클로로-페닐)-이속사졸-5-카르복실산 메틸 에스테르

단계 1: 3-클로로-N-히드록시-벤즈아미딘: 에탄올 (40 ml) 중의 3-클로로벤즈알데히드 (3.35 ml, 0.030 mmol) 용액을
실온에서 물 (20 ml) 중의 히드록실아민 히드로클로라이드 (2.47 g, 0.036 mmol) 및 수산화나트륨 (1.42 g, 0.036) 용액
에 첨가하고, 90oC에서 24시간 동안 가열하였다. 냉각 후에, 반응 혼합물을 농축하고, 잔류물을 물로 희석하고, 침전물을
여과하고 건조하여 3-클로로-N-히드록시-벤즈아미딘 (1.13 g, 93 %)을 수득하였다. 1H NMR (CDCl3) d (ppm): 8.11

(s, 1H), 7.72 (s, 1H), 7.61 (m, 1H), 7.46 (m, 1H), 7.36 (m, 1H). 단계 2: 3-클로로-N-히드록시-벤즈이미도일 클로라
이드: N-클로로숙신이미드(858 mg, 6.4 mmol) 를 실온에서 3-클로로-N-히드록시-벤즈아미딘 (1 g, 6.4 mmol) 용액에
첨가하고, 1시간 동안 교반하였다. 반응 혼합물을 디에틸 에테르로 희석하고, 물 (3X)로 세정하고, 무수 황산마그네슘으로
건조하고, 여과하고 농축하여 표제 화합물을 수득하였다(1.13 g, 93 %). 1H NMR (CDCl3) d (ppm): 8.03 (s, 1H), 7.87

(m, 1H), 7.76 (m, 1H), 7.43 (m,1H).: 단계 3: 3-(3-클로로-페닐)-이속사졸-5-카르복실산 메틸 에스테르: 트리에틸아
민 (0.73 ml, 5.3 mmol)을 얼음 수조에서 3-클로로-N-히드록시-벤즈이미도일 클로라이드 (1.0 g, 5.3 mmol) 및 메틸
프로피올레이트 (2.2 ml, 25.3 mmol) 용액에 적가하였다. 반응 혼합물을 실온으로 가온하고, 밤새 교반하에 방치하였다.
반응물을 디클로로메탄으로 희석 후에, 유기층을 물 및 포화 염수로 세정하고, 무수 황산나트륨으로 건조하고, 여과하고,
농축하였다. 에틸 아세테이트 중의 50% 헥산으로 용출한 속성 칼럼 크로마토그래피로의 정제 및 메탄올을 이용한 재결정
화로 3-(3-클로로-페닐)-이속사졸-5-카르복실산 메틸 에스테르 (635 mg, 51%, 백색 고체)를 수득하였다. 1H NMR
(CDCl3) d (ppm): 7.86 (m, 1H), 7.74 (m, 1H), 7.46 (2H), 7.2 (s, 1H), 4.05 (s, 3H).

실시예 309

2-브로모메틸-5-(3-클로로-페닐)-옥사졸

단계 1 5-(3-클로로-페닐)-2-메틸-옥사졸: 아세토니트릴 (80 ml) 중의 Tl(OAc)3 (4.2 g, 11.1 mmol) 용액에, 트리플루
오로메탄황산 (5g, 33.3 mmol)을 실온에서 적가하고, 15분 동안 교반하였다. 반응 혼합물을 80℃로 가열하고, 아세토니
트릴 (40 ml) 중의 1-(3-클로로-페닐)-에타논 (1.14 g, 7.4 mmol)을 첨가하였다. 1시간 후에, 반응을 디클로로메탄 및
포화 소듐 비카르보네이트으로 급냉시켰다. 유기층을 건조하고, 헥산 중의 5~19 % 에틸 아세테이트를 이용한 칼럼 크로
마토그래피로 정제하여 황색 오일로서 1.2 (83.9 %) g의 5-(3-클로로-페닐)-2-메틸-옥사졸을 수득하였다. 1H-
NMR(CDCl3) d(ppm): 7.60 (s, 1H), 7.48 (d, 1H), 7.29 (m, 2H), 7.23 (s, 1H) 및 2.34 (s, 3H). 단계 2: 2-브로모메틸-

5-(3-클로로-페닐)-옥사졸: 5-(3-클로로-페닐)-2-메틸-옥사졸 (580 mg, 3 mmol)을 실온에서 CCl4 중의 NBS (531

mg, 3 mmol) 및 BPOA (36.3 mg, 0.15 mmol)와 혼합하였다. 반응 혼합물을75℃에서 2시간 동안 가열하고, 물 및 디클로
로메탄으로 급냉시켰다. 유기층을 건조하고, 농축하고, 헥산 중의 5~19 % 에틸 아세테이트를 이용한 칼럼 크로마토그래
피로 정제하여 황색 오일로서 562 mg (68.3 %)의 2-브로모메틸-5-(3-클로로-페닐)-옥사졸을 수득하였다. 1H-
NMR(CDCl3) d(ppm): 7.67 (s, 1H), 7.54 (d, 1H), 7.35(m, 3H) 및 4.56 (s, 2H).

실시예 310

2-(3-클로로-페닐)-옥사졸-4-카르복실산 메틸 에스테르

DMF (100 ml) 중의 3-클로로벤조산 (5.0 g, 31.9 mmol), 세린 메틸에스테르 히드로클로라이드 (6.1 g, 31.9 mmol) 및
HOBt (4.31 g, 31.9 mmol)의 혼합물에 0℃에서 N-메틸모르폴린 (NMM) (7.0 ml, 63.8 mmol) 및 EDCI (4.97 g, 31.9
mmol)를 첨가하였다. 혼합물을 실온으로 가온하고, 18시간 동안 교반하였다. 혼합물을 에틸 아세테이트 (300 ml)로 희석
하고, 물 (3 x 250 ml) 및 염수로 세정하였다. 유기 추출액을 Na2SO4 (무수)으로 건조하고, 진공에서 농축하여 담황색 고

체로서 2-(3-클로로-벤조일아미노)-3-히드록시-프로피온산 메틸 에스테르 (7.2 g, 93%)를 수득하였다. 1H NMR
(CDCl3) d (ppm): 7.78 (s, 1 H), 7.66 (d, 1 H), 7.45, (dd, 1 H), 7.34 (t, 1 H), 7.25 (br, d, 1H), 4.82 (m, 1 H), 4.08

(m, 2 H), 3.79 (s, 3 H), 3.19 (br, t, 1H).

-20℃에서 CH2Cl2 중의 2-(3-클로로-벤조일아미노)-3-히드록시-프로피온산 메틸 에스테르 (7.2 g, 29.6 mmol) 용액

에 디옥소플루오르 (7.2 g, 32.6 mmol)를 적가하였다. 상기 온도에서 30분 동안 교반 후에, BrCCl3 (3.6 g, 18.1 mmol)에

이어 DBU (2.79g, 18.1 mmol)를 적가하였다. 혼합물을 2-3℃에서 8시간 동안 교반하고, 포화 NaHCO3 로 급냉시키고,

에틸 아세테이트로 추출하였다. 유기 추출액을 염수로 세정하고, Na2SO4 (무수)로 건조하였다. 정제를 용리액으로 헥산

중의 에틸 아세테이트를 이용한 실리카겔 상에서 속성 칼럼 크로마토그래피로 수행하여 황색 고체로서 2-(3-클로로-페
닐)-옥사졸-4-카르복실산 메틸 에스테르 (4.1g, 59%)를 수득하였다. 1H NMR (CDCl3) d (ppm): 8.30 (s, 1 H), 8.12

(d, 1 H), 7.98 (dd, 1 H), 7.45 (m, 2 H), 3.96 (s, 3 H).

실시예 311

2-(3-클로로-페닐)-옥사졸-4-카르복실산 메틸 에스테르

DMF (100 ml) 중의 3-클로로벤조산 (5.0 g, 31.9 mmol), 세린 메틸에스테르 히드로클로라이드 (6.1 g, 31.9 mmol) 및
HOBt (4.31 g, 31.9 mmol)의 혼합물에 0℃에서 N-메틸모르폴린 (NMM) (7.0 ml, 63.8 mmol) 및 EDCI (4.97 g, 31.9
mmol)을 첨가하였다. 혼합물을 실온으로 가온하고, 18시간 동안 교반하였다. 혼합물을 에틸 아세테이트 (300 ml)로 희석
하고, 물 (3 x 250 ml)에 이은 염수로 세정하였다. 유기 추출액을 Na2SO4 (무수)로 건조하고, 진공에서 농축하여 담황색
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고체로서 2-(3-클로로-벤조일아미노)-3-히드록시-프로피온산 메틸 에스테르 (7.2 g, 93%)를 수득하였다. 1H NMR
(CDCl3) d (ppm): 7.78 (s, 1 H), 7.66 (d, 1 H), 7.45, (dd, 1 H), 7.34 (t, 1 H), 7.25 (br, d, 1H), 4.82 (m, 1 H), 4.08

(m, 2 H), 3.79 (s, 3 H), 3.19 (br, t, 1H).

-20℃에서 CH2Cl2 중의 2-(3-클로로-벤조일아미노)-3-히드록시-프로피온산 메틸 에스테르 (7.2 g, 29.6 mmol) 용액

에 디옥소플루오르 (7.2 g, 32.6 mmol)를 적가하였다.

상기 온도에서 30분 동안 교반 후에, BrCCl3 (3.6 g, 18.1 mmol)에 이어 DBU (2.79g, 18.1 mmol)를 적가하였다. 혼합물

을 2-3℃에서 8시간 동안 교반하고, 포화 NaHCO3 로 급냉시키고, 에틸 아세테이트로 추출하였다. 유기 추출액을 염수로

세정하고, Na2SO4 (무수)로 건조하였다. 정제를 용리액으로 헥산 중의 에틸 아세테이트를 이용한 실리카겔 상에서 속성

칼럼 크로마토그래피로 수행하여 황색 고체로서 2-(3-클로로-페닐)-옥사졸-4-카르복실산 메틸 에스테르 (4.1g, 59%)
를 수득하였다. 1H NMR (CDCl3) d (ppm): 8.30 (s, 1 H), 8.12 (d, 1 H), 7.98 (dd, 1 H), 7.45 (m, 2 H), 3.96 (s, 3 H).

실시예 312

1-[5-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-이속사졸-3-일]-에탄올

단계 1: 5-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-이속사졸-3-carb알데히드: 교반 막대 및 건조 튜브로 장착된 50 ml 둥근 바닥
플라스크에, 5-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-이속사졸-3-카르복실산 에틸 에스테르 (0.78 g, 2.89 mmol) 및 디클로로
메탄 (10 ml)을 첨가하였다. 용액을 -78℃로 냉각하고, 상기 교반 용액에 디이소부틸알루미늄 히드리드 (1M 헥산, 5.3
ml, 5.3 mmol)를 첨가하였다. 생성된 혼합물을 -78℃에서 3시간 동안 교반하에 방치하였다. 반응을 황산나트륨 데카히드
레이트를 이용하여 급냉시켰다. 생성된 혼합물을 63℃에서 15 분 동안 교반한 후에, 셀라이크 패드를 통해 여과하였다. 여
과액을 진공에서 농축하여 회백색 고체를 분리하였는데, 이를 헥산을 이용하여 분쇄하여 백색 고체로서 표제 화합물을 분
리하였다 (0.55g, 84%). 1H-NMR (CDCl3), d (ppm): 10.2 (s, 1H), 7.99 (m, 1H), 7.44 (m, 1H), 7.20 (m, 1H), 7.10 (d,

1H). 단계 2: 1-[5-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-이속사졸-3-일]-에탄올: 교반 막대로 장착된 50 ml 둥근 바닥 플라스
크에 5-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-이속사졸-3-카르브알데히드(0.55 g, 2.42 mmol) 및 테트라히드로퓨란 (6 ml)을
첨가하였다. 혼합물을 0℃로 냉각하고, 여기에 메틸 마그네슘 요오디드 (디에틸 에테르 중의 3M, 3.23 ml, 9.67 mmol)을
첨가하였다. 생성된 혼합물을 0℃에서 3시간 동안 교반하에 방치하였다. 반응 혼합물을 염산 (1N, 수성, 10 ml)으로 급냉
시키고, 디에틸 에테르 (3X50 ml)로 추출하였다. 합한 유기상을 물 (50 ml), 염수 (50 ml)로 세정하고, 건조하고 (황산나트
륨), 여과하고, 진공에서 농축하였다. 조 잔류물을 헥산 중의 10% 에틸 아세테이트를 이용한 실리카겔상에서 정제하여 투
명 오일로서 원하는 화합물을 분리하였다 (179 mg, 31%).

실시예 313

1-[3-(3-클로로-페닐)-이속사졸-5-일]-에탄올

3-클로로-벤조히드록시모일 클로라이드 (예를 들면, Kim, Jae Nyoung; Ryu, Eung K; J. Org. Chem. (1992), 57(24),
6649-50) (2.84 g, 14.8 mmol)를 벤젠 (50 ml)에 현탁하고, 0℃로 냉각하였다. 3-부틴-2-올 (2.10 g, 29.9 mmol) 및 트
리에틸아민 (1.89 ml, 26.7 mmol)을 첨가하였다. 혼합물을 1.5시간 동안 60℃로 가열하고, 냉각하고, 벤젠 및 1N 수성 염
산으로 희석하였다. 교반 후에, 분리된 벤젠층을 건조 증발하고, 조 생성물을 헵탄/에틸 아세테이트 = 5/1을 이용한 실리
카에 대해 속성 크로마토그래피를 통해 정제하여 진공에서 건조한 후에 표제 화합물 (0.49 g, 15%)을 수득하였다. 1H
NMR(CDCl3), δ(ppm): 1.64 (d, 3 H), 5.07 (dq, 1 H), 6.50 (s, 1 H), 7.40 (m, 2 H), 7.68 (m, 1 H), 7.79 (m, 1 H)

실시예 314

[5-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-이속사졸-3-일]-메탄올

단계 1: (5-클로로-2-플루오로-페닐에티닐)-트리메틸-실란: 교반 막대 및 환류 응축기로 장착된 250 ml 둥근 바닥 플라
스크에 4-클로로-2-브로모-1-플루오로-벤젠 (5 g, 23.9 mmol), 트리페닐포스핀 (250 mg, 0.10 mmol), (트리메틸실
릴)아세틸렌(5.2 ml, 36.5 mmol) 및 트리에틸아민 (60 ml)을 첨가하였다. 반응 혼합물을 아르곤으로 퍼지하고, 팔라듐
(II) 아세테이트 (108 mg, 0.05 mmol)를 첨가하였다. 생성된 혼합물을 아르곤하에 환류로 밤새 교반하에 방치하였다. 반
응 혼합물을에틸 아세테이트를 이용한 셀라이트 패드를 통해 여과하고, 진공에서 농축하였다. 분리된 잔류물을 실리카겔
상에 흡수하고, 헥산을 이용하여 여과하였다. 여과액을 진공에서 농축하여 갈색 오일로서 표제 화합물을 수득하였다 (5.42
g). 단계 2: 4-클로로-2-에티닐-1-플루오로-벤젠: 교반 막대로 장착된 250 ml 둥근 바닥 플라스크에 (5-클로로-2-플
루오로-페닐에티닐)-트리메틸-실란 (5.42 g, 23.9 mmol), 탄산칼륨 (16.5 g, 120 mmol) 및 메탄올 (60 ml)을 첨가하였
다. 반응 혼합물을 실온에서 1시간 동안 교반하에 방치하였다. 반응 혼합물을 헥산 (200 ml)으로 희석하고, 물 (250 ml)로
세정하였다. 수성상을 헥산 (2X100 ml)으로 추출하였다. 합한 유기상을 염수 (200 ml)로 세정하고, 건조하고(황산나트
륨), 여과하고, 진공에서 농축하여 갈색 오일로서 원하는 화합물을 분리하였다 (3.56 g). 1H-NMR (CDCl3), d (ppm):

7.47 (dd, 1H), 7.30 (m, 1H), 7.05 (t, 1H), 3.36 (s, 1H). 단계 3: 클로로-히드록시이미노-아세트산 에틸 에스테르: 교반
막대로 장착된 1 L 둥근 바닥 플라스크에 아미노-아세트산 에틸 에스테르 히드로클로라이드 (20 g, 143 mmol) 및 물 (30
ml)을 첨가하였다. 용액을 0℃로 냉각하고, 진한 염산 (11.8 ml, 143 mmol)을 첨가하고, 물 (15 ml) 중의 소듐 니트라이트
(9.89 g, 143 mmol) 용액을 적가하였다. 10 분 후에, 또 다른 당량의 각각의 진한 염산 및 물 중의 소듐 니트라이트 용액을
첨가하였다. 반응 혼합물을 0℃에서 1시간 동안 교반하에 방치하였다. 반응 혼합물을 에테르 (4X100 ml)로 추출하였다.
합한 유기상을 건조하고(황산나트륨), 여과하고, 진공에서 농축하여 레몬 황색 고체를 분리하였다. 고체를 헥산으로부터
재결정화하여 백색 고체를 분리하였다(11 g, 51%). 1H-NMR (CDCl3), d (ppm): 9.98 (bs, 1H), 4.40 (q, 2H), 1.38 (t,

3H). 단계 4: 5-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-이속사졸-3-카르복실산 에틸 에스테르: 교반 막대로 장착된 250 ml 둥근
바닥 플라스크에 4-클로로-2-에티닐-1-플루오로-벤젠 (2 g, 12.9 mmol), 클로로-히드록시이미노-아세트산 에틸 에스
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테르 (3.92 g, 25.9 mmol), 소듐 비카르보네이트 (7.07 g, 84.1 mmol) 및 톨루엔 (50 ml)을 첨가하였다. 반응 혼합물을 실
온에서 48시간 동안 교반하에 방치한 후에 진공에서 농축하였다. 잔류물을 에틸 아세테이트 (200 ml)에서 취하고, 물
(150 ml), 염수 (150 ml)로 연속적으로 세정하고, 건조하고 (황산나트륨), 여과하고, 진공에서 농축하였다. 조 잔류물을 헥
산 중의 3% 아세톤을 이용한 실리카겔 상에서 정제하여 회백색 고체로서 표제 화합물을 분리하였다(1.56 g). 1H-NMR
(CDCl3), d (ppm): 8.00 (dd, 1H), 7.43 (m, 1H), 7.18 (m, 2H), 4.51 (q, 2H), 1.47 (t, 3H). 단계 5: [5-(5-클로로-2-플

루오로-페닐)-이속사졸-3-일]-메탄올: 교반 막대 및 건조 튜브로 장착된 50 ml 둥근 바닥 플라스크에, 5-(5-클로로-2-
플루오로-페닐)-이속사졸-3-카르복실산 에틸 에스테르 (0.78 g, 2.89 mmol) 및 테트라히드로퓨란 (10 ml)을 첨가하였
다. 상기 교반 용액에, 테트라히드로퓨란 (2 ml) 중의 리튬 알루미늄 히드리드 (0.12 g, 2.89 mmol) 용액을 첨가하였다. 생
성 혼합물을 실온에서 1시간 동안 교반하에 방치하였다. 반응을 황산나트륨 데카히드레이트를 이용하여 급냉시켰다. 생성
된 혼합물을 63℃에서 15분 동안 교반한 후에, 셀라이트 패드를 통해 여과하였다. 여과액을진공에서 농축하여 황색 고체
로서 표제 화합물을 분리하였다(0.65 g, 99%). 1H-NMR (CDCl3), d (ppm): 7.73 (dd, 1H), 7.27 (m, 1H), 7.24 (t, 1H),

6.73 (d, 1H), 4.77 (s, 2H), 4.45 (bs, 1H).

실시예 315

3-[5-(3-클로로-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일]-프로피온산 히드라지드

단계 1: 3-[5-(3-클로로-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일]-프로피온산: 3-클로로-벤조산 히드라지드 (3.4 g, 20
mmol) 및 숙신산 무수물 (2. g, 20 mmol)을 실온에서 15분 동안 에틸 아세테이트 (50 ml)에서 혼합하였다. 반응 혼합물을
에테르로 희석하고, 침전물을 여과하여 5.1 g의 4-[N'-(3-클로로-벤조일)-히드라지노]-4-옥소-부티르산을 수득하였
다. 1H-NMR(CDCl3 + DMSO-d6) d(ppm): 10.01 (s, 1H), 9.53 (s, 1H), 7.68 (s, 1H), 7.55 (d, 1H), 7.21 (d, 1H),

7.12 (t, 1H) 및 2.35 (m, 4H). 상기 고체를 진한 H2SO4 과 혼합하고, 실온에서 45 분 동안 교반하고, 반응 혼합물을 조심

럽게 파쇄한 얼음에 첨가하였다(400g). 침전물을 여과하여 백색 고체로서 4.07 g (80.6 %)의 3-[5-(3-클로로-페닐)-
[1,3,4]옥사디아졸-2-일]-프로피온산을 수득하였다. 1H-NMR(DMSO-d6) d(ppm): 12.4 (w, 1H), 7.96 (s, 1H), 7.91
(d, 1H), 7.71 (d, 1H), 7.63 (t, 1H), 3.15 (t, 2H) 및 2.82 (t, 2H). 단계 2: 3-[5-(3-클로로-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸-
2-일]-프로피온산 히드라지드: 3-[5-(3-클로로-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일]-프로피온산 (2.52 g, 10 mmol)을 실
온에서 밤새 DMF (25 ml) 중의 요오도메탄 (5.68 g, 40 mmol) 및 K2CO3 (5.52 g, 40 mmol)와 혼합하였다. 반응 혼합물

을 에틸 아세테이트로 희석하고, 물로 3 회 세정하고, MgSO4 로 건조하고, 농축하여 2.57 g의 3-[5-(3-클로로-페닐)-

[1,3,4]옥사디아졸-2-일]-프로피온산 메틸 에스테르를 수득하였다. 메틸 에스테르 (2.54 g, 9.52 mmol)를 메탄올 (10
ml) 중의 98% 히드라진 히드레이트 (4.76 g, 95.2 mmol)과 1시간 동안 혼합하였다. 반응 혼합물을 농축하고, 물로 희석하
고, 여과하여 백색 고체로서 2.17 g (81.4 %)의 3-[5-(3-클로로-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일]-프로피온산 히드라
지드를 수득하였다. 1H-NMR(CDCl3 + DMSO-d6) d(ppm): 8.75 (w, 1H), 7.91 (s, 1H), 7.82 (d, 1H), 7.42 (m, 2H),

3.45 (w, 2H), 3.19 (t, 2H) 및 2.68 (t, 2H).

실시예 316

3-[5-(3-클로로-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일]-부티르산 히드라지드

단계 1: 2-{1-[5-(3-클로로-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일]-에틸}-말론산 디메틸 에스테르: 2-(1-클로로-에틸)-
5-(3-클로로-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸 (331 mg, 1.36 mmol)을 70℃에서 밤새 아세토니트릴 (3 ml) 중의 디메틸 말로
네이트 (360 mg, 2/76 mmol) 및 DBU (207 mg, 1.36 mmol)와 혼합하였다. 반응 혼합물을 디클로로메탄으로 희석하고,
물로 세정하였다. 유기층을 건조하고 농축하였다. 잔류물을 헥산 중의 5~20 % 에틸 아세테이트로 정제하여 백색 고체로
서 357 mg (74.3 %) 2-{1-[5-(3-클로로-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일]-에틸}-말론산 디메틸 에스테르를 수득하였
다. 1H-NMR(CDCl3) d(ppm): 8.03 (s, 1H), 7.95 (d, 1H), 7.53 (d, 1H), 7.47 (t, 1H), 4.06 (d, 1H), 3.95 (m, 1H),

3.84 (s, 3H), 3.74 (s, 3H) 및 1.51 (d, 3H). 단계 2: 3-[5-(3-클로로-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일]-부티르산 메틸
에스테르: 2-{1-[5-(3-클로로-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일]-에틸}-말론산 디메틸 에스테르 (352.8 mg, 1.0
mmol)를 염화나트륨 (76.3 mg, 1.3 mmol) 및 DMSO (1.5 ml) 중의 물 한 방울과 175℃에서 1시간 동안 혼합하였다. 반
응 혼합물을 물로 희석하고, 디클로로메탄으로 추출하였다. 유기층을 물로 세정하고, 농축하였다. 잔류물을 헥산 중의
10~20 % 에틸 아세테이트를 이용한 칼럼 크로마토그래피로 정제하여 투명 오일로서 215 mg (76.8 %)3-[5-(3-클로로-
페닐)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일]-부티르산 메틸 에스테르를 수득하였다. 1H-NMR(CDCl3) d(ppm): 8.03 (s, 1H), 7.94

(d, 1H), 7.53 (d, 1H), 7.45 (t, 1H), 3.73 (s, 3H), 3.67 (m, 1H), 3.05 (dd, 1H), 2.73 (dd, 1H) 및 1.50 (d, 3H). 단계 3:
3-[5-(3-클로로-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일]-부티르산 히드라지드: 3-[5-(3-클로로-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸-
2-일]-부티르산 히드라지드 (146 mg, %)를 실온에서 2.5시간 동안 메탄올 (3 ml) 중의 히드라진 히드레이트 (0.74 ml)
와 반응한 3-[5-(3-클로로-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일]-부티르산 메틸 에스테르 (215 mg, 0.766 mmol)로부터 수
득하였다. 1H-NMR(CDCl3) d(ppm): 8.03 (s, 1H), 7.94 (d, 1H), 7.53 (d, 1H), 7.46 (t, 1H), 7.23 (w, 1H), 3.93 (w,

2H), 3.71 (m, 1H), 2.90 (dd, 1H), 2.57 (dd, 1H) 및 1.50 (d, 3H).

실시예 317

3-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-프로피온이미드산 에틸 에스테르 히드로클로라이드

단계 1: 3-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-프로피온아미드: 3-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아
졸-5-일]-프로피온산 (1.6 g, 6.33 mmol)을 실온에서 밤새 SOCl2 (10 ml)과 반응하였다. 반응 혼합물을 진공으로 농축

하였다. 잔류물을 THF (20 ml)과 혼합하고, 0℃에서 28 % NH3.H2O (5 ml)로 급냉시켰다. 2시간 동안 교반 후에, 반응 혼

합물을 디클로로메탄으로 희석하고, 물 및 염수로 세정하였다. 유기층을 건조하고, 농축하고, 헥산으로 분쇄하여 1.21 g
(76 %)의 3-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-프로피온아미드를 수득하였다. 1H-NMR(CDCl3) d(ppm):

8.07 (s, 1H), 7.96 (d, 1H), 7.45 (m, 2H), 5.60 (dw, 2H), 3.32 (t, 2H) 및 2.87 (t, 2H). 단계 2: 3-[3-(3-클로로-페
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닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-프로피오니트릴: 3-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-프로피온아미드
(1.2 g, 4.77 mmol)를 실온에서 2시간 동안 디클로로메탄 (25 ml) 중의 피리딘 (0.829 g, 10.5 mmol) 및 트리플루오로아
세트산 무수물 (1.2 g, 5.72 mmol)과 혼합하였다. 반응 혼합물을 디클로로메탄으로 희석하고, 물 및 염수로 세정하였다.
유기층을 건조하여 담갈색 오일로서 1.1 g (98%)의 3-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-프로피오니트릴
을 수득하였다. 1H-NMR(CDCl3) d(ppm): 8.09 (s, 1H), 7.98 (d, 1H), 7.45 (m, 2H), 5.60 (dw, 2H), 3.35 (t, 2H) 및

3.01 (t, 2H). 단계 3: 3-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-프로피온이미드산 에틸 에스테르 히드로클로
라이드: 3-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-프로피오니트릴 (1.1 g, 4.71 mmol)을 밤새 에탄올 (8 ml)
중의 24 % HCl과 혼합하였다. 침전물을 여과하고, 에테르로 세정하여 백색 고체로서 0.99 g (66 %)의 3-[3-(3-클로로-
페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-프로피온이미드산 에틸 에스테르 히드로클로라이드를 수득하였다. 1H-NMR(DMSO-
d6) d(ppm): 11.70 (w, 2H), 7.78 (m, 2H), 7.64 (m, 2H), 4.41 (q, 2H), 3.45 (t, 2H), 3.22 (t, 2H) 및 1.28 (t, 3H).

실시예 318

3-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-프로피온산 히드라지드

단계 1: 3-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-프로피온산: 3-클로로-N-히드록시-벤즈아미딘 4.52 g,
26.5 mmol)을 150℃에서 1시간 동안 DMF (5 ml) 중의 숙신산 무수물 (2.65 mg, 26.5 mmol)과 함께 가열하였다. 반응
혼합물을 냉각하고, 에틸 아세테이트로 희석하였다. 유기 용액을 물 및 염수로 세정하고, 진공으로 농축하였다. 잔류물을
헥산 중의 20 % 에틸 아세테이트로 분쇄하여 백색 고체로서 4.0 g (60 %)의 3-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸
-5-일]-프로피온산을 수득하였다. 1H-NMR(CDCl3) d(ppm): 8.08 (s, 1H), 7.96 (d, 1H), 7.49 (d, 1H), 7.42 (t, 1H),

3.28 (t, 2H) 및 3.04 (t, 2H). 단계 2: 3-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-프로피온산 히드라지드: 상기
산을 DMF (5 ml) 중의 요오도에탄 (1.6g, 10.5 mmol) 및 K2CO3 (1.46 10.5 mmol)와 5분 동안 반응하여 3-[3-(3-클로

로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-프로피온산 에틸 에스테르를 형성하였다. 에틸 에스테르를 80℃에서 2시간 동안 에
탄올 (5 ml) 중의 37% 히드라진 (2ml)으로 처리하여 회백색 고체로서 595 mg (3단계에 65%)의 3-[3-(3-클로로-페
닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-프로피온산 히드라지드를 수득하였다. 1H-NMR(CDCl3) d(ppm): 8.07 (s, 1H), 7.96 (d,

1H), 7.49 (d, 1H), 7.43 (t, 1H), 7.00 (w, 1H), 3.95 (w, 2H), 3.34 (t, 2H) 및 2.79 (t, 2H).

실시예 319

[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-아세트산 히드라지드

단계 1: (N-히드록시카르밤이미도일)-아세트산 에틸 에스테르: 시아노-아세트산 에틸 에스테르 (9.9 g, 0.1 mol)의 에탄
올 용액 (40 ml)에, 물 (40 ml) 및 5 M 히드록실아민 히드로클로라이드 (20 ml) 중의 수산화나트륨 (4 g, 0.1 mol)의 혼합
물 용액을 첨가하고, 반응 혼합물을 50℃에서 밤새 교반하였다. 농축 후에, 반응 혼합물을 물로 희석하고, 에틸 아세테이트
로 추출하였다. 유기층을 건조하고, 다시 농축하였다. 잔류물을 헥산 중의 30~70 % 에틸 아세테이트를 이용한 칼럼 크로
마토그래피로 정제하여 백색 고체로서 3.32 g (22.7 %)의 (N-히드록시카르밤이미도일)-아세트산 에틸 에스테르를 수득
하였다. 1H-NMR(CDCl3) d(ppm): 5.04 (ws, 2H), 4.20 (q, 2H), 3.19 (s, 2H) 및 1.30 (t, 3H). 단계 2: [5-(3-클로로-

페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-아세트산 에틸 에스테르: (N-히드록시카르밤이미도일)-아세트산 에틸 에스테르 (1.46
g, 10 mmol) 및 트리에틸아민의 디클로로메탄 용액 (10 ml)에, 3-클로로벤조일클로라이드 (1.75 g, 10 mmol)를 5℃에서
천천히 첨가하고, 반응 혼합물을10분 동안 교반하였다. DMF (8 ml)를 첨가하고, 반응 혼합물을135℃에서 2시간 동안 가
열하였다. 표준 워크업, 생성물을 디클로로메탄을 이용하여 칼럼을 통과시켜 담황색 오일로서 1.2 g (45 %) 의 [5-(3-클
로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-아세트산 에틸 에스테르를 수득하였다. 1H-NMR(CDCl3) d(ppm): 8.168 (s,

1H), 8.04 (d, 1H), 7.59 (d, 1H), 7.49 (t, 1H), 4.26 (q, 2H), 3.91 (s, 2H) 및 1.31 (t, 3H). 단계 3: [5-(3-클로로-페
닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-아세트산 히드라지드: 5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-아세트산 에틸 에
스테르 (0.64 g, 2.4 mmol)를 80℃에서 4시간 동안 에탄올 (10 ml) 중의 37 % 히드라진 (1.6 ml)과 혼합하였다. 반응 혼
합물을 농축하고, 물로 희석하였다. 침전물을 여과하고, 물로 세정하여 0.51 g (83.3 %)의 [5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]
옥사디아졸-3-일]-아세트산 히드라지드를 수득하였다.

실시예 320

(R)-3-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-부티르산 히드라지드

단계 1: (R)-3-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-부티르산 메틸 에스테르: THF (30 ml) 중의 (R)-2-메
틸숙신산 4-메틸 에스테르 (2.2 g, 15 mmol) 및 트리에틸아민 (4.54 g, 45 mmol) 용액에, 이소부틸클로로포르메이트
(2.16 g, 15.8 mmol)를 0℃에서 적가하였다. 30분 동안 교반 후에, 3-클로로-N-히드록시-벤즈아미딘 (2.56 g, 15
mmol)을 첨가하였다. 반응 혼합물을 실온에서 추가로 30분 동안 교반하고, 45분 동안 DMF를 이용하여 135℃로 가열하
였다. 반응 혼합물을 에틸 아세테이트로 희석하고, 물 및 염수로 세정하였다. 유기층을 건조하고 농축하여 담황색 오일로
서 4.0 g (95 %)의 (R)-3-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-부티르산 메틸 에스테르를 수득하였다. 단계
2: (R)-3-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-부티르산 히드라지드: (R)-3-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]
옥사디아졸-5-일]-부티르산 히드라지드 (430 mg, 77%)를 65℃에서 1시간 동안 메탄올 (2 mL) 중의 히드라진 히드레이
트 (2mL) 와 반응한 (R)-3-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-부티르산 메틸 에스테르 (461.4 mg, 2.0
mmol)로부터 수득하였다. 1H-NMR(CDCl3) d (ppm): 8.07 (s, 1H), 7.96 (d, 1H), 7.46 (m, 2H), 6.98 (w, 1H), 3.93

(w, 2H), 3.78 (m, 1H), 2.86 (dd, 1H), 2.55 (dd, 1H) 및 1.59 (d, 3H).

하기 화합물을 실시예 320 와 유사하게 제조하였다:
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실시예 322

3-[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸]-피페리딘-2-온

1.33 ml (3.32 mmol) n-BuLi (헥산 중에2.5 M)을 0℃에서 5.3 ml THF 중의 157 mg (1.58 mmol) d-발레로락톤 용액에
적가하였다. 0℃에서 2시간 동안 교반 후에, 400 mg (1.58 mmol) 3-클로로메틸-5-[3-클로로-페닐]-[1,2,4]옥사디아
졸을 조금씩 첨가하고, 교반을 3시간 동안 계속하였다. NH4Cl(sat)을 첨가하여 반응을 급냉시키고, 혼합물을 CH2Cl2로 2

회 추출하였다. 합한 유기상을 건조하고 농축하였다. 속성크로마토그래피 (SiO2, 헵탄/EtOAc 1:8)로 황백색 고체의 113

mg (25%)을 수득하였다. 1H NMR (CDCl3):d ppm 1.80 (m, 1 H) 1.89 (m, 1 H) 2.00 (m, 1 H) 2.91 (m, 1 H) 2.98 (m,

1 H) 3.35 (m, 1 H) 3.52 (m, 1 H) 5.83 (s, 1 H) 7.46 (t, 1 H) 7.55 (d, J=8.08 Hz, 1 H) 8.00 (d, 1 H) 8.11 (s, 1 H).

하기 화합물을 실시예 322 와 유사하게 제조하였다:

실시예 324

3-클로로메틸-5-(5-클로로-티오펜-3-일)-[1,2,4]옥사디아졸 및 1-[5-(5-클로로-티오펜-3-일)-[1,2,4]옥사디아졸
-3-일메톡시]-1H-벤조트리아졸

DMF (20 ml) 중의 2-클로로-N-히드록시-아세트아미딘 (781 mg, 7.2 mmol), 5-클로로-티오펜-3-카르복실산 (1.4
g), HBTU (3.55 g) 및 DIPEA (1.3 g) 용액을 주위 온도에서 1시간 동안 교반한 후, 120℃에서 4시간 동안 아르곤하에 가
열하였다. 진공에서 용매의 제거에 이어, n-헵탄 중의 0-20% EtOAc을 이용한 수득된 잔류물의 실리카겔 크로마토그래피
로 38.5 mg의 더 빨리 용출하는 3-클로로메틸-5-(5-클로로-티오펜-3-일)-[1,2,4]옥사디아졸을 시럽으로서 수득하고,
65 mg의 더 늦게 용출하는 1-[5-(5-클로로-티오펜-3-일)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메톡시]-1H-벤조트리아졸를 백색
고체로서 수득하였다. 3-클로로메틸-5-(5-클로로-티오펜-3-일)-[1,2,4]옥사디아졸: 1H NMR (CDCl3) d (ppm): 8.01

(d, 1H), 7.50 (d, 1H), 4.63 (s, 2H). 1-[5-(5-클로로-티오펜-3-일)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메톡시]-1H-벤조트리
아졸: 1H NMR (CDCl3) d (ppm): 7.97 (m, 2H), 7.52 (dt, 1H), 7.44 (m, 2H), 7.34 (m, 1H), 5.70 (s, 2H).

실시예 325

(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐)-아세토니트릴

4-메틸-5-티오펜-3-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올 (197 mg, 1.0 mmol), 클로로아세토nitile (95 ml, 1.5 mmol), 탄
산나트륨(424 mg, 4 mmol) 및 포타슘 요오디드 (332mg, 2.0 mmol)를 100℃에서 3시간 동안 교반하고, 2시간 후에 클로
로아세토니트릴 (60ml, 0.5 mmol)을 부가적으로 첨가하였다. 반응을 냉각하고, 에틸 아세테이트로 희석하고, 물로 세정하
였다. 유기 용액을 건조하고, 여과하고 증발하였다. 실리카겔 크로마토그래피 (디클로로메탄:메탄올 19:1)로 원하는 화합
물 150mg을 수득하였다.

실시예 326

2-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐)-프로피온산

(R)-2-클로로-프로피온산 (500 mg, 4.6 mmol), 4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올 (1.09 g, 5.58
mmol) 및 탄산칼륨 (1.94 g, 14.03 mmol)을 실온에서 아세토니트릴 (15 ml)에 용해하였다. 반응을 2.5시간 동안 진행하
고, 에틸 아세테이트 (350 ml) 및 물 사이에 3 회 분배하고, 1 M HCl, 포화 염수로 세정하고, 무수 황산나트륨으로 건조하
고, 여과하고, 진공에서 농축하였다. 반응은 이 단계에서 완성되지 않고, 조 생성물을 밤새 DMF (10 ml)에서 교반하였다.
추출을 반복하고, 정제를 300 ml 에틸 아세테이트, 에틸 아세테이트 중의 100 ml 1%, 및 100 ml 3% 포름산을 이용하여
실리카겔 상에서 SPE (고상 추출) 크로마토그래피로 수행하여 표제 화합물을 수득하였다 (150.7 mg, 12%). 1H-NMR
(CDCl3), d (ppm): 7.52 (dd, 2H), 7.19 (m, 1H), 4.21 (q, 1H), 3.78 (s, 3H), 1.64 (d, 3H).

하기 화합물을 실시예 326 와 유사하게 제조하였다:

공개특허 10-2005-0033070

- 96 -



실시예 328

3-(3-클로로-페닐)-5-(4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸

표제 화합물 (2.08 g, 81.5 %)을 실온에서 밤새 DMF (19 ml) 중의 4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올 (1.0 g, 8.71
mmol) 및 K2CO3 (4.58 g, 33.2 mmol)와 반응한 5-클로로메틸-3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸 (1.9 g, 8.29

mmol)로부터 수득하였다. 1H-NMR(CDCl3) d (ppm): 8.21 (s, 1H), 8.05 (s, 1H), 7.94 (d, 1H), 7.49(d, 1H), 7.43 (t,

1H), 4.69 (s, 2H) 및 3.64(s, 3H).

실시예 329

{3-[3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일-페닐]-카르밤산
tert-부틸 에스테르

표제 화합물을 아세토니트릴 (2.5 ml) 중의 4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-티올 (53 mg, 0.27 mmol),
3-(3-클로로메틸-[1,2,4]옥사디아졸-5-일)-페닐]-카르밤산 tert-부틸 에스테르 (75 mg, 0.24 mmol), 및 탄산칼륨
(101 mg, 0.73 mmol)으로부터 제조하였다. 생성물을 헥산 중의 65% 에틸 아세테이트를 이용한 SPE (속성) 크로마토그
래피로 정제하였다(88.0mg, 79%, 백색 고체) . 1H NMR (CDCl3) d (ppm): 8.06 (s, 1H), 7.73 (d, 1H), 7.66 (d, 1H),

7.51 (t, 2H), 7.42 (t, 1H), 7.18 (m, 1H), 6.68 (s, 1H), 4.51 (s, 2H), 3.73 (s, 3H), 1.53 (s, 9H).

하기 화합물을 실시예 41과 유사하게 제조하였다:
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실시예 699
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{3-[3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-페닐}-메탄올

[3-(3-클로로메틸-[1,2,4]옥사디아졸-5-일)-페닐]-메탄올(32mg, 0.14 mmol), 4-메틸-5-티오펜-3-일-4H-
[1,2,4]트리아졸-3-티올 (41 mg, 0.21 mmol) 및 탄산칼륨 (29 mg, 0.21 mmol)을 무수 아세토니트릴에 용해하고, 질소
대기하에 1시간 동안 환류하였다. 용매를 진공하에 제거하고, 잔류물을 NaHCO3 (수성)에 용해하고, 디클로로메탄('3)으
로 추출하였다. 유기상을 건조하고 (MgSO4), 여과하고, 농축하였다. 표제 화합물을 디클로로메탄 중의 3% 메탄올을 이용
한 속성 크로마토그래피에 의해 무색 오일 (43 mg, 80%)로서 분리하였다. 1H NMR (CDCl3), δ(ppm): 8.07 (s, 1H),
7.98 (d, 1H), 7.60 (d, 1H), 7.52-7.45 (m, 3H), 7.16 (dd, 1H), 5.29 (s, 2H), 4.75 (s, 2H), 4.50 (s, 2H), 3.71 (s, 1H).

하기 화합물을 실시예 699와 유사하게 제조하였다:

실시예 704

3-(2,5-디플루오로-페닐)-5-(4-에틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸

5-클로로메틸-3-(2,5-디플루오로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸 (23 mg, 0.10 mmol) 및 4-에틸-5-티오펜-2-일-2,4-디
히드로-[1,2,4]트리아졸-3-티온 (23 mg, 0.11 mmol)을 무수 DMF (1 ml)에 용해하고, 탄산칼륨 (21 mg, 0.15 mmol)을
첨가하였다. 22시간 동안 교반 후에, 에틸 아세테이트를 첨가하고, 생성된 혼합물을 물로 2회 세정하고, 염수로 1회 세정
하고, MgSO4로 건조하고, 증발하였다. 헵탄:에틸 아세테이트 1:1 을 이용한 속성 크로마토그래피로 표제 화합물 (20 mg,
50%)을 수득하였다. 1H NMR (CDCl3) d (ppm): 7.64 (m, 1H), 7.45 (d, 1H), 7.39 (d, 1H), 7.10 (m, 3H), 4.70 (s, 2H),
4.08 (q, 2H), 1.32 (t, 3H).

하기 화합물을 실시예 704 와 유사하게 제조하였다:
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실시예 731

5-(3-클로로-페닐)-3-(5-퓨란-2-일-4-이소부틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸

표제 화합물을 [Graybill et al. Tetrahedron lett. 2002 43, 5305-5309]에 기재된 방법에 따라, 염기로서 P-BEMP
(136 mg, 0.30 mmol)를 이용하여 퓨란-2-카르복실산 히드라지드 (55.2 mg, 0.44 mmol), 1-이소티오시아나토-2-메틸
-프로판 (47ml, 0.38 mmol) 및 3-클로로메틸-5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸 (45.0 mg, 0.20 mmol)로부터 합
성하였다. 속성 크로마토그래피 (헵탄 중의 33-66% EtOAc)로 오일로서 생성물을 수득하였다 (12.7 mg, 15.6%).1H
NMR (CDCl3) d (ppm): 8.08 (s, 1 H), 7.97 (d, 1H), 7.55 (d, 2H), 7.45 (t, 1H), 7.10 (d, 1H), 6.56 (d, 1H), 4.62 (s,

2H), 4.01 (d, 2H), 2.03 (m, 1H), 0.86 (d, 6H).
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일반적: 티오펜-2-카르보히드라지드 (1.5 당량) 및 이소티오시아네이트 (1.3 당량)을 DMF (1 ml)에 용해하였다. 폴리스
티렌 상의 2-tert-부틸이미노-2-디에틸아미노-1,3-디메틸-퍼히드로-1,3,2-디아자포스포린(1 당량)을 첨가하고, 반응
물을 주위 온도에서 1시간 동안 Bohdan 미니블록에서 교반하고, 45℃에서 추가로 1시간 동안 교반하였다. 수지를 디옥
산:물 1:1로 수회 세정하였다. 고리 폐쇄를 미니블록 상에서 디옥산:물 1:1 에서 85℃에서 48시간 동안 수행하였다. 수지
를 아세토니트릴 (2X2ml)로 세정하였다. 3-(클로로메틸)-5-(3-클로로페닐)-1,2,4-옥사디아졸을 반응물에 첨가하고, 2
시간 동안 50℃에서 아세토니트릴 중에 교반하였다. 생성물을 여과하고, 15분에 걸쳐 MS 향한 프렙-HPLC, 구배 0-
100% 아세토니트릴에서 정제하였다.

하기 화합물을 실시예 731 와 유사하게 제조하였다:

실시예 740
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5-(3-클로로-페닐)-3-(4-에틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일옥시메틸)-[1,2,4]옥사디아졸

[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-메탄올 (28.0 mg, 0.13 mmol), 4-에틸-3-메탄설포닐-5-티오펜-2-
일-4H-[1,2,4]트리아졸 (35.2 mg, 0.13 mmol) 및 세슘 카르보네이트 (130 mg)를 디메틸포름아미드에 용해하고, 아르
곤하에 주위 온도에서 46시간 동안 교반하였다. 건조 증발 후에, 조 생성물을 12 g 실리카, 헵탄/에틸 아세테이트 4/1 내지
2/1에서 크로마토그래피하였다. 적당한 분획의 수합으로 건조 증발 및 진공에서 건조후에 표제 화합물 (17.0 mg, 33%)을
수득하였다. 1H NMR (CDCl3), δ(ppm): 8.13 (m, 1H), 8.02 (m, 1H), 7.58 (m, 1H), 7.47 (m, 2H), 7.40 (dd, 1H), 7.14

(dd, 1H), 5.74 (s, 2H), 4.04 (q, 2H), 1.38 (t, 3H).

하기 화합물을 실시예 740 와 유사하게 제조하였다:

소듐 히드리드를 염기로서 사용하고, 반응을 80oC에서 가열한 것을 제외하고는, 하기 화합물을 실시예 740과 유사하게 제
조하였다:
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실시예 747

5-(2-메톡시-페닐)-3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸

HBTU (171 mg, 0.45 mmol) 및 HOBT (8 mg, 0.06 mmol)를 DMF (3 ml) 중의 2-메톡시 벤조산 (68 mg, 0.45 mmol)
및 DIPEA (192 ml , 1.11 mmol) 용액에 첨가하였다. 10분 후에, N-히드록시-2-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]
트리아졸-3-일설파닐)-아세트아미딘 (100 mg, 0.37 mmol)을 첨가하였다. 반응 혼합물을실온에서 7시간 동안 교반하고,
110℃에서 밤새 교반하였다. 냉각 후에, 반응 혼합물을 물로 희석하고, CH2Cl2로 추출하였다. 유기상을 건조하고 농축하

였다. 속성 크로마토그래피 (헵탄/EtOAc 1:2)로 1.9 mg (11%)의 원하는 생성물을 수득하였다.

1H NMR (CDCl3), d (ppm): 7.99 (m, 1H), 7.53 (m, 1H), 7.50 (m, 1H), 7.47 (m, 1H), 7.16 (m, 1H), 7.04 (m, 2H),

4.52 (s, 2H), 3.94 (s, 3H), 3.71 (s, 3H).

하기 화합물을 실시예 747 와 유사하게 제조하였다:
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실시예 757

3-(3-클로로-페닐)-5-[1-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐)-에틸]-[1,2,4]옥사디아졸

DMF를 실온에서 2-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐)-프로피온산 (50 mg, 0.186 mmol),
1-(3-디메틸아미노프로필)-3-에틸카르보디이미드 히드로클로라이드 (EDCI) (35.7 mg, 0.186 mmol), 1-히드록시벤조
트리아졸 히드레이트 (HOBT) (28.5 mg, 0.186 mmol) 및 3-클로로-N-히드록시-벤즈아미딘 (29.3 mg, 0.172 mmol)의
혼합물에 첨가혹, 밤새 교반하였다. 반응 혼합물을 에틸 아세테이트 (75 ml)로 희석하고, 물로 3 회 세정하고, 1.0 M HCl
(30 ml), 포화 NaHCO3 (30 ml) 및 포화 염수 (30 ml)로 1회 세정하고, 무수 황산나트륨으로 건조하고, 여과하고, 진공에

서 농축하였다. DMF (1 ml)를 잔류물에 첨가하고, 생성 용액을 135℃에서 3시간 동안 가열하여 옥사디아졸로의 고리화를
수행하였다. 냉각 후에, 반응 혼합물을 에틸 아세테이트 (75 ml)로 희석하고, 물로 3 회 세정하고, 1.0 M HCl (30 ml), 포
화 NaHCO3 (30 ml) 및 포화 염수 (30 ml)로 1회 세정하고, 무수 황산나트륨으로 건조하고, 여과하고, 진공에서 농축하였

다. 표제 화합물 (46.5 mg, 66.9%)을 헥산 중의 50 ml 40%, 150 ml 50% 에틸 아세테이트를 이용한 실리카겔 상에서
SPE 크로마토그래피로 정제하였다. 1H NMR (CDCl3), δ(ppm): 8.03 (s, 1H), 7.92 (m, 1H), 7.47 (m, 4H), 7.18 (dd,

1H), 4.99 (q, 1H), 3.64 (s, 3H), 1.97 (d, 3H).

하기 화합물을 실시예 757 와 유사하게 제조하였다:

하기 화합물을 실시예 40과 유사하게 제조하였다:
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실시예 776

3-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-2,2-디메틸-프로피온산 히드라지드

3,3-디메틸-디히드로-퓨란-2,5-디온(6.4g)을 50℃에서 에탄올 (150 mL) 중에 밤새 가열하였다. 용매를 진공하에 제거
하고, 잔류물을 헥산으로 분쇄하여 추가의 정제 없이 사용된 2,2-디메틸-숙신산 4-에틸 에스테르 (4.66g)를 수득하였다.
t-부탄올 (7.5 mL)을 황산마그네슘 (7.5 g) 및 진한 황산 (0.85 mL)을 포함하는 디클로로메탄 (62 mL) 중의 2,2-디메틸-
숙신산 4-에틸 에스테르 (2.74g, 15.7mmol)의 혼합물에 첨가하고, 혼합물을 실온에서 밤새 교반하였다. 포화 소듐 비카
르보네이트 용액을 첨가하고, 생성물을 디클로로메탄으로 추출하고, 염수 용액으로 세정하고, 건조하고 농축하여 무색 오
일로서 디에스테르를 수득하였다(1.89 g). 에틸 에스테르를 실온에서 2시간 동안 에탄올 (50 mL) 및 물 (25 mL)의 혼합물
중의 수산화칼륨 (2.75g)으로 조 시료를 처리함으로써 가수분해하였다. 반응을 1N HCl (수성) 로 산성화하고, 에테르로
추출하고, 건조하고 농축하여 2,2-디메틸-숙신산 1-tert-부틸 에스테르 (1.4g)를 수득하였다. 상기 산을 실시예 320 (단
계 1)의 조건하에 처리하여 3-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-2,2-디메틸-프로피온산 tert-부틸 에스
테르 (1.9g)를 수득하였다. 상기 t-Bu 에스테르를 50oC에서 20분 동안 포름산 (19 mL) 를 이용하여 탈보호하였다. 조 생
성물을 농축하고, 에테르 및 헥산의 혼합물로 분쇄하여 3-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-2,2-디메틸-
프로피온산 (1.12g)을 수득하였다. THF (9 ml) 중의 3-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-2,2-디메틸-
프로피온산 (561 mg, 2 mmol) 및 트리에틸아민 (1.1 mL, 8 mmol) 용액에, 이소부틸 클로로포르메이트 (0.31 mL, 2.4
mmol)를 -78℃에서 적가하였다. 1시간 동안 교반 후에, 히드라진 히드레이트 (1 mL, 11 mmol) 를 첨가하였다. 반응 혼합
물을 실온에서 1시간 동안 교반하고, 농축하였다. 소량의 얼음을 첨가하여 임의의 과량 시약을 급냉시키고, 생성물을 침전
시키고, 이를 여과로 수합하여 482 mg의 표제 화합물을 수득하였다.

하기 화합물을 실시예 320 와 유사하게 제조하였다:
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실시예 778

3-(3-클로로-페닐)-5-[2-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-에틸]-[1,2,4]옥사디아졸

단계 1: 3-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-프로피온산 (에톡시-티오펜-2-일-메틸렌)-히드라지드: 3-
[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-프로피온산 히드라지드 (266.69 mg, 1 mmol)를 에탄올 (6 ml) 중의 티
오펜-2-카르복스이미드산 에틸 에스테르 (191.6 mg, 1mmol)와 혼합하고, 실온에서 밤새 교반하였다. 반응을 물로 급냉
시키고, 에틸 아세테이트로 추출하고, 건조하고 진공에서 농축하였다. 조 생성물을 헥산으로 분쇄하여 백색 고체로서 3-
[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-프로피온산 (에톡시-티오펜-2-일-메틸렌)-히드라지드를 수득하였다
(305 mg, 75%). 1H-NMR(CDCl3) d(ppm): 8.99 (ws, 1H), 8.09 (s, 1H), 7.98 (d, 1H), 7.41(m, 4H), 7.08 (dd, 1H),

4.27 (q, 2H), 3.34 (m, 4H) 및 1.41 (t, 3H). 단계 2: 3-(3-클로로-페닐)-5-[2-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]
트리아졸-3-일)-에틸]-[1,2,4]옥사디아졸: 3-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-프로피온산 (에톡시-
티오펜-2-일-메틸렌)-히드라지드 (81 mg, 0.2 mmol)를 70~80℃에서 밤새 에탄올 (2 ml) 중의 2M 메틸아민 (THF 중
의 0.3 ml)과 혼합하였다. 반응 혼합물을 실리카겔로 농축하고, 에틸 아세테이트 중의 0.5~2.0% 메탄올을 이용한 칼럼 크
로마토그래피로 정제하여 54 mg (72.5 %)의 3-(3-클로로-페닐)-5-[2-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸
-3-일)-에틸]-[1,2,4]옥사디아졸을 수득하였다. 1H-NMR(CDCl3) d (ppm): 8.08 (s, 1H), 7.97 (d, 1H), 7.41 (m, 4H),

7.20 (dd, 1H), 3.80 (s, 3H), 3.68 (dd, 2H), 3.38 (dd, 2H).

하기 화합물을 실시예 778 와 유사하게 제조하였다:
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실시예 784

4-(5-{2-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-에틸}-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-피리딘

단계 1: 이소니코틴산 {4-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-1-에톡시-부틸리덴}-히드라지드: 3-[3-
(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-프로피온이미드산 에틸 에스테르 히드로클로라이드 (473.3, 1.5 mmol)를
60℃에서 1시간 동안 에탄올 (8 ml) 중의 이소니코틴산 히드라지드 (205.7 mg, 1.5 mmol)와 혼합하고, 실온에서 2시간
동안 혼합하였다. 반응 혼합물을 디클로로메탄으로 희석하고, 물로 세정하였다. 유기층을 건조하고, 진공으로 농축하고,
잔류물을 에테르로 분쇄하여 백색 고체로서 490 mg (78.9 %)의 이소니코틴산 {4-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디
아졸-5-일]-1-에톡시-부틸리덴}-히드라지드를 수득하였다. 단계 2: 백색 고체로서 4-(5-{2-[3-(3-클로로-페닐)-
[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-에틸}-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-피리딘 (47.1 mg, 82 %)을 60℃에서 밤새 에탄
올 (1 ml) 중의 2M 메틸아민 (0.45 ml, 0.9 mmol)과 반응한 이소니코틴산 {4-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-
5-일]-1-에톡시-부틸리덴}-히드라지드 (60 mg, 0.15 mmol)로부터 수득하였다. 1H-NMR(CDCl3) d(ppm): 8.77 (d,

2H), 8.02 (s, 1H), 7.91 (d, 1H), 7.58(d, 2H), 7.42 (m, 2H), 3.76 (s, 3H), 3.66 (t, 2H) 및 3.38 (t, 2H).

하기 화합물을 실시예 784 와 유사하게 제조하였다:
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실시예 787

4-(5-{2-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-프로필}-4-시클로프로필-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-피
리딘

단계 1: N-시클로프로필-이소니코틴아미드: 이소니코틴산 에틸 에스테르 (3.0 g, 20 mmol)를 봉합된 바이얼에서 120℃
에서 40시간 동안 시클로프로필아민 (2 ml)과 혼합하였다. 반응 혼합물을 에테르로 분쇄하여 회백색 고체로서 1.62 g
(50 %)의 N-시클로프로필-이소니코틴아미드를 수득하였다. 1H-NMR(CDCl3) d (ppm): 8.73 (d, 2H), 7.60 (d, 2H) 및

6.55 (w, 1H), 2.92 (m, 1H), 0.90 (m, 2H) 및 0.66 (m, 2H). 단계 2: N-시클로프로필-이소니코틴이미도일 클로라이드
히드로클로라이드: N-시클로프로필-이소니코틴아미드 (1.62 g, 10 mmol)를 SOCl2 (12 g, 100 mol)와 80℃에서 밤새
반응하였다. 반응 혼합물을 농축하고, 디클로로메탄으로 분쇄하여 황색 고체로서 1.3 g (64%)의 N-시클로프로필-이소니
코틴이미도일 클로라이드 히드로클로라이드를 수득하였다. 단계 3: 4-(5-{2-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-
5-일]-프로필}-4-시클로프로필-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-피리딘: (R)-3-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아
졸-5-일]-부티르산 히드라지드 (56 mg, 0.2 mmol)를 100℃에서 3시간 동안 DMF (1 ml) 중의 N-시클로프로필-이소니
코틴이미도일 클로라이드 히드로클로라이드 (40.6 mg, 0.2 mmol) 및 K2CO3 (60 mg, 0.43 mmol)와 반응하였다. 반응 혼

합물을 디클로로메탄으로 희석하고, 물로 세정하였다. 유기층을 농축하고, 에틸 아세테이트 중의 5~6 % 메탄올로 정제하
여 32 mg (39%)의 표제 화합물을 수득하였다. 1H-NMR(CDCl3) d (ppm): 8.78 (d, 2H), 8.05 (s, 1H), 7.96(d, 1H),

7.73(d, 2H), 7.45(m, 2H), 4.15 (q, 1H), 3.64 (dd, 1H), 3.31 (m, 2H), 1.68 (d, 3H), 1.25 (m, 2H) 및 0.79 (m, 2H).

하기 화합물을 실시예 787과 유사하게 제조하였다: 일부 반응은 대신에 메틸아미노 또는 시클로프로필아미노기의 손실을
갖는 1,3,4-옥사디아졸 고리화 생성물외에 트리아졸 생성물을 제공한다는 것을 주목해야 한다.
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실시예 802

(S)-1-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-2-(4-시클로프로필-5-피리딘-4-일-4H-[1,2,4]트리아졸-
3-일)-에틸아민

(S)-[1-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-2-(4-시클로프로필-5-피리딘-4-일-4H-[1,2,4]트리아졸-
3-일)-에틸]-카르밤산 tert-부틸 에스테르 (135 mg)를 96 % 포름산 (1.3 mL)과 혼합하고, 50℃에서 1시간 동안 가열하
였다. 반응 혼합물을 진공하에 농축하였다. 잔류물을 포화 소듐 비카르보네이트로 급냉시키고, 에틸 아세테이트로 추출하
였다. 유기층을 황산나트륨으로 건조하고, 농축하였다. 정제를 디클로로메탄 중의 2-3% (2 M 암모니아 메탄올) 을 이용
한 속성 칼럼 실리카겔 크로마토그래피로 수행하여 회백색 고체로서 106 mg의 표제 화합물을 수득하였다. 1H NMR
(CDCl3):d ppm 8.73 (d, 2H), 8.03 (s, 1H), 7.93 (d, 1H), 7.69 (d, 2H), 7.46 (d, 1H), 7.42 (t, 1H), 5.02 (dd, 1H),

3.61 (dd, 1H), 3.49 (dd, 1H), 3.35 (m, 1H), 2.47 (br s, 2H), 1.20 (m, 2H), 0.75 (m, 2H)

실시예 803

(S)-[1-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-2-(4-시클로프로필-5-피리딘-4-일-4H-[1,2,4]트리아졸-
3-일)-에틸]-디메틸-아민

소듐 시아노보로히드리드 (0.1 mL, THF 중의 1M)를 96% 포름산 (0.1 mL) 및 37% 포르말린 용액 (0.1 mL)을 포함하는
메탄올 (0.8 mL) 중의 (S)-1-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-2-(4-시클로프로필-5-피리딘-4-일-
4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-에틸아민 (30 mg) 용액에 첨가하였다. 잔류물을 물로 급냉시키고, 에틸 아세테이트로 추출
하였다. 유기층을 황산나트륨으로 건조하고, 농축하였다. 정제를 디클로로메탄 중의 3% (2 M 암모니아 메탄올) 를 이용한
속성 칼럼 실리카겔 크로마토그래피로 수행하여 22 mg의 표제 화합물을 수득하였다.

1H NMR (CDCl3):d ppm 8.76 (d, 2H), 8.06 (s, 1H), 7.97 (d, 1H), 7.73 (d, 2H), 7.47 (d, 1H), 7.45 (t, 1H), 5.00 (dd,

1H), 3.76 (dd, 1H), 3.51 (dd, 1H), 3.42 (m, 1H), 2.45 (br s, 6H), 1.26 (m, 2H), 0.88 (m, 1H), 0.79 (m, 1H)

실시예 804

8-[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸]-3-피리딘-4-일-5,6,7,8-테트라히드로-[1,2,4]트리아졸로
[4,3-a]피리딘

37 mg (0.25 mmol) Me3OBF4 를 2 ml CH2Cl2중의 60 mg (0.21 mmol) 3-[5-(3-클로로 -페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-

3-일메틸]-피페리딘-2-온의 용액에 첨가하였다. 혼합물을 밤새 실온에서 교반하였다. 반응 혼합물을 CH2Cl2로 희석하

고, NaHCO3 (sat)로 세정하고, 건조하고 농축하였다. 잔류물을 3 ml EtOH에 용해하고, 22 mg (0.16 mmol) 이소니코틴
산 히드라지드를 첨가하였다. 용액을 120℃에서 10분 동안 마이크로웨이브로 가열하였다. 반응 혼합물을냉각하고, 휘발
성 물질을 감압하에 제거하였다. 조 생성물을 프렙 HPLC로 정제하여 17 mg (20%)의 원하는 생성물을 수득하였다. 1H
NMR (CDCl3):d ppm 1.75 (m, 1 H) 1.99 (m, 1 H) 2.21 (m, 2 H) 3.16 (dd, 1 H) 3.73 (m, 1 H) 3.85 (dd, 1 H) 4.07 (m,

1 H) 4.19 (m, 1 H) 7.47 (t, 1 H) 7.56 (m, 1 H) 7.67 (m, 2 H) 8.01 (m, 1 H) 8.11 m, 1 H) 8.76 (d, 2 H).

하기 화합물을 실시예 804 와 유사하게 제조하였다:
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실시예 807

5-(5-브로모-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸

3-(3-클로로-페닐)-5-(4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸을 실온에서 30 ml의 클로
로포름/피리딘(25/1)과 혼합하였다. 이어서, 클로로포름(0.5 ml) 중의 브롬을 적가하고, 반응 혼합물을 70℃에서 밤새 가
열하였다. 반응 혼합물을 클로로포름을 희석하고, 포화 NH4Cl로 2회 세정하고, 유기층을 황산나트륨을 건조하고, 농축하

고, 잔류물을 디에틸 에테르로 분쇄하여 표제 화합물을 수득하였다 (1.5 g, 57.5 %, 황색 고체). 1H-NMR(CDCl3)

d(ppm): 8.05 (s, 1H), 7.94 (d, 1H), 7.47(d, 1H), 7.43 (t, 1H), 4.66 (s, 2H) 및 3.59 (s, 3H).

실시예 808

3-[3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-페닐아민

0℃에서 디클로로메탄 (3 ml) 중의 {3-[3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)[1,2,4] 옥
사디아졸 5-일-페닐]-카르밤산 tert-부틸 에스테르 (88.0 mg, 0.19 mmol)에, TFA (1.5 ml)를 첨가하고, 1시간 동안 교
반하였다. 반응 혼합물을실온으로 가온하고, 용매를 진공하에 제거하였다. 디클로로메탄을 생성 잔류물에 첨가하고, 혼합
물을 0℃로 냉각하고, 포화 소듐 비카르보네이트를 염기성이 될 때까지(pH ~ 8) 교반 용액에 첨가하였다. 혼합물을 분별
깔때기로 옮기고, 생성물을 디클로로메탄으로 추출하고, 무수 황산나트륨을 이용하여 건조하고, 진공에서 농축하였다. 생
성 잔류물을 에테르로 분쇄하고, 61.1mg (87%)의 3-[3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메
틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-페닐아민을 분리하였다 (담황색 고체). 1H NMR (DMSO-d6) d (ppm): 7.81 (d, 1H),
7.64 (d, 1H), 7.23 (m, 4H), 6.84 (d, 1H), 5.57 (s, 2H), 4.50 (s, 2H), 3.72 (s, 3H).

하기 화합물을 실시예 98 와 유사하게 제조하였다:
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실시예 812

4-(5-{1-[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-에틸설파닐}-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-피리딘
-2-올

HBr (1 ml) 및 HOAc (1 ml)을 4-(5-{1-[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-에틸설파닐}-4-에틸-4H-
[1,2,4]트리아졸-3-일)-2-메톡시피리딘 (9 mg, 0.02 mmol)에 첨가하고, 반응을 80℃에서 교반하였다. 포화 NaHCO3
(수성)를 반응에 첨가하고, 혼합물을 디클로로메탄으로 3회 추출하였다. 합한 유기상을 건조하고 농축하여 표제 화합물을
수득하였다 (8.5 mg, 99 %). 1H NMR (CDCl3), δ(ppm): 1.37 (t, 3 H), 1.96 (d, 3 H), 4.10 (q, 2 H), 5.23 (q, 1 H), 6.80

(m, 2 H), 7.49 (t, 2 H), 7.59 (m, 1 H), 7.99 (d, 1 H), 8.11 (s, 1 H).

실시예 813

4-(5-{2-[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-프로필}-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-피리딘

84 ml (0.21 mmol, 2.5 M) n-BuLi 을 0℃에서 2.1 ml THF 중의 37 mg (0.21 mmol) 4-(4,5-디메틸-4H-[1,2,4]트리
아졸-3-일)-피리딘 용액에 적가하였다. 20분 후에, 60 mg (0.21 mmol) 3-(1-브로모-에틸)-5-(3-클로로-페닐)-
[1,2,4]옥사디아졸 용액을 적가하였다. 반응 혼합물을실온에 도달하도록 허용하고, 밤새 교반하였다. NH4Cl(sat)을 첨가

하고, 혼합물을 EtOAc로 2회 추출하였다. 유기상을 건조하고 농축하였다. 속성크로마토그래피 (CH2Cl2/MeOH 20:1)로

7.7 mg (10%)의 원하는 생성물을 수득하였다.

1H NMR (CDCl3), d (ppm): 1.57 (d, 3 H) 3.16 (m, 1 H) 3.38 (m, 1 H) 3.71 (s, 3 H) 3.84 (d, 1 H) 7.46 (t, 1 H) 7.55

(m, 1 H) 7.58 (m, 2 H) 7.98 (m, 1 H) 8.10 (t, 1 H) 8.77 (d, 2 H)

실시예 814

[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸]-메틸-(4-메틸-5-피리딘-4-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-아
민

10 mg (0.4 mmol) NaH를 질소 대기하에 3 ml DMF 중의 38 mg (0.2 mmol) 메틸-(4-메틸-5-피리딘-4-일-4H-
[1,2,4]트리아졸-3-일)-아민 용액에 첨가하였다. 10분 후에, 2 ml DMF 중의 50 mg (0.22 mmol) 3-클로로메틸-5-(3-
클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸 용액을 첨가하였다. 45분 동안 교반 후에, NH4Cl(sat)을 첨가하고, 혼합물을 CHCl3로

2회 추출하였다. 유기상을 건조하고 농축하였다. 속성크로마토그래피 (CH2Cl2/MeOH 20:1)로 41 mg (54%)의 원하는 생

성물을 수득하였다. 1H NMR (CDCl3), d (ppm): 3.07 (s, 3 H) 3.71 (s, 3 H) 4.56 (s, 2 H) 7.45 (m, 1 H) 7.55 (m, 1 H)

7.62 (d, 2 H) 7.98 (d, 1 H) 8.09 (m, 1 H) 8.73 (d, 2 H).

실시예 815

8-[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸]-3-피리딘-4-일-5,6,7,8-테트라히드로-[1,2,4]트리아졸로
[4,3-a]피리미딘
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32 mg (1.31 mmol) NaH를 실온에서 10 ml DMF 중의 193 mg (0.96 mmol) 3-피리딘-4-일-5,6,7,8-테트라히드로-
[1,2,4]트리아졸로[4,3-a]피리미딘 용액에 첨가하였다. 10분 후에, 200 mg (0.87mmol) 5-(3-클로로-페닐)-3-클로로
메틸-[1,2,4]옥사디아졸을 반응 혼합물에 첨가하였다. 반응 혼합물을 실온에서 밤새 교반하였다. 반응 혼합물을
NH4Cl(sat)로 희석하고, EtOAc로 2회 추출하였다. 합한 유기상을 물로 세정하고, 건조하고 농축하였다. 속성크로마토그

래피 (CH2Cl2/MeOH 20:1)로 111 mg (32%)의 백색 고체를 수득하였다. 1H NMR (CDCl3), d (ppm): 2.24 (m, 2 H)

3.57 (m, 2 H) 4.15 (m, 2 H) 5.01 (s, 2 H) 7.46 (t, 1 H) 7.56 (d, 1 H) 7.62 (d, 2 H) 7.99 (d, 1 H) 8.10 (s, 1 H) 8.70
(d, 2 H).

하기 화합물을 실시예 815 와 유사하게 제조하였다:

실시예 821

3-(4-에틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-(1H-피롤-3-일)-[1,2,4]옥사디아졸

3-클로로메틸-5-[1-(톨루엔-4-설포닐)-1H-피롤-3-일]-[1,2,4]옥사디아졸 (50 mg) 및 수산화칼륨 (50 mg)을 메탄
올 (5 ml)에서 2시간 동안 가열하였다. 혼합물을 에틸 아세테이트 (10 ml)로 희석하고, 물 및 염수로 세정하고, MgSO4 로
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건조하고, 여과하고, 농축하였다. 표제 화합물을 헵탄 중의 40% 에틸 아세테이트를 이용한 실리카겔상에서 속성 크로마토
그래피에 의해 57% 수율로 분리하였다. 1H NMR (CDCl3) d (ppm): 9.8 (s, 1H), 7.5 (m, 2H), 7.4 (d, 1H), 7.2 (dd,

1H), 6.8 (m, 1H), 6.7 (d, 1H), 4.5 (s, 2H), 4.1 (q, 2H), 1.4 (t, 3H).

실시예 822

4-{5-[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피리딘 1-옥
시드

4-{5-[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피리딘 및 미
건조 57%-86% MCPBA (52.4 mg, 0.20-0.30 mmol)을 디클로로메탄 (4 ml)에 용해하고, 16시간 동안 교반하였다. 반응
혼합물을 역상 프렙 LC로 정제하여 표제 화합물을 수득하였다 (7.5 mg, 8%). 1H NMR (CDCl3), δ(ppm): 8.33 (d, 2 H),

8.06 (m, 1 H), 7.96 (m, 1 H), 7.67 (d, 2 H), 7.57 (m, 1 H), 7.46 (apparent t, 1 H), 4.60 (s, 2 H), 3.71 (s, 3 H).

실시예 823

5-(3-클로로-페닐)-3-(2-퓨란-2-일-3-메틸-3H-이미다졸-4-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸

2-퓨란-2-일-3-메틸-3,5-디히드로-이미다졸-4-온 (Takeuchi, H., Hagiwara, S., Eguchi, S., 테트라hedron (1989)
6375-6386에 기재됨) (50 mg, 0.30 mmol)을 디옥산 (3 ml)에 용해하고, Lawesson 시약 (136 mg, 0.34 mmol)을 첨가
하였다. 반응 혼합물을 환류로 밤새 가열하고, 실온으로 허용하고, 이 때에 DIPEA (212 ml, 1.22 mmol) 및 3-클로로메틸
-5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸 (140 mg, 0.61 mmol)을 첨가하였다. 생성된 혼합물을 환류로 5시간 동안 가열
하고, 실온에서 밤새 방치하였다. 에틸 아세테이트를 첨가하고, 반응 혼합물을 물에 이은 염수로 세정하였다. 유기상을
MgSO4 로 건조하고, 증발하였다. 표제 화합물 (13 mg, 11%)을 클로로포름 중의 1% 메탄올을 이용한 속성 크로마토그래

피로 수득하였다. 1H NMR (CD3OD) d (ppm): 7.96 (m, 1 H), 7.90 (m, 1H), 7.60 (dd, 1H), 7.57 (ddd, 1H), 7.46 (t,

1H), 7.09 (s, 1H), 6.86 (dd, 1H), 6.52 (dd, 1H), 3.95 (s, 2H), 3.74 (s, 3H).

실시예 824

5-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-3-[4-(2-플루오로-에틸)-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-
[1,2,4]옥사디아졸

무수 THF (15 ml) 중의 2-{3-[5-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-5-티오펜-2-
일-[1,2,4]트리아졸-4-일}-에탄올 (46 mg, 0.11 mmol)의 냉각된 (-15℃) 용액에, DAST (32 ml, 0.24 mmol)를 적가
하였다. 혼합물을 실온에서 1.5시간 동안 교반하고, MeOH (1 ml)로 급냉시켰다. 용매를 감압하에 제거하고, 잔류물을 염
수 및 EtOAc 사이에 분해하였다. 수성층을 EtOAc (2 x 20 ml)로 추출하였다. 합한 유기층을 염수 (10 ml)로 세정하고, 건
조하고 (MgSO4), 감압하에 농축하였다. 속성 크로마토그래피 (EtOAc:헵탄 2:1) 및 프렙 HPLC에 의한 정제로 백색 고체

로서 표제 화합물을 수득하였다(11 mg, 22%). 1H NMR (CDCl3) d (ppm): 8.05 (dd, 1H), 7.52 (m, 3H), 7.20 (m, 1H),

7.16 (m, 1H), 4.75 (t, 1H), 4.63 (m, 3H), 4.45 (m, 2H).

실시예 825

5-(5-클로로-티오펜-3-일)-3-(4-에틸-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸

표제 화합물을 염기로서 탄산칼륨 대신에 몰 당량의 세슘 카르보네이트를 사용한 것을 제외하고는, 2-[5-(3-메톡시-페
닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-1H-벤조이미다졸에 대한 방법에 따라, 크로마토그래피 용리액으로서 n-헵탄
중의 50% EtOAc을 이용하여 1-[5-(5-클로로-티오펜-3-일)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메톡시]-1H-벤조트리아졸
(32.3 mg, 0.097 mmol) 및 4-에틸-5-퓨란-2-일-2,4-디히드로-[1,2,4]트리아졸-3-티온 (23 mg)로부터 제조하여 21
mg을 수득하였다. 1H NMR (CDCl3) d (ppm): 7.95 (d, 1H), 7.57 (dd, 1H), 7.44 (d, 1H), 7.07 (dd, 1H), 6.56 (dd,

1H), 4.56 (s, 2H), 4.22 (q, 2H), 1.35 (t, 3H).

실시예 826

3-[3-(4-에틸-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-4-히드록시-벤조니
트릴

표제 화합물을 [Rogers et al., Tetrahedron Letters (2002) 43: 3585-3587]의 일반적인 절차를 이용하여 제조하였다.
3-[3-(4-에틸-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-4-플루오로-벤조니
트릴 (20mg, 0.050 mmol), 2-(메틸설포닐-에탄올) (9.38 mg, 0.075 mmol), 및 DMF (0.05 M)의 교반 용액에, 0℃에서
NaH (5.8 mg, 0.150 mmol)를 첨가하였다. 20분 동안 교반하고, 얼음 수조를 제거하였다. 실온으로 가온하면서 추가로
20분 동안 교반하였다. 반응 혼합물을1 N HCl 용액으로 급냉시키고, 에틸 아세테이트 및 염수 사이에 분배하였다. 유기층
을 건조하고 (Na2SO4), 여과하고, 건조 농축하였다. 조 유기물을 에틸 아세테이트에 이은, 에틸 아세테이트 중의 5% 메탄

올을 이용한 속성 칼럼 크로마토그래피로 정제하여 표제 화합물을 수득하였다 (8.1 mg, 41%, 백색 고체). 1H NMR
(CDCl3), δ(ppm): 8.25 (m, 1H), 7.75 (m, 1H), 7.60 (s, 1H), 7.18 (m, 2H), 6.60 (m, 1H), 4.64 (s, 2H), 4.25 (q, 2H),

1.38 (t, 3H).
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약학 실시예

그룹 I 수용체 길항제 활성의 FLIPR 분석

FLIPR 분석을 위해, 세포를 흑색 측면을 갖는 콜라겐 코팅된 투명 바닥 96-웰 플레이트에 파종(seed)하고, [Ca2+]i의 분

석을 위해, 파종에 이어 유동을 24시간 수행하였다. 96-웰 플레이트에서의 세포 배양물을 0.01% 플루로닉(pluronic) 중의
형광 칼슘 지시약 플루오르-3(Molecular Probes, Eugene, Oregon)의 아세톡시메틸 에스테르 형태의 4mM 용액으로 적
재하였다. 모든 분석을 127mM NaCl, 5mM KCl, 2mM MgCl2, 0.7mM NaH2PO4, 2mM CaCl2, 0.422mg/ml NaHCO 3,

2.4mg/ml HEPES, 1.8mg/ml 글루코스 및 1mg/ml BSA 분획 IV(pH 7.4)을 포함하는 완충액에서 수행하였다.

FLIPR 실험을 여기 및 방출 파장이 각각 488nm 및 562nm인 0.800W 및 0.4초 CCD 카메라 셔터 속도의 레이저 세팅을
이용하여 수행하였다. 각각의 FLIPR 실험을 세포 플레이트의 각 웰에 존재하는 160㎕의 완충액으로 시작하였다. 길항제
플레이트로부터 40㎕ 첨가가 작동제 플레이트로부터 50㎕ 첨가로 이어졌다. 각 첨가 후, 형광 신호는 1초 간격으로 50회
샘플링하고, 5초 간격으로 3회 샘플링하였다. 반응을 시료 주기내의 반응의 피크 높이로서 측정하였다.

EC50/IC50 측정을 이중으로 수행된 8 포인트의 농도 반응 곡선(CRC)으로부터 수득된 데이타로부터 수행하였다. 작동제

CRC는 모든 반응을 플레이트에 대해 관찰된 최대 반응으로 스케일링함으로써 생성되었다. 작동제 챌린지의 길항제 블록
을 시료 플레이트 상의 14개 대조군 웰에서 작동제 챌린지의 평균 반응으로 표준화하였다.

본래의 전체 세포에서 이노시톨 포스페이트(IP3) 전환의 측정

GHEK를 안정하게 발현하는 인간 mGluR5d 수용체를 1 μCi/웰 [3H] 미오-이노시톨을 포함하는 배지에서 40 x 104 세포
/웰로 24 웰 폴리-L-라이신 코팅된 플레이트 상에 파종하였다. 세포를 밤새 배양하고 (16 시간), 3회 세정하고, 37℃에서
1시간 동안 1 유닛/ml 글루타메이트 피루베이트 트랜스아미나제 및 2 mM 피루베이트로 보충된 HEPES 완충 염수(146
mM NaCl, 4.2 mM KCl, 0.5 mM MgCl2, 0.1% 글루코스, 20 mM HEPES, pH 7.4)에서 인큐베이션하였다. 세포를

HEPES 완충 염수로 1회 세정하고, 10 mM LiCl을 포함하는 HEPES 완충 염수에서 10분 동안 미리 인큐베이션하였다. 화
합물(작동제)을 첨가하고, 37℃에서 30분 동안 인큐베이션하였다. 길항제 활성을 시험 화합물을 15분 동안 미리 인큐베이
션하고, 글루타메이트 (80μM) 또는 DHPG (30 μM) 의 존재하에 30분 동안 인큐베이션함으로써 측정하였다. 반응을 얼음
상의 0.5 ml 과염소산 (5%)의 첨가로 종료시키고, 4℃에서 30분 이상 동안 인큐베이션하였다. 시료를 15 ml Falcon 튜브
에 모으고, 이노시톨 포스페이트를 하기 기재된 Dowex 칼럼을 이용하여 분리하였다.

중력식 이온 교환 칼럼을 이용한 이노시톨 포스페이트에 대한 분석

a) 이온 교환 칼럼의 제조

이온 교환 수지(Dowex AG1-X8 포르메이트 형태, 200-400 메쉬, BIORAD)를 증류수로 3회 세정하고, 4℃에 저장하였
다. 1.6 ml 수지를 각 칼럼에 첨가하고, 3 ml 2.5 mM HEPES, 0.5 mM EDTA, pH 7.4로 세정하였다.

b) 시료 처리

시료를 15 ml Falcon 튜브에 모으고, 0.375 M HEPES, 0.75 M KOH로 중화하였다. 4 ml의 HEPES/EDTA (2.5/0.5
mM, pH 7.4)를 첨가하여 과염소산칼륨을 침전시켰다. 상층액을 제조된 Dowex 칼럼에 첨가하였다.

c) 이노시톨 포스페이트 분리

글리세로 포스파티딜 이노시톨을 8 ml 30 mM 암모늄 포르메이트로 용출한다.

총 이노시톨 포스페이트를 8ml 700mM 암모늄 포르메이트/100mM 포름산으로 용출하고, 용출액을 섬광 바이얼에 모은
다. 8ml 섬광제로 혼합된 용출액을 계산한다.

결과

상기 기재된 분석에서 전형적인 IC50 값은 10μM 이하이다. 본 발명의 하나의 양태에서, IC50 은 2μM 미만이다. 본 발명의

또 다른 양태에서, IC50 은 0.2μM 미만이다. 본 발명의 추가의 양태에서, IC50 은 0.05μM 미만이다.

(57) 청구의 범위

청구항 1.

하기 화학식 I의 화합물 및 이의 염:

[화학식 I]
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[식 중,

P는 티오펜, 피리딜, 티아졸릴, 퓨릴, 피롤릴 및 페닐로 구성된 군으로부터 선택되며, 여기에서 페닐 고리는 위치 3에 치환
되거나 또는 위치 2 및 5에 이치환되며;

R1 은 고리 P 상의 탄소 원자를 통해 P에 부착되며, 수소, 히드록시, 할로, 니트로, C1-6알킬할로, OC1-6알킬할로, C1-6알

킬, OC1-6알킬, C2-6알케닐, OC2-6알케닐, C2-6알키닐, OC2-6알키닐, C0-6알킬C3-6시클로알킬, OC 0-6알킬C3-6시클로

알킬, C0-6알킬아릴, OC0-6알킬아릴, CHO, (CO)R
5, O(CO)R5, O(CO)OR5, O(CN)OR 5, C1-6알킬OR

5, OC2-6알킬OR
5,

C1-6알킬(CO)R
5, OC1-6알킬(CO)R

5 , C0-6알킬CO2R
5, OC1-6알킬CO2R

5 , C0-6알킬시아노, OC2-6알킬시아노, C0-6알킬

NR5R6, OC2-6알킬NR
5R6, C1-6알킬(CO)NR

5R6, OC1-6알킬(CO)NR
5R6, C0-6알킬NR

5(CO)R6, OC2-6알킬

NR5(CO)R6 , C0-6알킬NR
5(CO)NR5R6, C0-6알킬SR

5, OC2-6알킬SR
5, C0-6알킬(SO)R

5, OC2-6알킬(SO)R
5, C 0-6알킬

SO2R
5, OC2-6알킬SO2R

5, C 0-6알킬(SO2)NR
5R6, OC2-6알킬(SO2)NR

5R 6,C0-6알킬NR
5(SO2)R

6, OC2-6알킬NR
5(SO2)R

6, C0-6알킬NR
5(SO2)NR

5R6, OC2-6알킬NR
5(SO 2)NR

5R6, (CO)NR5R6, O(CO)NR5R 6, NR5OR6, C0-6알킬

NR5(CO)OR6, OC2-6알킬NR
5(CO)OR6, SO3 R

5 및 C, N, O 및 S로 구성된 군으로부터 독립적으로 선택된 하나 이상의 원

자를 포함하는 5- 또는 6-원 고리로 구성된 군으로부터 선택되며;

M1 은 결합이며;

X1 은 C, CO, N, O 및 S로 구성된 군으로부터 선택되며;

X2 는 C, N, O 및 S로 구성된 군으로부터 선택되며;

X3는 i) N, O 및 S로 구성된 군으로부터 선택되거나, 또는

ii) X2가 N, O, 또는 S로부터 선택될 때 N, O, S, 및 C로부터 선택되고, X3 가 C일 때, X3상의 치환기 R은 H이며;

R은 수소, C0-3알킬, 할로, C0-3알킬OR
5, C0-3알킬NR

5R6, C0-3알킬(CO)OR
5 및 C0-3알킬아릴로 구성된 군으로부터 선

택되며;

M2 는 결합, C1-3알킬, C2-3알키닐, C0-4알킬(CO)C0-4 알킬, C0-3알킬OC0-3알킬, C0-3알킬NR
5C1-3알킬, C0-3알킬

(CO)NR5, C0-4알킬NR
5, C0-3알킬(SO)C0-3알킬 및 C0-3알킬(SO2)C0-3알킬로 구성된 군으로부터 선택되며;

R3 는 히드록시, C0-6알킬시아노, 옥소, =NR
5, =NOR5, C 1-4알킬할로, 할로, C1-4알킬, O(CO)C1-4알킬, C1-4알킬

(SO)C0-4알킬, C1-4알킬(SO 2)C0-4알킬, (SO)C0-4알킬, (SO2)C0-4알킬, OC1-4알킬, C1-4알킬OR
5 및 C 0-4알킬NR

5R6

로 구성된 군으로부터 선택되며;

X4 는 C0-4알킬R
5R6 , C3-7시클로알킬, C 1-4알킬(NR

5R6), NR5, C0-4알킬(NR
5 R6)=N, NR5C0-4알킬(NR

5R6)=N,

NOC0-4알킬, C1-4알킬할로, O, SO, SO2 및 S로 구성된 군으로부터 선택되며, M
2 및 X4 사이의 결합은 단일 결합이며;

Q 는 i) 트리아졸릴, 이미다졸릴, 옥사디아졸릴, 이미다졸로닐, 옥사졸로닐, 티아졸로닐, 테트라졸릴 및 티아디아졸릴로 구
성된 군으로부터 선택되며, 고리에서 임의의 치환가능한 질소 원자는 상기 질소 원자상의 R4로 치환되고, 임의의 적합한
탄소 원자는 R4로 임의로 치환되고;
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R4 는 C0-6알킬시아노, =NC1-4알킬, =NOR
5, C1-4 알킬할로, 할로, C1-6알킬, OC1-4알킬, C2-4알케닐, C0-2알킬C3-6시클

로알킬, C0-6알킬아릴, C0-6알킬헤테로아릴, OC0-6알킬아릴, OC0-6알킬헤테로아릴, NC0-6알킬아릴, NC0-6알킬헤테로

아릴,C 0-6알킬O아릴, C0-6알킬O헤테로아릴, C0-6알킬N아릴, C0-6알킬N헤테로아릴, OC0-6알킬O아릴, OC0-6알킬O헤

테로아릴, OC0-6알킬N아릴, OC0-6알킬N헤테로아릴, NC0-6알킬O아릴, NC 0-6알킬O헤테로아릴, NC0-6알킬N아릴,

NC0-6알킬N헤테로아릴, O(CO)C1-4알킬, C0-4알킬(CO)OC1-4알킬, C1-4알킬(S)C0-4알킬, C1-4알킬(SO)C0-4알킬, C1-4
알킬(SO 2)C0-4알킬, (SO)C0-4알킬, (SO2)C0-4알킬, C1-4알킬OR

5, C0-4알킬N(C1-4알킬)2및 C, N 및 O로 구성된 군으로

부터 독립적으로 선택되는 하나 이상의 원자를 포함하는 5-원 고리와 임의로 융합될 수 있는, C, N, O 및 S로 구성된 군으
로부터 독립적으로 선택되는 하나 이상의 원자를 포함하는 3- 또는 6-원 비방향족 고리(상기 고리 및 융합 고리는 하나 또
는 2개의 A에 의해 치환될 수 있음)로 구성된 군으로부터 선택되거나; 또는

ii) 벤조이미다졸릴, 벤조옥사졸릴, 테트라히드로트리아졸로피리딜, 테트라히드로트리아졸로피리미디닐, 피리도닐, 피리
다지닐, 이미다조피리딜, 옥사졸로피리딜, 티아졸로피리딜, 이미다조피리다지닐, 옥사졸로피리다지닐, 티아졸로피리다지
닐 및 퓨리닐로 구성된 군으로부터 선택되며;

R4 는 수소, 히드록시, C0-6알킬시아노, =NR
5, =NOR5, C 1-4알킬할로, 할로, C1-6알킬, OC1-4알킬, OC0-6알킬아릴,

O(CO)C1-4알킬, C0-4 알킬(S)C0-4알킬, C1-4알킬(SO)C0-4알킬, C1-4알킬(SO2)C0-4알킬, (SO)C0-4알킬, (SO 2)C0-4알

킬, C1-4알킬OR
5, C0-4알킬NR

5 R6및C, N 및 O로 구성된 군으로부터 독립적으로 선택되는 하나 이상의 원자를 포함하는

5-원 또는 6-원 고리와 임의로 융합될 수 있는, C, N, O 및 S로부터 독립적으로 선택되는 하나 이상의 원자를 포함하는
5- 또는 6-원 고리(상기 고리 및 융합 고리는 하나 또는 2개의 A에 의해 치환될 수 있음)로 구성된 군으로부터 선택되며;

R5 및 R6는 수소 및 C1-6알킬로 구성된 군으로부터 독립적으로 선택되며;

식 중, R1, R2 및 R4하에정의된 임의의 C1-6알킬은 하나 이상의 A에 의해 치환될 수 있으며;

A는 수소, 히드록시, 할로, 니트로, 옥소, C0-6알킬시아노, C0-4알킬C3-6시클로알킬, C1-6알킬, C1-6알킬할로, OC1-6알킬

할로, C2-6알케닐, C0-3알킬아릴, C0-6알킬OR
5, OC2-6알킬OR

5, C1-6알킬SR
5, OC2-6알킬SR

5, (CO)R5, O(CO)R5, OC2-

6알킬시아노, OC1-6알킬CO2R
5, O(CO)OR5, OC1-6알킬(CO)R

5, C1-6 알킬(CO)R
5, NR5OR6, OC2-6알킬NR

5R 6, C0-6알

킬(CO)NR5R6, OC1-6알킬(CO)NR
5R6, OC2-6 알킬NR

5(CO)R6, C0-6알킬NR
5(CO)R6, C 0-6알킬NR

5(CO)NR5R6,

O(CO)NR5R6, C0-6알킬(SO 2)NR
5R6, OC2-6알킬(SO2)NR

5R 6, C0-6알킬NR
5(SO2)R

6, OC2-6알킬NR
5(SO2)R

6, SO3R
5,

C 1-6알킬NR
5(SO2)NR

5R6, OC2-6알킬(SO 2)R
5, C0-6알킬(SO2)R

5, C0-6알킬(SO)R
5, OC2-6알킬(SO)R

5 및 C, N, O 및 S

로 구성된 군으로부터 독립적으로 선택된 하나 이상의 원자를 포함하는 5-원 고리로 구성된 군으로부터 선택되며;

m1은 0, 1, 2, 3 및 4로부터 선택되며;

m2은 0, 1, 2 및 3로부터 선택되며;

n은 0, 1 및 2로부터 선택되며;

t는 0 또는 1이다];

단, 상기 화합물은 5-(4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-3-티오펜-3-일-[1,2,4]옥사디아졸, 1,2-디{2-
(3-아미노-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸-일}에탄, 1,2-디{5-[5-(4-니트로-페닐)퓨란-2-일]-[1,3,4]옥사디아졸-일}에
탄, 1,2-디{5-[5-(4-브로모-페닐)퓨란-2-일]-[1,3,4]옥사디아졸-일}에탄, 1,2-디{5-[5-(4-클로로-페닐)퓨란-2-
일]-[1,3,4]옥사디아졸-일}에탄 및 1,2-디{5-[5-(2,4-디브로모-페닐)퓨란-2-일]-[1,3,4]옥사디아졸-일}에탄이 아
니다.

청구항 2.

제 1 항에 있어서, P는 티오펜, 피리딜, 티아졸릴, 퓨릴, 피롤릴 또는 페닐로 구성된 군으로부터 선택되며, 여기에서 페닐
고리는 위치 3에 치환되거나 또는 위치 2 및 5에 이치환되며, R1 은 수소, 히드록시, 할로, 니트로, C1-6알킬할로, OC 1-6
알킬할로, C1-6알킬, OC1-6알킬, C2-6알케닐, C0-6알킬C 3-6시클로알킬, C1-6알킬OR

5, C1-6알킬(CO)R
5, C0-6알킬

CO2R
5, C0-6알킬시아노, C0-6알킬NR

5R6, C0-6알킬SR
5 및 C 및 O로 구성된 군으로부터 독립적으로 선택되는 하나 이상

의 원자를 포함하는 5-원 고리로 구성된 군으로부터 선택되는 화합물.

청구항 3.
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제 2 항에 있어서, P는 위치 3에 페닐 치환되거나 또는 위치 2 및 5에 이치환되는 화합물.

청구항 4.

제 1 항에 있어서, X1이 N이고, X2 및 X3 중의 하나가 O이고, 나머지가 N인 화합물.

청구항 5.

제 1 항에 있어서, X1, X2 및 X3 를 포함하는 고리는 옥사디아졸, 이속사졸, 옥사졸, 클로로-이속사졸 또는 메틸-이속사졸
을 형성하는 화합물.

청구항 6.

제 1 항에 있어서, M2 는 결합 또는 C1-3알킬이고, R
3는 수소, 메틸 또는 디메틸인 화합물.

청구항 7.

제 1 항에 있어서, X4 는 C0-4알킬R
5R6, C3-7시클로알킬, NR

5, O, SO, SO2 및 S 로 구성된 군으로부터 선택되며, R
5 및

R6 는 수소 및 C1-6알킬로부터 독립적으로 선택되는 화합물.

청구항 8.

제 7 항에 있어서, X4 는 CH2, CHCH3, CH(CH3)2및 NR
5 로 구성된 군으로부터 선택되는 화합물.

청구항 9.

제 7 항에 있어서, X4 가 S인 화합물.

청구항 10.

제 1 항에 있어서, Q 는 트리아졸릴, 이미다졸릴, 옥사디아졸릴, 이미다졸로닐, 옥사졸로닐, 티아졸로닐, 테트라졸릴 및 티
아디아졸릴로 구성된 군으로부터 선택되며, 고리에서 임의의 치환가능한 질소 원자는 상기 질소 원자상의 R4로 치환되며,
임의의 적당한 탄소 원자는 R4로 임의로 치환되고, R4 는 C1-4알킬할로, C1-6알킬, C2-4알케닐, C0-2알킬C3-6시클로알킬,

C0-6알킬아릴, C 0-6알킬헤테로아릴, OC0-6알킬아릴, OC0-6알킬헤테로아릴, NC0-6알킬아릴, NC0-6알킬헤테로아릴,C

0-6알킬O아릴, C0-6알킬O헤테로아릴, C0-6알킬N아릴, C0-6알킬N헤테로아릴, OC0-6알킬O아릴, OC0-6알킬O헤테로아

릴, OC0-6알킬N아릴, OC0-6알킬N헤테로아릴, NC0-6알킬O아릴, NC 0-6알킬O헤테로아릴, NC0-6알킬N아릴, NC0-6알킬

N헤테로아릴, C0-4알킬(CO)OC1-4 알킬, C1-4알킬(S)C0-4알킬, C1-4알킬OR
5 및 C, N, O 및 S로부터 독립적으로 선택된

하나 이상의 원자를 포함하고, C, N 및 O 로 구성된 군으로부터 독립적으로 선택된 하나 이상의 원자를 포함하는 5-원 고
리와 임의로 융합될 수 있는 3- 또는 6-원 비방향족 고리(상기 고리 및 상기 융합 고리는 하나 또는 2개의 A에 의해 치환
될 수 있음)로 구성된 군으로부터 선택되는 화합물.

청구항 11.

제 1 항 또는 제 10 항에 있어서, Q는 트리아졸릴 및 티아디아졸릴로 구성된 군으로부터 선택되는 화합물.

청구항 12.
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제 1 항에 있어서, Q는 벤조이미다졸릴, 벤조옥사졸릴, 테트라히드로트리아졸로피리딜, 테트라히드로트리아졸로피리미디
닐, 피리도닐, 피리다지닐, 이미다조피리딜, 옥사졸로피리딜, 티아졸로피리딜, 이미다조피리다지닐, 옥사졸로피리다지닐,
티아졸로피리다지닐 및 퓨리닐로 구성된 군으로부터 선택되며, R4 는 수소 또는 C1-6알킬인 화합물.

청구항 13.

제 1 항 또는 제 12 항에 있어서, Q는 피리도닐, 테트라히드로트리아졸로피리딜 및 테트라히드로트리아졸로피리미디닐로
구성된 군으로부터 선택되는 화합물.

청구항 14.

제 1 항에 있어서, R4 는 벤조[b]티오페닐, 벤조디옥솔릴, 브로모, 브로모퓨릴, 부톡시페닐, 클로로메톡시피리딜, 클로로
페닐, 클로로페닐메탄올, 클로로피리딜, 클로로티오펜, 시아노페닐, 시클로헥실, 시클로펜틸, 디클로로-페닐, 디클로로피
리딜, 디플루오로페닐, 디메틸티아졸릴, 에탄올, 에톡시메틸, 플루오로메틸페닐, 플루오로페닐, 포름산 메틸 에스테르, 퓨
릴, 수소, 히드록시페녹시메틸, 히드록시페닐, 이미다졸릴, 메톡시에틸, 메톡시메틸, 메톡시페녹시메틸, 메톡시페닐, 메톡
시페닐에틸, 메톡시피리다지닐, 메톡시피리딜, 메톡시피리미디닐, 메톡시티오펜, 메틸이미다졸릴, 메틸피리딜, 메틸설파
닐메틸, 메틸티아졸릴, 메틸티오펜, 니트로퓨릴, 니트로페닐, 페닐, p-톨릴옥시메틸, 피리다지닐, 피리딘-옥시딜, 벤질모
르폴리닐, 피리디놀릴, 피리딜, 피리딜메틸, 피리미디닐, tert-부틸페닐, 테트라히드로퓨릴, 티아졸릴, 티오펜, 톨릴, 트리
플루오로메틸, 아세트산 메틸에스테르, 알릴, 아미노, 벤질, 시클로프로필메틸, 에틸, 플루오로벤질, 플루오로에틸, 퓨릴메
틸, 히드록시에틸, 이소부틸, 메틸, 메틸벤질, 메틸부틸, 메틸설파닐프로필, n-부틸, n-헥실, n-프로필, 테트라히드로퓨릴
메틸, 티오페닐메틸 및 트리플루오로에틸로부터 선택되는 화합물.

청구항 15.

하기로 구성된 군으로부터 선택되는 화합물:

2-[5-(3-메톡시-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-1H-벤조이미다졸,

5-(3-메톡시-페닐)-3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

3-[5-(1-메틸-5-티오펜-2-일-1H-이미다졸-2-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-벤조니트릴,

3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-페닐-[1,2,4]옥사디아졸,

2-[5-(3-메톡시-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-5-메틸-1H-벤조이미다졸,

3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸,

3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-(3-트리플루오로메틸-페닐)-[1,2,4]옥사디아
졸,

3-(3-메톡시-페닐)-5-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-3-페닐-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-3-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸,

3-[3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-벤조니트릴,

3-[4-메틸-5-(2-메틸-티아졸-4-일)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸,

3-[5-(2-메틸-티아졸-4-일)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일설파닐메틸]-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸,

3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-티오펜-2-일-[1,2,4]옥사디아졸,

3-[5-(2,4-디메틸-티아졸-5-일)-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸,

3-[4-메틸-5-(5-니트로-퓨란-2-일)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸,
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4-[4-메틸-5-(5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일]-피리딘,

3-[5-(4-tert-부틸-페닐)-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-5-m-톨릴-[1,2,4]-옥사디아졸,

2-클로로-5-[4-메틸-5-(5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일]-피리딘,

2-[5-(3-메톡시-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-벤조옥사졸,

3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-티오펜-3-일-[1,2,4]옥사디아졸,

3-(5-퓨란-2-일-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(3-플루오로-페닐)-3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

2-(5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐)-피리딘,

2-[5-(3-메톡시-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-1H-이미다조[4,5-b]피리딘,

5-(3-플루오로-5-메틸-페닐)-3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아
졸,

3-메틸-5-[3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-피리딘,

3-(4-메틸-5-페닐-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸,

2-[4-메틸-5-(5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일]-피리딘,

4-벤질-2-[4-메틸-5-(5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일]-모르폴린,

4-[4-메틸-5-(5-티오펜-3-일-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일]-피리딘,

3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-티아졸-4-일-[1,2,4]옥사디아졸,

3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-(3-니트로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸,

2-메틸-4-[3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-피리딘,

3-[4-메틸-5-(5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일]-피리딘,

3-(4-메틸-5-티오펜-3-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸,

3-(4-메틸-5-티아졸-4-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(3-요오도-페닐)-3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(3-에틸-페닐)-3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

2-[5-(2-메틸-피리딘-4-일)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-1H-벤조이미다졸,

2-[5-(3-요오도-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-1H-벤조이미다졸,

3-(4-메틸-5-트리플루오로메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸,

2,6-디클로로-4-[4-메틸-5-(5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일]-피리딘,

3-(4-메틸-5-p-톨릴-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸,

디메틸-{3-[3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]페닐}-아
민,

5-(3-클로로-페닐)-3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

공개특허 10-2005-0033070

- 192 -



3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-(3-트리플루오로메톡시-페닐)[1,2,4]옥사디아
졸,

3-(5-시클로헥실-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸,

3-(5-tert-부틸-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(3-브로모-페닐)-3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

2-[5-(3-브로모-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-1H-벤조이미다졸,

5-(3-메톡시메틸-페닐)-3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-l설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

2-[5-(3-메톡시메틸-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-1H-벤조이미다졸,

4-[5-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-피리딘,

2-{1-[5-(3-메톡시-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-에틸설파닐}-1-메틸-1H-이미다조[4,5-b]피리딘,

2-[5-(3-메톡시-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-1-메틸-1H-이미다조[4,5-b],

3-[1-메틸-1-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐)-에틸]-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸,

3-[1-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐)-에틸]-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸,

3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-설포닐메틸)-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸,

3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-설피닐메틸)-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸, 또는

5-(3-퓨란-3-일-페닐)-3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

또는 이의 염.

청구항 16.

하기로 구성된 군으로부터 선택되는 화합물:

4-(4-시클로프로필-5-{1-[5-(2,5-디플루오로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-에틸설파닐}-4H-[1,2,4]트리아졸
-3-일)-피리딘,

4-(5-{1-[5-(3-메톡시-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-에틸설파닐}-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-피리딘,

4-{4-메틸-5-[1-(5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸-3-일)-에틸설파닐]-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피리딘,

5-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-3-o-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(3-클로로-페닐)-3-(4-시클로프로필-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

2-{3-[5-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-5-티오펜-2-일-[1,2,4]트리아졸-4-
일}-에탄올,

4-{4-에틸-5-[5-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피
리미딘,

3-(4-에틸-5-퓨란-3-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸,

{3-[5-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-5-티오펜-2-일-[1,2,4]트리아졸-4-일}-
아세트산 메틸 에스테르,

5-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-3-[5-퓨란-2-일-4-(2-메톡시-에틸)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-
[1,2,4]옥사디아졸,
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3-(4-시클로프로필-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-[1,2,4]옥
사디아졸,

3-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-5-(4-시클로프로필메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-
[1,2,4]옥사디아졸,

4-{5-[3-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일메틸설파닐]-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-
피리미딘,

3-(5-시클로펜틸-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸,

3-(3-클로로-페닐)-5-{4-에틸-5-[2-(4-메톡시-페닐)-에틸]-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸}-[1,2,4]옥사
디아졸,

5-(3-클로로-페닐)-3-(4-에틸-5-p-톨릴옥시메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(3-클로로-페닐)-3-[4-(2-메톡시-에틸)-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-[1,2,4]옥사디
아졸,

3-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-5-(4-에틸-5-메톡시메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아
졸,

5-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-3-(4-에틸-5-메톡시메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아
졸,

5-(3-클로로-페닐)-3-(4-에틸-5-메톡시메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

3-(3-클로로-페닐)-5-(4-에틸-5-메톡시메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

4-(5-{1-[3-(3-클로로-페닐)-이속사졸-5-일]-에틸설파닐}-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-피리딘,

3-(4-알릴-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸,

3-(4-알릴-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-티오펜-3-일-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(4-알릴-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-3-퓨란-2-일-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(3-클로로-페닐)-3-[4-에틸-5-(4-메톡시-페녹시메틸)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-[1,2,4]옥사디아
졸,

3-(3-클로로-페닐)-5-[4-에틸-5-(4-메톡시-페녹시메틸)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-[1,2,4]옥사디아
졸,

{5-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일메틸설파닐]-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-메탄올,

3-(3-클로로-페닐)-5-[4-에틸-5-(2-메톡시-에틸)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-[1,2,4]옥사디아졸,

3-(3-클로로-페닐)-5-(4-에틸-5-메틸설파닐메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

3-(3-클로로-페닐)-5-(5-에톡시메틸-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

5-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일메틸설파닐]-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-카르복실산 메틸 에스
테르,

2-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-5-(4-에틸-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,3,4]옥사디아
졸,

2-(3-클로로-페닐)-5-(4-시클로프로필-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,3,4]옥사디아졸,

5-(3-클로로-페닐)-3-{1-[4-에틸-5-(테트라히드로-퓨란-2-일)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐]-에틸}-
[1,2,4]옥사디아졸,
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4-(5-{1-[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-에틸설파닐}-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-피리다
진,

4-(5-{1-[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-에틸설파닐}-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일메틸)-피
리딘,

5-(5-{1-[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-에틸설파닐}-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-피리딘
-2-올,

4-(5-{1-[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-에틸설파닐}-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-페놀,

5-(3-클로로-페닐)-3-[5-(4-메톡시-페녹시메틸)-4-(테트라히드로-퓨란-2-일메틸)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설
파닐메틸]-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(3-클로로-페닐)-3-[4-시클로프로필-5-(4-메톡시-페녹시메틸)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-[1,2,4]
옥사디아졸,

5-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-3-(4-에틸-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아
졸,

3-(4-에틸-5-메톡시메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸,

3-[4-에틸-5-(테트라히드로-퓨란-2-일)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸,

2-(3-클로로-페닐)-5-{1-[4-에틸-5-(4-메톡시-페닐)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐]-에틸}-[1,3,4]옥사디아
졸,

4-{5-[3-(2,5-디플루오로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일메틸설파닐]-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피리미
딘,

4-{5-[5-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-
피리미딘,

3-(3-클로로-페닐)-5-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(3-메틸설파닐-페닐)-3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

2-[5-(3-메틸설파닐-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-1H-벤조이미다졸,

5-(2,5-디메틸-페닐)-3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아
졸,

5-(3-시클로프로필-페닐)-3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

4-{5-[2-(3-클로로-페닐)-옥사졸-4-일메틸설파닐]-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피리딘,

4-[4-메틸-5-(5-티오펜-2-일-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일]-피리딘,

4-{4-메틸-5-[5-(3-메틸설파닐-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피리딘,

4-{5-[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피리딘,

2-메틸-4-[3-(4-메틸-5-피리딘-4-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-피리딘,

1-{3-[3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-페닐}-에타논,

4-{5-[5-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피
리딘,

2-메틸-4-[4-메틸-5-(5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일]-피리딘,
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3-[5-(3-클로로-페닐)-이속사졸-3-일메틸설파닐]-4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸,

4-{5-[5-(3-클로로-페닐)-이속사졸-3-일메틸설파닐]-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피리딘,

3-(4-부틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(3-클로로-페닐)-3-[4-(3-메톡시-프로필)-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-[1,2,4]옥사
디아졸,

3-(4-벤질-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(3-클로로-페닐)-3-(4-퓨란-2-일메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아
졸,

3-{5-[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피리딘,

5-(3-클로로-페닐)-3-(4-메틸-5-티오펜-3-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

4-{5-[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-2-메틸-피리
딘,

5-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디
아졸,

4-{5-[5-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-
피리딘,

3-{5-[5-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피
리딘,

5-(3-클로로-페닐)-3-(5-티오펜-2-일-4-티오펜-2-일메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디
아졸,

5-(3-클로로-페닐)-3-(4-에틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

3-{5-[3-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일메틸설파닐]-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피
리딘,

4-{5-[3-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일메틸설파닐]-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피
리딘,

4-{5-[5-(5-브로모-2-플루오로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-
피리딘,

3-{5-[5-(5-브로모-2-플루오로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-
피리딘,

5-(5-브로모-2-플루오로-페닐)-3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디
아졸,

5-(4-메틸-5-티오펜-3-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-3-페닐-[1,2,4]옥사디아졸,

3-{5-[5-(3-플루오로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피리딘,

4-{5-[5-(3-플루오로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피리딘,

5-(3-플루오로-페닐)-3-(4-메틸-5-티오펜-3-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

3-[4-메틸-5-(5-티오펜-3-일-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일]-피리딘,

3-(4-메틸-5-티오펜-3-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-티오펜-3-일-[1,2,4]옥사디아졸,

2-클로로-4-[3-(4-메틸-5-피리딘-3-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-피리딘,
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2-클로로-4-[3-(4-메틸-5-피리딘-4-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-피리딘,

2-클로로-4-[3-(4-메틸-5-티오펜-3-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-피리딘,

4-[4-메틸-5-(5-페닐-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일]-피리딘,

3-(4-메틸-5-티오펜-3-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-페닐-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(5-브로모-2-플루오로-페닐)-3-(4-메틸-5-티오펜-3-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디
아졸,

3-[5-(3-클로로-페닐)-이속사졸-3-일메틸설파닐]-4-에틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸,

2-클로로-4-[3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-피리딘,

4-{5-[3-(3-플루오로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일메틸설파닐]-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피리딘,

3-(3-플루오로-페닐)-5-(4-메틸-5-티오펜-3-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

3-(4-에틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸,

3-(4-에틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-[1,2,4]옥사디아
졸,

4-{5-[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-4-퓨란-2-일메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피
리딘,

4-{5-[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피리딘,

3-{5-[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피리딘,

5-(3-클로로-페닐)-3-(4-에틸-5-티오펜-3-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

3-{5-[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-4-퓨란-2-일메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피
리딘,

3-(4-퓨란-2-일메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(5-플루오로-2-메틸-페닐)-3-(4-퓨란-2-일메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-
[1,2,4]옥사디아졸,

5-(3-클로로-페닐)-3-(4-퓨란-2-일메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

3-[3-(4-메틸-5-피리딘-3-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-벤조니트릴,

3-[3-(4-메틸-5-피리딘-4-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-벤조니트릴,

3-[3-(4-메틸-5-티오펜-3-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-벤조니트릴,

5-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-3-(4-에틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디
아졸,

2-클로로-4-[3-(4-에틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-피리딘,

3-(4-에틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-티오펜-3-일-[1,2,4]옥사디아졸,

3-(4-에틸-5-티오펜-3-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸,

4-[4-에틸-5-(5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일]-피리딘,

3-[4-에틸-5-(5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일]-피리딘,
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3-(4-에틸-5-티오펜-3-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-[1,2,4]옥사디아
졸,

4-{4-에틸-5-[5-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피
리딘,

3-{4-에틸-5-[5-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피
리딘,

3-[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-5-피리딘-4-일-[1,2,4]트리아졸-4-일아민,

4-{5-[5-(5-브로모-2-플루오로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-
피리딘,

5-(4-메틸-5-티오펜-3-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-3-티오펜-2-일-[1,2,4]옥사디아졸,

3-[3-(4-에틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-벤조니트릴,

3-(4-에틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-페닐-[1,2,4]옥사디아졸,

4-[3-(4-에틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-2-메톡시피리딘,

3-(3-클로로-페닐)-5-(4-에틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

4-{5-[5-(3-클로로-페닐)-이속사졸-3-일메틸설파닐]-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피리딘,

2-메틸-4-[3-(4-메틸-5-티오펜-3-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-피리딘,

4-[3-(4-에틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-2-메틸-피리딘,

5-(4-에틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-3-티오펜-2-일-[1,2,4]옥사디아졸,

4-{5-[5-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-
피리딘,

4-[3-(4-에틸-5-피리딘-4-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-2-메틸-피리딘,

3-{5-[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-벤조니트릴,

5-(3-클로로-페닐)-3-[5-(3-클로로-페닐)-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(3-클로로-페닐)-3-[5-(4-클로로-페닐)-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-[1,2,4]옥사디아졸,

4-{5-[5-(2,5-디클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피리딘,

5-(2,5-디클로로-페닐)-3-(4-에틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(2,5-디플루오로-페닐)-3-(4-에틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

4-{5-[5-(2,5-디플루오로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피리
딘,

5-(2,5-디클로로-페닐)-3-(4-에틸-5-티오펜-3-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(2,5-디플루오로-페닐)-3-(4-에틸-5-티오펜-3-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

4-{5-[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-4-프로필-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피리딘,

4-{5-[5-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-4-프로필-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-
피리딘,

3-(4-에틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-티오펜-2-일-[1,2,4]옥사디아졸,
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3-(4-메틸-5-티오펜-3-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-티오펜-2-일-[1,2,4]옥사디아졸,

4-[4-메틸-5-(3-티오펜-3-일-[1,2,4]옥사디아졸-5-일메틸설파닐)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일]-피리딘,

5-(4-메틸-5-티오펜-3-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-3-티오펜-3-일-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(4-에틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-3-티오펜-3-일-[1,2,4]옥사디아졸,

5-[3-(4-에틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-티오펜-3-카르보
니트릴,

5-(3-클로로-페닐)-3-[5-(2-플루오로-페닐)-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(3-클로로-페닐)-3-[5-(3-플루오로-페닐)-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(3-클로로-페닐)-3-[5-(4-플루오로-페닐)-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-[1,2,4]옥사디아졸,

3-(5-벤조[b]티오펜-2-일-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(3-클로로-페닐)-3-[5-(3-메톡시-페닐)-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(3-클로로-페닐)-3-[5-(4-메톡시-페닐)-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-[1,2,4]옥사디아졸,

3-(4-에틸-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸,

3-(4-에틸-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸,

3-(4-에틸-5-트리플루오로메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-[1,2,4]옥사
디아졸,

3-[5-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-5-피리딘-4-일-[1,2,4]트리아졸-4-일아민,

3-[5-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-5-티오펜-2-일-[1,2,4]트리아졸-4-일아민,

3-피리딘-4-일-5-(5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐)-[1,2,4]트리아졸-4-일아민,

3-티오펜-2-일-5-(5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐)-[1,2,4]트리아졸-4-일아민,

3-(4-에틸-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-티오펜-3-일-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(3-클로로-페닐)-3-(4-에틸-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

4-[3-(4-에틸-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-2-메틸-피리딘,

5-(2,5-디플루오로-페닐)-3-(4-에틸-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

4-[4-에틸-5-(5-티오펜-3-일-이속사졸-3-일메틸설파닐)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일]-피리딘,

4-에틸-3-퓨란-2-일-5-(5-티오펜-3-일-이속사졸-3-일메틸설파닐)-4H-[1,2,4]트리아졸,

5-(3-클로로-페닐)-3-[5-(3,5-디클로로-페닐)-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(3-클로로-페닐)-3-(4-에틸-5-p-톨릴-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(3-클로로-페닐)-3-(4-에틸-5-m-톨릴-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(3-클로로-페닐)-3-[4-에틸-5-(3-니트로-페닐)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-[1,2,4]옥사디아졸,

4-{5-[3-(3-클로로-페닐)-이속사졸-5-일메틸설파닐]-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피리딘,

5-(3-클로로-페닐)-3-[5-(2,5-디플루오로-페닐)-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-[1,2,4]옥사디아
졸,

공개특허 10-2005-0033070

- 199 -



5-(3-클로로-페닐)-3-[5-(3-클로로-페닐)-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(3-클로로-페닐)-3-[5-(4-클로로-페닐)-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-[1,2,4]옥사디아졸,

4-{5-[5-(3-클로로-페닐)-옥사졸-2-일메틸설파닐]-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피리딘,

3-[5-(3-클로로-페닐)-옥사졸-2-일메틸설파닐]-4-에틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸,

3-[5-(3-클로로-페닐)-옥사졸-2-일메틸설파닐]-4-에틸-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸,

5-(2-클로로-5-메틸-페닐)-3-(4-에틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

4-{5-[3-(3-클로로-페닐)-이속사졸-5-일메틸설파닐]-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피리딘,

3-[3-(3-클로로-페닐)-이속사졸-5-일메틸설파닐]-4-에틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸,

3-[3-(3-클로로-페닐)-이속사졸-5-일메틸설파닐]-4-에틸-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸,

4-{5-[5-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-이속사졸-3-일메틸설파닐]-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피리딘,

5-(2,5-디클로로-티오펜-3-일)-3-(4-에틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디
아졸,

4-{5-[5-(2,5-디클로로-티오펜-3-일)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-
피리딘,

4-{4-에틸-5-[5-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-이속사졸-3-일메틸설파닐]-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피리딘,

4-에틸-3-[5-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-이속사졸-3-일메틸설파닐]-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸,

4-에틸-3-[5-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-이속사졸-3-일메틸설파닐]-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸,

5-(3-클로로-페닐)-3-(4-에틸-5-트리플루오로메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

3-(3-클로로-페닐)-5-(4-에틸-5-트리플루오로메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

3-(4-에틸-5-트리플루오로메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-티오펜-3-일-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(4-에틸-5-트리플루오로메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-3-티오펜-3-일-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(3-클로로-페닐)-3-[4-에틸-5-(3-플루오로-페닐)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(3-클로로-페닐)-3-[4-에틸-5-(4-플루오로-페닐)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-[1,2,4]옥사디아졸,

3-(4-에틸-5-트리플루오로메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-티오펜-2-일-[1,2,4]옥사디아졸,

3-{3-[5-(3-클로로-티오펜-2-일)-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-[1,2,4]옥사디아졸-5-일}-벤조
니트릴,

4-{5-[5-(3-클로로-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일메틸설파닐]-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피리딘,

2-(3-클로로-페닐)-5-(4-에틸-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,3,4]옥사디아졸,

5-(3-클로로-페닐)-3-[4-에틸-5-(4-메톡시-페닐)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(3-클로로-페닐)-3-[5-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-4-퓨란-2-일메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-
[1,2,4]옥사디아졸,

4-[3-(4-에틸-5-트리플루오로메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-2-메틸-피리
딘,

3-(4-에틸-5-트리플루오로메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-(3-메톡시-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸,
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5-(4-에틸-5-트리플루오로메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-3-(3-메톡시-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(4-에틸-5-트리플루오로메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-3-티오펜-2-일-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-3-(4-에틸-5-트리플루오로메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥
사디아졸,

3-[3-(4-에틸-5-트리플루오로메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-벤조니트릴,

3-[5-(3-클로로-페닐)-이속사졸-3-일메틸설파닐]-4-에틸-5-트리플루오로메틸-4H-[1,2,4]트리아졸,

3-[5-(3-클로로-페닐)-옥사졸-2-일메틸설파닐]-4-에틸-5-트리플루오로메틸-4H-[1,2,4]트리아졸,

4-에틸-3-(5-티오펜-3-일-이속사졸-3-일메틸설파닐)-5-트리플루오로메틸-4H-[1,2,4]트리아졸,

4-{3-[5-(3-플루오로-페닐)-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-[1,2,4]옥사디아졸-5-일}-2-메틸-피
리딘,

4-{3-[5-(3-클로로-페닐)-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-[1,2,4]옥사디아졸-5-일}-2-메틸-피리
딘,

4-{3-[5-(4-클로로-페닐)-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-[1,2,4]옥사디아졸-5-일}-2-메틸-피리
딘,

4-{3-[5-(4-메톡시-페닐)-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-[1,2,4]옥사디아졸-5-일}-2-메틸-피리
딘,

4-[3-(4-에틸-5-p-톨릴-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-2-메틸-피리딘,

3-(4-에틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-(3-플루오로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸,

4-{4-에틸-5-[5-(3-플루오로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피리딘,

5-(3-클로로-페닐)-3-[5-(3,5-디플루오로-페닐)-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-[1,2,4]옥사디아
졸,

5-(3-클로로-페닐)-3-[5-(2,6-디플루오로-페닐)-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-[1,2,4]옥사디아
졸,

2-[3-(4-에틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-4-메틸-페놀,

3-{1-[5-(3-클로로-페닐)-이속사졸-3-일]-에틸설파닐}-4-에틸-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸,

4-(5-{1-[5-(3-클로로-페닐)-이속사졸-3-일]-에틸설파닐}-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-피리딘,

3-[5-(4-부톡시-페닐)-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸,

3-(5-벤조[1,3]디옥솔-5-일-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아
졸,

3-(4-에틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-(2-메틸-티아졸-4-일)-[1,2,4]옥사디아졸,

3-(4-에틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-(4-플루오로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸,

4-에틸-3-{1-[5-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-이속사졸-3-일]-에틸설파닐}-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸,

4-(4-에틸-5-{1-[5-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-이속사졸-3-일]-에틸설파닐}-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-피리
딘,

5-(3-클로로-페닐)-3-[4-에틸-5-(3-메틸-3H-이미다졸-4-일)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-[1,2,4]옥
사디아졸,
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5-(3-클로로-페닐)-3-[4-에틸-5-(1-메틸-1H-이미다졸-2-일)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-[1,2,4]옥
사디아졸,

5-(3-클로로-페닐)-3-[4-에틸-5-(1-메틸-1H-이미다졸-4-일)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-[1,2,4]옥
사디아졸,

4-{5-[5-(3-클로로-페닐)-4-메틸-이속사졸-3-일메틸설파닐]-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피리딘,

3-[5-(3-클로로-페닐)-4-메틸-이속사졸-3-일메틸설파닐]-4-에틸-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸,

3-(4-에틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-(4-메틸-티오펜-2-일)-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(3-클로로-페닐)-3-[4-에틸-5-(3-메틸-티오펜-2-일)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-[1,2,4]옥사디아
졸,

5-(3-클로로-페닐)-3-[4-에틸-5-(5-메틸-티오펜-2-일)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-[1,2,4]옥사디아
졸,

4-{5-[4-클로로-5-(3-클로로-페닐)-이속사졸-3-일메틸설파닐]-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피리딘,

3-[4-클로로-5-(3-클로로-페닐)-이속사졸-3-일메틸설파닐]-4-에틸-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸,

2-클로로-4-{5-[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-6-
메틸-피리딘,

3-[5-(5-브로모-퓨란-2-일)-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아
졸,

2-클로로-4-{5-[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피
리딘,

2-클로로-4-{5-[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-6-
메톡시피리딘,

2-[3-(4-에틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-4-메틸-벤조니트
릴,

5-(3-클로로-페닐)-3-[4-에틸-5-(3-메톡시-티오펜-2-일)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-[1,2,4]옥사디
아졸,

3-[5-(5-클로로-티오펜-3-일)-이속사졸-3-일메틸설파닐]-4-에틸-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸,

3-[3-(4-에틸-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-5-플루오로-벤조니
트릴,

4-에틸-3-(5-페닐-이속사졸-3-일메틸설파닐)-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸,

4-메틸-3-(5-페닐-이속사졸-3-일메틸설파닐)-5-티오펜-3-일-4H-[1,2,4]트리아졸,

4-에틸-3-퓨란-2-일-5-(5-페닐-이속사졸-3-일메틸설파닐)-4H-[1,2,4]트리아졸,

4-[4-에틸-5-(5-페닐-이속사졸-3-일메틸설파닐)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일]-피리딘,

4-[4-메틸-5-(5-페닐-이속사졸-3-일메틸설파닐)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일]-피리딘,

2-(4-에틸-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-m-톨릴-[1,3,4]옥사디아졸,

4-[4-메틸-5-(5-m-톨릴-[1,3,4]옥사디아졸-2-일메틸설파닐)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일]-피리딘,

4-[4-에틸-5-(5-m-톨릴-[1,3,4]옥사디아졸-2-일메틸설파닐)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일]-피리딘,

4-{5-[5-(5-클로로-티오펜-3-일)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피리
딘,
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3-[3-(4-에틸-5-피리딘-4-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-4-플루오로-벤조
니트릴,

3-[3-(4-에틸-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-4-플루오로-벤조니
트릴,

3-[3-(4-에틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-4-플루오로-벤조
니트릴,

3-[3-(4-에틸-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-벤조니트릴,

3-[5-(4-에틸-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-벤조니트릴,

3-[3-(4-메틸-5-트리플루오로메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-벤조니트릴,

5-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-3-(4-메틸-5-트리플루오로메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥
사디아졸,

2-클로로-4-[3-(4-에틸-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-피리딘,

2-클로로-4-[3-(5-퓨란-2-일-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-피리딘,

2-(3-클로로-페닐)-5-[4-메틸-5-(2-메틸-티아졸-4-일)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-[1,3,4]옥사디아
졸,

2-(3-클로로-페닐)-5-(4-메틸-5-티아졸-4-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,3,4]옥사디아졸,

2-(3-클로로-페닐)-5-(5-퓨란-2-일-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,3,4]옥사디아졸,

2-(3-클로로-페닐)-5-(4-에틸-5-트리플루오로메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,3,4]옥사디아졸,

4-{4-에틸-5-[5-(4-메틸-티오펜-2-일)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피리딘,

3-(4-에틸-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-(4-메틸-티오펜-2-일)-[1,2,4]옥사디아졸,

3-(3-클로로-페닐)-5-(4-에틸-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

4-{5-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일메틸설파닐]-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피리딘,

4-{4-에틸-5-[5-(3-니트로-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일메틸설파닐]-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피리딘,

2-(4-에틸-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-(3-니트로-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸,

4-{5-[5-(3-클로로-페닐)-이속사졸-3-일메틸설파닐]-4-시클로프로필-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피리딘,

3-[5-(3-클로로-페닐)-이속사졸-3-일메틸설파닐]-4-에틸-5-(4-메톡시-페닐)-4H-[1,2,4]트리아졸,

5-(3-클로로-페닐)-3-[1-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐)-에틸]-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(3-클로로-페닐)-3-[1-(4-에틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐)-에틸]-[1,2,4]옥사디아졸,

4-(5-{1-[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-에틸설파닐}-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-피리딘,

4-(5-{1-[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-에틸설파닐}-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-피리딘,

3-[5-(4-에틸-5-피리딘-4-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일]-벤조니트릴,

3-[5-(4-에틸-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일]-벤조니트릴,

3-[5-(4-메틸-5-피리딘-4-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일]-벤조니트릴,
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3-[5-(4-시클로프로필-5-피리딘-4-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일]-벤조니트
릴,

4-{5-[5-(3-클로로-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일메틸설파닐]-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피리딘,

4-{5-[5-(3-클로로-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일메틸설파닐]-4-시클로프로필-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피리
딘,

4-{5-[5-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일메틸설파닐]-4-시클로프로필-4H-[1,2,4]트리아졸
-3-일}-피리딘,

2-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-5-[4-에틸-5-(4-메톡시-페닐)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-[1,3,4]옥
사디아졸,

4-{5-[5-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일메틸설파닐]-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-
피리딘,

4-{5-[5-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일메틸설파닐]-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-
피리딘,

2-(3-클로로-페닐)-5-[4-에틸-5-(4-메톡시-페닐)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-[1,3,4]옥사디아졸,

2-(3-클로로-페닐)-5-[1-(4-에틸-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐)-에틸]-[1,3,4]옥사디아졸,

5-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-3-[1-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐)-에틸]-[1,2,4]
옥사디아졸,

4-(5-{1-[5-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-에틸설파닐}-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-
3-일)-피리딘,

4-(5-{1-[5-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-에틸설파닐}-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-
3-일)-피리딘,

2-클로로-4-[3-(4-시클로프로필-5-피리딘-4-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-
일]-피리딘,

4-{5-[5-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일메틸설파닐]-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피
리딘,

4-{4-에틸-5-[5-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일메틸설파닐]-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피
리딘,

4-{4-시클로프로필-5-[5-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일메틸설파닐]-4H-[1,2,4]트리아졸-
3-일}-피리딘,

2-(4-에틸-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸,

2-[4-에틸-5-(4-메톡시-페닐)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-5-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-[1,3,4]옥사
디아졸,

4-{5-[5-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-이속사졸-3-일메틸설파닐]-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피리딘,

4-(5-{1-[5-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-이속사졸-3-일]-에틸설파닐}-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-피리
딘,

4-{5-[5-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-이속사졸-3-일메틸설파닐]-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피리딘,

4-(5-{1-[5-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-이속사졸-3-일]-에틸설파닐}-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-피리
딘,

4-{5-[5-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-이속사졸-3-일메틸설파닐]-4-시클로프로필-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-
피리딘,
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4-(5-{1-[5-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-이속사졸-3-일]-에틸설파닐}-4-시클로프로필-4H-[1,2,4]트리아졸-3-
일)-피리딘,

3-[5-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-이속사졸-3-일메틸설파닐]-4-에틸-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸,

3-{1-[5-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-이속사졸-3-일]-에틸설파닐}-4-에틸-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸,

4-(5-{1-[5-(3-클로로-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일]-에틸설파닐}-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-피리딘,

4-(5-{1-[5-(3-클로로-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일]-에틸설파닐}-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-피리딘,

4-(5-{1-[5-(3-클로로-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일]-에틸설파닐}-4-시클로프로필-4H-[1,2,4]트리아졸-3-
일)-피리딘,

5-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-3-(5-퓨란-2-일-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아
졸,

5-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-3-(5-퓨란-3-일-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아
졸,

4-클로로-2-[3-(4-에틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-페놀,

2-클로로-4-[5-(4-메틸-5-피리딘-4-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일]-피리딘,

2-클로로-4-[5-(4-에틸-5-피리딘-4-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일]-피리딘,

2-클로로-4-[5-(4-시클로프로필-5-피리딘-4-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,3,4]옥사디아졸-2-
일]-피리딘,

2-클로로-4-[5-(4-에틸-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일]-피리딘,

2-클로로-4-{5-[4-에틸-5-(4-메톡시-페닐)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-[1,3,4]옥사디아졸-2-일}-피
리딘,

2-(3-클로로-페닐)-5-{1-[5-(4-메톡시-페닐)-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐]-에틸}-[1,3,4]옥사디아
졸,

4-(5-{1-[5-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일]-에틸설파닐}-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-
3-일)-피리딘,

5-(5-브로모-2-플루오로-페닐)-3-(4-에틸-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아
졸,

2-(3-클로로-페닐)-5-[5-(4-메톡시-페닐)-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-[1,3,4]옥사디아졸,

4-{5-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일메틸설파닐]-4-시클로프로필-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피리
딘,

4-{5-[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-4-시클로프로필-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피리
딘,

4-(5-{1-[5-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일]-에틸설파닐}-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-
일)-피리딘,

4-(4-에틸-5-{1-[5-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일]-에틸설파닐}-4H-[1,2,4]트리아졸-3-
일)-피리딘,

4-(4-시클로프로필-5-{1-[5-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일]-에틸설파닐}-4H-[1,2,4]트리
아졸-3-일)-피리딘,

4-(4-시클로프로필메틸-5-{1-[5-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일]-에틸설파닐}-4H-[1,2,4]
트리아졸-3-일)-피리딘,
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2-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-5-{1-[4-메틸-5-(2-메틸-티아졸-4-일)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐]-에틸}-
[1,3,4]옥사디아졸,

4-(5-{1-[5-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일]-에틸설파닐}-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-
3-일)-피리딘,

4-(5-{1-[5-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일]-에틸설파닐}-4-시클로프로필-4H-[1,2,4]트
리아졸-3-일)-피리딘,

2-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-5-[1-(4-에틸-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐)-에틸]-[1,3,4]옥
사디아졸,

2-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-5-{1-[4-메틸-5-(2-메틸-티아졸-4-일)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐]-에
틸}-[1,3,4]옥사디아졸,

4-(4-시클로프로필메틸-5-{1-[5-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-이속사졸-3-일]-에틸설파닐}-4H-[1,2,4]트리아졸-
3-일)-피리딘,

4-(5-{1-[5-(3-플루오로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-에틸설파닐}-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-피리
딘,

4-(4-시클로프로필-5-{1-[5-(3-플루오로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-에틸설파닐}-4H-[1,2,4]트리아졸-3-
일)-피리딘,

4-(5-{1-[5-(4-메톡시-페닐)-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐]-에틸}-[1,3,4]옥사디아졸-2-일)-2-메틸
-피리딘,

4-(5-{1-[4-에틸-5-(4-메톡시-페닐)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐]-에틸}-[1,3,4]옥사디아졸-2-일)-2-메틸
-피리딘,

4-{5-[1-(4-에틸-5-피리딘-4-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐)-에틸]-[1,3,4]옥사디아졸-2-일}-2-메틸-피
리딘,

4-{5-[1-(4-시클로프로필-5-피리딘-4-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐)-에틸]-[1,3,4]옥사디아졸-2-일}-2-
메틸-피리딘,

4-{5-[1-(5-퓨란-2-일-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐)-에틸]-[1,3,4]옥사디아졸-2-일}-2-메틸-피리
딘,

2-(3-클로로-페닐)-5-{1-[4-메틸-5-(2-메틸-티아졸-4-일)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐]-에틸}-[1,3,4]옥
사디아졸,

3-(5-{1-[5-(3-클로로-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일]-에틸설파닐}-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-피리딘,

4-(5-{1-[5-(3-클로로-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일]-에틸설파닐}-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-2-메틸
-피리딘,

4-(5-{1-[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-에틸설파닐}-4-시클로프로필-4H-[1,2,4]트리아졸-3-
일)-피리딘,

5-(3-클로로-페닐)-3-{1-[5-(4-메톡시-페닐)-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐]-에틸}-[1,2,4]옥사디아
졸,

4-(5-{1-[5-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-에틸설파닐}-4-시클로프로필-4H-[1,2,4]트
리아졸-3-일)-피리딘,

5-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-3-{1-[5-(4-메톡시-페닐)-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐]-에틸}-
[1,2,4]옥사디아졸,

4-[5-(4-에틸-5-피리딘-4-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일]-2-메틸-피리딘,

4-[5-(4-시클로프로필-5-피리딘-4-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일]-2-메틸-
피리딘,
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4-{5-[5-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-4-시클로프로필-4H-[1,2,4]트리아졸
-3-일}-피리딘,

4-[5-(5-퓨란-2-일-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일]-2-메틸-피리딘,

4-(5-{1-[5-(3-클로로-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일]-에틸설파닐}-4-시클로프로필메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-
3-일)-피리딘,

4-(5-{1-[5-(4-플루오로-페닐)-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐]-에틸}-[1,3,4]옥사디아졸-2-일)-2-메
틸-피리딘,

4-(5-{1-[5-(3-플루오로-페닐)-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐]-에틸}-[1,3,4]옥사디아졸-2-일)-2-메
틸-피리딘,

3-[3-(4-시클로프로필-5-피리딘-4-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-4-플루오
로-벤조니트릴,

4-클로로-2-[3-(4-시클로프로필-5-피리딘-4-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-
일]-페놀,

4-{4-시클로프로필-5-[5-(3-메톡시-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피리
딘,

4-{4-시클로프로필-5-[5-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-4H-[1,2,4]트리아졸-
3-일}-피리딘,

4-{4-시클로프로필-5-[5-(3-플루오로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피
리딘,

4-[4-시클로프로필-5-(5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일]-피리딘,

3-[3-(4-시클로프로필-5-피리딘-4-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-벤조니트
릴,

4-{4-시클로프로필-5-[5-(2,5-디플루오로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-4H-[1,2,4]트리아졸-3-
일}-피리딘,

4-{4-시클로프로필-5-[1-(5-m-톨릴-[1,2,4]옥사디아졸-3-일)-에틸설파닐]-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피리딘,

4-(4-시클로프로필-5-{1-[5-(3-메톡시-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-에틸설파닐}-4H-[1,2,4]트리아졸-3-
일)-피리딘,

4-{5-[5-(2-클로로-5-메틸-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-4-시클로프로필-4H-[1,2,4]트리아졸-3-
일}-피리딘,

2-[3-(4-시클로프로필-5-피리딘-4-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-4-메틸-
페놀,

4-(5-{1-[5-(2-클로로-5-메틸-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-에틸설파닐}-4-시클로프로필-4H-[1,2,4]트리아
졸-3-일)-피리딘,

{3-[3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-페닐}-메탄올,

3-[5-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-페놀,

5-(3-클로로-페닐)-3-[4-(테트라히드로-퓨란-2-일메틸)-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-
[1,2,4]옥사디아졸,

(2-클로로-페닐)-{5-[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-4-이소부틸-4H-[1,2,4]트리아졸-
3-일}-메탄올,

5-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-3-[5-티오펜-2-일-4-(2,2,2-트리플루오로-에틸)-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐
메틸]-[1,2,4]옥사디아졸,
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3-(2,5-디플루오로-페닐)-5-(4-에틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

5-퓨란-3-일-3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

3-(3-클로로-페닐)-5-(5-퓨란-2-일-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

3-(3-클로로-페닐)-5-(5-퓨란-3-일-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(3-클로로-페닐)-3-(5-퓨란-2-일-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(3-클로로-페닐)-3-(5-퓨란-3-일-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

4-{5-[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피리미딘,

4-{5-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일메틸설파닐]-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피리미딘,

3-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-5-(4-에틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디
아졸,

3-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-5-(4-에틸-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아
졸,

5-(5-클로로-티오펜-2-일)-3-(4-에틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(5-클로로-티오펜-2-일)-3-(4-에틸-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(5-클로로-티오펜-3-일)-3-(4-에틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

4-{5-[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일메톡시}-페놀,

4-{5-[5-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일메틸설파닐]-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일메
톡시}-페놀,

3-(2,5-디플루오로-페닐)-5-(4-에틸-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

3-(2,5-디플루오로-페닐)-5-(5-퓨란-2-일-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

4-(5-{1-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-에틸설파닐}-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-피리딘,

4-{5-[5-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-4-시클로프로필-4H-[1,2,4]트리아졸
-3-일}-피리미딘,

2-(5-{1-[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-에틸설파닐}-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-5-메톡
시-피리미딘,

2-(5-{1-[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-에틸설파닐}-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-피리미
딘,

4-(5-{1-[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-에틸설파닐}-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-2-메톡
시피리딘,

5-(5-{1-[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-에틸설파닐}-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-2-메톡
시피리딘,

2-(5-{1-[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-에틸설파닐}-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-5-메톡
시피리딘,

3-(5-{1-[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-에틸설파닐}-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-6-메톡
시피리다진,

3-(5-{1-[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-에틸설파닐}-4-시클로프로필-4H-[1,2,4]트리아졸-3-
일)-피리딘,
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4-{5-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일메틸설파닐]-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피리딘,

5-(3-클로로-페닐)-3-(5-퓨란-2-일-4-이소부틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(3-클로로-페닐)-3-[4-(3-메틸설파닐-프로필)-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-[1,2,4]
옥사디아졸,

5-(3-클로로-페닐)-3-(4-헥실-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(3-클로로-페닐)-3-(4-시클로프로필메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디
아졸,

5-(3-클로로-페닐)-3-[4-(3-플루오로-벤질)-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-[1,2,4]옥사
디아졸,

5-(3-클로로-페닐)-3-[4-(3-메틸-벤질)-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-[1,2,4]옥사디아
졸,

5-(3-클로로-페닐)-3-[4-(2-메틸-부틸)-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-[1,2,4]옥사디아
졸,

5-(3-클로로-페닐)-3-[4-(3-메틸-부틸)-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-[1,2,4]옥사디아
졸,

5-(3-클로로-페닐)-3-[4-(2-플루오로-벤질)-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-[1,2,4]옥사
디아졸,

5-(3-클로로-페닐)-3-(4-에틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일옥시메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

4-{5-[5-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메톡시]-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피리
딘,

4-(5-{1-[5-(3-클로로-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일]-에톡시}-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-피리딘,

4-(5-{1-[3-(3-클로로-페닐)-이속사졸-5-일]-에톡시}-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-피리딘,

5-(2-메톡시-페닐)-3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

5-퓨란-2-일-3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

3-[3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-벤조산 메틸 에스
테르,

5-(2-플루오로-페닐)-3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(2,5-디플루오로-페닐)-3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-(3-비닐-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(3-디플루오로메톡시-페닐)-3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아
졸,

5-(4-메톡시-티오펜-3-일)-3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(2-클로로-페닐)-3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(4-플루오로-페닐)-3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

3-(3-클로로-페닐)-5-[1-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐)-에틸]-[1,2,4]옥사디아졸,

-(5-{1-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-에틸설파닐}-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-피리딘,

3-(3-클로로-페닐)-5-[2-(4-에틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-에틸]-[1,2,4]옥사디아졸,
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5-(3-클로로-페닐)-3-(5-퓨란-2-일-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

2-(3-클로로-페닐)-5-[2-(5-퓨란-2-일-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-에틸]-[1,3,4]옥사디아졸,

2-(3-클로로-페닐)-5-[2-(4-에틸-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-에틸]-[1,3,4]옥사디아졸,

2-(3-클로로-페닐)-5-[2-(4-시클로프로필-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-에틸]-[1,3,4]옥사디아졸,

4-(5-{2-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-에틸}-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-피리딘,

4-(5-{2-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-에틸}-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-피리딘,

4-(5-{2-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-에틸}-4-시클로프로필-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-피리
딘,

4-(5-{2-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-프로필}-4-시클로프로필-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-피
리딘,

4-(5-{2-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-2-메틸-프로필}-4-시클로프로필-4H-[1,2,4]트리아졸-
3-일)-피리딘,

4-(5-{2-[5-(3-클로로-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일]-프로필}-4-시클로프로필-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-피
리딘,

8-[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸]-3-피리딘-4-일-5,6,7,8-테트라히드로-[1,2,4]트리아졸로
[4,3-a]피리딘,

8-[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸]-3-티오펜-2-일-5,6,7,8-테트라히드로-[1,2,4]트리아졸로
[4,3-a]피리딘,

8-[5-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸]-3-피리딘-4-일-5,6,7,8-테트라히드로-[1,2,4]
트리아졸로[4,3-a]피리딘,

5-(5-브로모-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸,

3-[3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-페닐아민,

5-(3-클로로-페닐)-3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-설포닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(3-클로로-페닐)-3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-설피닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

2-메틸-6-[3-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-피리딘,

4-(5-{1-[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-에틸설파닐}-4-에틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-피리딘
-2-올,

4-(5-{2-[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-프로필}-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-피리딘,

[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸]-메틸-(4-메틸-5-피리딘-4-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-아
민,

8-[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸]-3-피리딘-4-일-5,6,7,8-테트라히드로-[1,2,4]트리아졸로
[4,3-a]피리미딘,

8-[5-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸]-3-피리딘-4-일-5,6,7,8-테트라히드로-[1,2,4]
트리아졸로[4,3-a]피리미딘,

8-[5-(3-클로로-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일메틸]-3-피리딘-4-일-5,6,7,8-테트라히드로-[1,2,4]트리아졸로
[4,3-a]피리미딘,

8-{1-[5-(3-클로로-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일]-에틸}-3-피리딘-4-일-5,6,7,8-테트라히드로-[1,2,4]트리아
졸로[4,3-a]피리미딘,
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8-[5-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸]-3-퓨란-2-일-5,6,7,8-테트라히드로-[1,2,4]트
리아졸로[4,3-a]피리미딘,

8-{1-[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-에틸}-3-피리딘-4-일-5,6,7,8-테트라히드로-[1,2,4]트리아
졸로[4,3-a]피리미딘,

3-(4-에틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-5-(1H-pyrrol-3-일)-[1,2,4]옥사디아졸,

4-{5-[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일메틸설파닐]-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일}-피리딘 1-옥
시드,

5-(3-클로로-페닐)-3-(2-퓨란-2-일-3-메틸-3H-이미다졸-4-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

5-(5-클로로-2-플루오로-페닐)-3-[4-(2-플루오로-에틸)-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸]-
[1,2,4]옥사디아졸,

5-(5-클로로-티오펜-3-일)-3-(4-에틸-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸,

3-[3-(4-에틸-5-퓨란-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐메틸)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-4-히드록시-벤조니
트릴,

3-(3-클로로-페닐)-5-[2-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-에틸]-[1,2,4]옥사디아졸,

4-(5-{2-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-프로필}-[1,3,4]옥사디아졸-2-일)-피리딘,

4-(5-{2-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-1-메틸-에틸}-4-시클로프로필-4H-[1,2,4]트리아졸-3-
일)-피리딘,

4-(5-{2-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-시클로프로필}-4-시클로프로필-4H-[1,2,4]트리아졸-3-
일)-피리딘, or

4-(5-{2-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-1,1-디메틸-에틸}-[1,3,4]옥사디아졸-2-일)-피리딘,

3-(5-{1-[5-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-에톡시}-4-시클로프로필-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-피
리딘,

4-(5-{1-[5-(2-클로로-5-메틸-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-에틸설파닐}-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-
일)-피리딘,

4-(5-{1-[5-(2,5-디플루오로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-에틸설파닐}-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-
피리딘,

4-(5-{1-[5-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-에틸설파닐}-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-
일)-피리딘,

4-(4-시클로프로필-5-{1-[5-(2-플루오로-5-메틸-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-3-일]-에틸설파닐}-4H-[1,2,4]트리
아졸-3-일)-피리딘,

3-{3-[1-(4-메틸-5-피리딘-4-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐)-에틸]-[1,2,4]옥사디아졸-5-일}-벤조니트릴,

3-{3-[1-(4-시클로프로필-5-피리딘-4-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일설파닐)-에틸]-[1,2,4]옥사디아졸-5-일}-벤
조니트릴,

3-{1-[5-(3-클로로-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일]-에틸설파닐}-5-피리딘-4-일-[1,2,4]트리아졸-4-일아민,

3-(3-클로로-페닐)-5-[2-(4-메틸-5-티오펜-2-일-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-에틸]-[1,2,4]옥사디아졸,

4-(5-{2-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-1-메틸-에틸}-4-시클로프로필-4H-[1,2,4]트리아졸-3-
일)-피리딘,

cis-4-(5-{2-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-시클로프로필}-4-시클로프로필-4H-[1,2,4]트리아졸
-3-일)-피리딘,

4-(5-{2-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-1,1-디메틸-에틸}-[1,3,4]옥사디아졸-2-일)-피리딘,
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4-(5-{2-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-2-메틸-프로필}-[1,3,4]옥사디아졸-2-일)-피리딘,

4-(5-{2-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-1-메틸-에틸}-[1,3,4]옥사디아졸-2-일)-피리딘,

4-(5-{2-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-시클로프로필}-[1,3,4]옥사디아졸-2-일)-피리딘,

4-(5-{2-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-시클로프로필}-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-피리
딘,

4-(5-{2-[5-(3-클로로-페닐)-[1,3,4]옥사디아졸-2-일]-프로필}-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-피리딘,

4-(5-{2-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-프로필}-[1,3,4]옥사디아졸-2-일)-피리딘,

4-(5-{2-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-프로필}-4-메틸-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-피리딘,

4-(5-{2-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-프로필}-4-시클로프로필-4H-[1,2,4]트리아졸-3-일)-피
리딘,

(S)-[1-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-2-(4-시클로프로필-5-피리딘-4-일-4H-[1,2,4]트리아졸-
3-일)-에틸]-카르밤산 tert-부틸 에스테르,

(S)-1-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-2-(4-시클로프로필-5-피리딘-4-일-4H-[1,2,4]트리아졸-
3-일)-에틸아민,

(S)-[1-[3-(3-클로로-페닐)-[1,2,4]옥사디아졸-5-일]-2-(4-시클로프로필-5-피리딘-4-일-4H-[1,2,4]트리아졸-
3-일)-에틸]-디메틸-아민,

또는 이의 염.

청구항 17.

하나 이상의 약학적으로 허용가능한 희석제, 부형제 및/또는 불활성 담체와 함께 활성 성분으로서 치료학적 유효량의 제 1
항 내지 제 16 항 중 어느 한 항에 따른 화합물을 포함하는 약학 제형물.

청구항 18.

제 17 항에 있어서, mGluR5 수용체 매개된 질환의 예방 및/또는 치료에 이용하기 위한 약학 제형물.

청구항 19.

치료에 이용하기 위한, 제 1 항 내지 제 16 항 중 어느 한 항에 따른 화합물.

청구항 20.

제 19 항에 있어서, mGluR5 수용체 매개된 질환의 예방 및/또는 치료에 이용하기 위한 화합물.

청구항 21.

제 19 항에 있어서, 신경성 질환의 예방 및/또는 치료에 이용하기 위한 화합물.

청구항 22.

제 19 항에 있어서, 정신성 질환의 예방 및/또는 치료에 이용하기 위한 화합물.
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청구항 23.

제 19 항에 있어서, 만성 및 급성 통증 질환의 예방 및/또는 치료에 이용하기 위한 화합물.

청구항 24.

mGluR5 수용체 매개된 질환의 예방 및/또는 치료에 이용하기 위한 약물의 제조시, 제 1 항 내지 제 16 항 중 어느 한 항에
따른 화합물의 용도.

청구항 25.

치료학적 유효량의 제 1 항 내지 제 16 항 중 어느 한 항에 따른 화합물을 mGluR5 수용체 매개된 질환의 예방 및/또는 치
료를 필요로 하는 인간을 포함한 포유동물에게 투여하는 것을 포함하는, mGluR5 수용체 매개된 질환의 예방 및/또는 치료
방법.

청구항 26.

mGluR5 수용체를 포함하는 세포를 유효량의 제 1 항 내지 제 16 항 중 어느 한 항에 따른 화합물로 처리하는 것을 포함하
는, mGluR5 수용체의 활성화를 저해하는 방법.

청구항 27.

하기를 포함하는, 제 2 항에 따른 화합물의 제조 방법:

[식 중, R' 및 R"은 화학식 I에서 M2-(R3)n-X
4-Q-(R 4)m2 로 표시되는 작용기 또는 (CH2)nX 와 같은 이탈기를 포함하는

데, X는 클로로 또는 메실레이트와 같은 임의의 적당한 이탈기 또는 부차적으로 이탈기로 전환될 수 있는 작용기이며, Q,
X4, R3, R4, M2, m2 및 n은 제 1 항에 정의된 바와 같다].

요약

본 발명은 화학식 I의 신규 화합물,

이의 제조 방법 및 거기에서 제조된 신규 중간체, 상기 화합물을 포함하는 약학 제형물 및 치료에서 상기 화합물의 용도에
관한 것이다. 특히, mGluR 그룹 I 수용체, 더욱 특히 mGluR5에 대해 강력하고 선택적인 본 발명에 따른 화합물이 존재한
다. 그리하여, 본 발명의 화합물은 mGluR5 수용체 매개된 질환, 예를 들면, 급성 및 만성 신경 및 정신 질환 및 만성 및 급
성 통증 질환의 예방 및/또는 치료에 적합하다고 기대된다.
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