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【手続補正書】
【提出日】平成20年9月26日(2008.9.26)
【手続補正１】
【補正対象書類名】特許請求の範囲
【補正対象項目名】全文
【補正方法】変更
【補正の内容】
【特許請求の範囲】
【請求項１】
　式（Ｉ）

【化１】

［式中、
Ｒ1は、水素、Ｃ1-4アルキル、－Ｃ1-4アルキル－ＯＨ、－Ｃ1-4アルキル－ＣＮ、－Ｃ1-

4アルキル－ＮＯ2、－Ｃ1-4アルキル－Ｎ（ＲAＲB）、－Ｃ1-4アルキル－ＣＯ2Ｈ、－（
Ｃ1-4アルキル）－Ｘ－Ｒ7、－ＣＨ2－アリールおよび－ＣＨ2－ヘテロアリールから成る
群から選択され、ここで、前記－ＣＨ2－アリールおよび－ＣＨ2－ヘテロアリール基の前
記アリールまたはヘテロアリール基は場合によりハロゲン、Ｃ1-4アルキル、ハロゲン置
換Ｃ1-4アルキル、Ｃ1-4アルコキシ、ハロゲン置換Ｃ1-4アルコキシ、－Ｃ1-4アルキル－
ＣＮ、－Ｃ1-4アルキル－ＯＨ、シアノ、ニトロ、アミノ、Ｃ1-4アルキルアミノ、ジ（Ｃ

1-4アルキル）アミノ、－Ｓ－Ｃ1-4アルキル、－Ｓ－（ハロゲン置換Ｃ1-4アルキル）、
－ＳＯ－Ｃ1-4アルキル、－ＳＯ2－Ｃ1-4アルキル、－Ｏ－アラルキル、－Ｃ（Ｏ）Ｏ－
Ｃ1-4アルキル、－ＣＯ2Ｈ、－Ｃ（Ｏ）Ｈ、ヘテロアリールまたはヘテロシクロアルキル
から独立して選択される１個以上の置換基で置換されていてもよく、
ここでＲAおよびＲBは、独立して、水素またはＣ1-4アルキルから選択されるか、または
、ＲAとＲBは、これらが結合している窒素原子と一緒になって、場合によりＯ、Ｓまたは
Ｎから選択される追加的ヘテロ原子を１から２個含有していてもよくかつ場合によりＣ1-

4アルキルで置換されていてもよい５員から７員の芳香、部分不飽和もしくは飽和環構造
を形成しており、
ここでＸは、－Ｓ－、－ＳＯ－、－ＳＯ2－、－Ｏ－ＳＯ2－、－Ｏ－、－Ｃ（ＯＨ）－、
－Ｃ（＝Ｎ（ＯＨ））－、－Ｃ（Ｏ）－、－Ｃ（Ｏ）－Ｏ－、－ＮＲC－、－ＮＲC－Ｃ（
Ｏ）－、－Ｃ（Ｏ）－ＮＲC－、－ＮＲC－ＳＯ2－および－ＳＯ2－ＮＲC－（ここで、ＲC



(3) JP 2008-514707 A5 2008.11.20

は水素またはＣ1-4アルキルから選択される）から成る群から選択され、
ここでＲ7は、Ｃ1-4アルキル、ハロゲン置換Ｃ1-4アルキル、Ｃ2-4アルケニル、アリール
、アラルキル、ビフェニル、シクロアルキル、シクロアルキル－（Ｃ1-4アルキル）－、
ヘテロアリール、ヘテロアリール－（Ｃ1-4アルキル）－、ヘテロシクロアルキルおよび
ヘテロシクロアルキル－（Ｃ1-4アルキル）－から成る群から選択され、ここで、前記シ
クロアルキル、アリール、ヘテロアリールまたはヘテロシクロアルキル基は、単独または
置換基の一部であるかに拘わらず、場合によりハロゲン、ヒドロキシ、カルボキシ、Ｃ1-

4アルキル、ハロゲン置換Ｃ1-4アルキル、Ｃ1-4アルコキシ、ハロゲン置換Ｃ1-4アルコキ
シ、シアノ、ニトロ、アミノ、Ｃ1-4アルキルアミノ、ジ（Ｃ1-4アルキル）アミノ、－Ｓ
（Ｏ）0-2－（Ｃ1-4アルキル）、－ＳＯ2－Ｎ（ＲD）2（ここで、ＲDは各々独立して水素
またはＣ1-4アルキルから選択される）、ヘテロアリールまたはヘテロシクロアルキルか
ら独立して選択される１個以上の置換基で置換されていてもよいが、但し
ＸがＯまたはＮＲCの時にはＲ6がＣ2-4アルケニル以外であることを条件とし、
Ｒ2は、水素、ハロゲン、Ｃ1-4アルキル、ハロゲン置換Ｃ1-4アルキル、シアノ、ニトロ
、アミノ、Ｃ1-4アルキルアミノ、ジ（Ｃ1-4アルキル）アミノ、－Ｏ－Ｃ1-4アルキル、
－Ｓ－Ｃ1-4アルキル、－ＳＯ－Ｃ1-4アルキル、－ＳＯ2－Ｃ1-4アルキルおよび－ＮＲE

－Ｃ（Ｏ）－Ｃ1-4アルキル（ここで、ＲEは水素またはＣ1-4アルキルから選択される）
から成る群から選択され、
Ｒ3は、水素、ハロゲン、Ｃ1-4アルキル、ハロゲン置換Ｃ1-4アルキル、シアノ、ニトロ
、アミノ、Ｃ1-4アルキルアミノ、ジ（Ｃ1-4アルキル）アミノ、－Ｏ－Ｃ1-4アルキル、
－Ｓ－Ｃ1-4アルキル、－ＳＯ－Ｃ1-4アルキル、－ＳＯ2－Ｃ1-4アルキルおよび－ＮＲF

－Ｃ（Ｏ）－Ｃ1-4アルキル（ここで、ＲFは水素またはＣ1-4アルキルから選択される）
から成る群から選択されるが、但し
Ｒ2またはＲ3の中の少なくとも一方が水素以外であることを条件とし、
ａは、０から１の整数であり、
Ｒ4は、水素、Ｃ1-4アルキル、ハロゲン置換Ｃ1-4アルキルおよび－Ｃ（Ｏ）－Ｒ8から成
る群から選択され、
ここでＲ8は、Ｃ1-4アルキル、シクロアルキル、シクロアルキル－（Ｃ1-4アルキル）－
、アリール、アラルキル、ヘテロアリール、ヘテロアリール－（Ｃ1-4アルキル）－、ヘ
テロシクロアルキルおよびヘテロシクロアルキル－（Ｃ1-4アルキル）－から成る群から
選択され、ここで、前記アルキル、シクロアルキル、アリール、ヘテロアリールまたはヘ
テロシクロアルキル基は、単独または置換基の一部であるかに拘わらず、場合によりハロ
ゲン、ヒドロキシ、カルボキシ、Ｃ1-4アルキル、ハロゲン置換Ｃ1-4アルキル、Ｃ1-4ア
ルコキシ、ハロゲン置換Ｃ1-4アルコキシ、シアノ、ニトロ、アミノ、Ｃ1-4アルキルアミ
ノまたはジ（Ｃ1-4アルキル）アミノから独立して選択される１個以上の置換基で置換さ
れていてもよく、
Ｒ5は、水素、ハロゲン、Ｃ1-4アルキルおよびハロゲン置換Ｃ1-4アルキルから成る群か
ら選択され、
Ｒ6は、Ｃ1-4アルキル、ハロゲン置換Ｃ1-4アルキル、－Ｃ1-4アルキル－ＯＨ、－Ｃ1-4

アルキル－ＣＮ、－Ｃ1-4アルキル－ＮＯ2、－Ｃ1-4アルキル－Ｎ（ＲGＲH）、Ｃ1-4アル
キル－ＣＯ2Ｈ、－（Ｃ1-4アルキル）－Ｙ－Ｒ9、－ＣＨ2－アリールおよび－ＣＨ2－ヘ
テロアリールから成る群から選択され、ここで、前記－ＣＨ2－アリールおよび－ＣＨ2－
ヘテロアリール基の前記アリールまたはヘテロアリールは場合によりハロゲン、ヒドロキ
シ、Ｃ1-4アルキル、ハロゲン置換Ｃ1-4アルキル、Ｃ1-4アルコキシ、ハロゲン置換Ｃ1-4

アルコキシ、シアノ、ニトロ、アミノ、Ｃ1-4アルキルアミノ、ジ（Ｃ1-4アルキル）アミ
ノ、－Ｓ（Ｏ）0-2－Ｃ1-4アルキルまたは－ＳＯ2－Ｎ（ＲJ）2（ここで、ＲJは各々独立
して水素またはＣ1-4アルキルから選択される）から独立して選択される１個以上の置換
基で置換されていてもよく、
ここでＲGおよびＲHは、独立して、水素またはＣ1-4アルキルから選択されるか、または
、
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ＲGとＲHは、これらが結合している窒素原子と一緒になって、場合によりＯ、ＳまたはＮ
から選択される追加的ヘテロ原子を１から２個含有していてもよくかつ場合によりＣ1-4

アルキルで置換されていてもよい５員から７員の芳香、部分不飽和もしくは飽和環構造を
形成しており、
ここでＹは、－Ｓ－、－ＳＯ－、－ＳＯ2－、－Ｏ－ＳＯ2－、－Ｏ－、－Ｃ（ＯＨ）－、
－Ｃ（＝Ｎ（ＯＨ））－、－Ｃ（Ｏ）－、－Ｃ（Ｏ）－Ｏ－、－ＮＲK－、－ＮＲK－Ｃ（
Ｏ）－、－Ｃ（Ｏ）－ＮＲK－、－ＮＲK－ＳＯ2－および－ＳＯ2－ＮＲK－（ここで、ＲK

は水素またはＣ1-4アルキルから選択される）から成る群から選択され、
ここでＲ9は、Ｃ1-4アルキル、ハロゲン置換Ｃ1-4アルキル、Ｃ2-4アルケニル、アリール
、アラルキル、ビフェニル、シクロアルキル、シクロアルキル－（Ｃ1-4アルキル）－、
ヘテロアリール、ヘテロアリール－（Ｃ1-4アルキル）－、ヘテロシクロアルキルおよび
ヘテロシクロアルキル－（Ｃ1-4アルキル）－から成る群から選択され、ここで、前記シ
クロアルキル、アリール、ヘテロアリールまたはヘテロシクロアルキル基は、単独または
置換基の一部であるかに拘わらず、場合によりハロゲン、ヒドロキシ、カルボキシ、Ｃ1-

4アルキル、ハロゲン置換Ｃ1-4アルキル、Ｃ1-4アルコキシ、ハロゲン置換Ｃ1-4アルコキ
シ、シアノ、ニトロ、アミノ、Ｃ1-4アルキルアミノ、ジ（Ｃ1-4アルキル）アミノ、－Ｓ
（Ｏ）0-2－（Ｃ1-4アルキル）、－ＳＯ2－Ｎ（ＲL）2または－ＮＲM－Ｃ（Ｏ）－Ｃ1-4

アルキル（ここで、ＲLは各々独立して水素またはＣ1-4アルキルから選択され、そしてＲ
Mは水素またはＣ1-4アルキルから選択される）から独立して選択される１個以上の置換基
で置換されていてもよいが、但し
ＹがＯまたはＮＲKの時にはＲ9がＣ2-4アルケニル以外であることを条件とし、
Ｒ4が水素でありかつＲ5が水素の時にはＲ6がＣ1-4アルキル以外であることを条件とし、
更に、Ｒ1が水素であり、ａが０であり、Ｒ4が水素でありそしてＲ5がＣ1-4アルキルの時
にはＲ6がＣ1-4アルキル以外であることも条件とし、
更に、Ｒ1が水素であり、ａが０であり、Ｒ2が－Ｏ－Ｃ1-4アルキルであり、Ｒ3が水素で
あり、Ｒ4が水素であり、Ｒ5が水素の時にはＲ6が－ＣＨ2－フェニル（このフェニルは－
Ｏ－Ｃ1-4アルキルで置換されている）以外であることも条件とし、
更に、Ｒ1が水素であり、ａが０であり、Ｒ4が水素でありそしてＲ5が水素の時にはＲ6が
－ＣＨ2－（ベンゾイミダゾリル）（ここで、このベンゾイミダゾリルはハロゲン、Ｃ1-4

アルキルまたは－Ｏ－Ｃ1-4アルキルから選択される１から２個の置換基で置換されてい
る）以外であることも条件とする］
で表される化合物またはこれの製薬学的に受け入れられる塩。
【請求項２】
　Ｒ1が水素、Ｃ1-4アルキル、－Ｃ1-4アルキル－ＯＨ、－Ｃ1-4アルキル－ＣＮ、－Ｃ1-

4アルキル－Ｘ－Ｒ7、－ＣＨ2－フェニルおよび－ＣＨ2－ヘテロアリールから成る群から
選択され、ここで、前記－ＣＨ2－フェニルまたは－ＣＨ2－ヘテロアリール基の前記フェ
ニルまたはヘテロアリールが場合によりハロゲン、Ｃ1-4アルキル、－Ｏ－Ｃ1-4アルキル
、ハロゲン置換Ｃ1-4アルキル、－Ｏ－（ハロゲン置換Ｃ1-4アルキル）、－Ｃ1-4アルキ
ル－ＣＮ、ニトロ、シアノ、－Ｓ－（ハロゲン置換Ｃ1-4アルキル）、－ＳＯ2－Ｃ1-4ア
ルキル、－Ｏ－ＣＨ2－フェニル、－Ｃ（Ｏ）Ｏ－Ｃ1-4アルキル、－Ｃ（Ｏ）Ｈ、ヘテロ
アリールまたはヘテロシクロアルキルから独立して選択される１個以上の置換基で置換さ
れていてもよく、
ここでＸが－Ｏ－、－Ｓ－、－ＳＯ－、－ＳＯ2－、－Ｃ（Ｏ）－、－Ｃ（Ｏ）－Ｏ－お
よび－Ｃ（＝Ｎ（ＯＨ））－から成る群から選択され、
ここでＲ7がＣ1-4アルキル、フェニル、－ＣＨ2－フェニル、ヘテロアリールおよびヘテ
ロシクロアルキルから成る群から選択され、ここで、前記フェニルまたはヘテロアリール
が、単独または置換基の一部であるかに拘わらず、場合によりハロゲン、シアノ、ニトロ
、Ｃ1-4アルキル、－Ｏ－Ｃ1-4アルキル、フェニルまたはヘテロアリールから独立して選
択される１個以上の置換基で置換されていてもよく、
Ｒ2が水素、ハロゲン、Ｃ1-4アルキル、ハロゲン置換Ｃ1-4アルキル、－Ｏ－Ｃ1-4アルキ
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ル、シアノおよびニトロから成る群から選択され、
Ｒ3が水素、ハロゲン、Ｃ1-4アルキル、ハロゲン置換Ｃ1-4アルキル、－Ｏ－Ｃ1-4アルキ
ル、シアノおよびニトロから成る群から選択されるが、但し
Ｒ2またはＲ3の中の少なくとも一方が水素以外であることを条件とし、
ａが０から１の整数であり、
Ｒ4が水素、Ｃ1-4アルキルおよび
【化２】

から成る群から選択され、
Ｒ5が水素、ハロゲンおよびＣ1-4アルキルから成る群から選択され、
Ｒ6がＣ1-4アルキル、ハロゲン置換Ｃ1-4アルキル、－Ｃ1-4アルキル－ＣＮ、－Ｃ1-4ア
ルキル－ＯＨ、－Ｃ1-4アルキル－Ｙ－Ｒ9および－ＣＨ2－フェニルから成る群から選択
され、ここで、前記フェニルが場合によりハロゲン、Ｃ1-4アルキル、ハロゲン置換Ｃ1-4

アルキル、－Ｏ－Ｃ1-4アルキル、－Ｏ－（ハロゲン置換Ｃ1-4アルキル）、ニトロまたは
シアノから独立して選択される１から２個の置換基で置換されていてもよく、
ここでＹが－Ｏ－、－Ｓ－、－ＳＯ－、－ＳＯ2－および－Ｏ－ＳＯ2－から成る群から選
択され、
ここでＲ9がＣ1-4アルキル、ハロゲン置換Ｃ1-4アルキル、フェニルおよび－ＣＨ2－フェ
ニルから選択され、ここで、前記フェニルが、単独または置換基の一部であるかに拘わら
ず、場合によりハロゲン、Ｃ1-4アルキル、ハロゲン置換Ｃ1-4アルキル、－Ｏ－Ｃ1-4ア
ルキル、－Ｏ－（ハロゲン置換Ｃ1-4アルキル）、シアノ、ニトロまたは－ＮＲM－Ｃ（Ｏ
）－Ｃ1-4アルキル（ここで、ＲMは水素またはＣ1-4アルキルから選択される）から独立
して選択される１個以上の置換基で置換されていてもよいが、但し
Ｒ4が水素でありかつＲ5が水素の時にはＲ6がＣ1-4アルキル以外であることを条件とし、
更に、Ｒ1が水素であり、ａが０であり、Ｒ4が水素でありそしてＲ5がＣ1-4アルキルの時
にはＲ6がＣ1-4アルキル以外であることも条件とし、
更に、Ｒ1が水素であり、ａが０であり、Ｒ2が－Ｏ－Ｃ1-4アルキルであり、Ｒ3が水素で
あり、Ｒ4が水素であり、Ｒ5が水素の時にはＲ6が－ＣＨ2－フェニル（このフェニルは－
Ｏ－Ｃ1-4アルキルで置換されている）以外であることも条件とする、
請求項２記載の化合物またはこれの製薬学的に受け入れられる塩。
【請求項３】
　Ｒ1が水素、－Ｃ1-4アルキル、－Ｃ1-4アルキル－ＣＮ、－Ｃ1-4アルキル－Ｏ－Ｃ1-4

アルキルおよび－Ｃ1-4アルキル－Ｓ（Ｏ）0-2－Ｃ1-4アルキルから成る群から選択され
、
Ｒ2が水素、ハロゲン、Ｃ1-4アルキル、ハロゲン置換Ｃ1-4アルキル、－Ｏ－Ｃ1-4アルキ
ルおよびニトロから成る群から選択され、
Ｒ3がハロゲン、Ｃ1-4アルキル、－Ｏ－Ｃ1-4アルキル、シアノおよびニトロから成る群
から選択され、
ａが０から１の整数であり、
Ｒ4が水素、Ｃ1-4アルキルおよび
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【化３】

から成る群から選択され、
Ｒ5が水素およびＣ1-4アルキルから成る群から選択され、
Ｒ6がＣ1-4アルキル、ハロゲン置換Ｃ1-4アルキル、－Ｃ1-4アルキル－ＣＮ、－Ｃ1-4ア
ルキル－ＯＨ、－Ｃ1-4アルキル－Ｙ－Ｒ9および－ＣＨ2－フェニルから成る群から選択
され、ここで、前記フェニルが場合によりハロゲンで置換されていてもよく、
Ｙが－Ｏ－、－Ｓ－、－ＳＯ－、－ＳＯ2－および－Ｏ－ＳＯ2－から選択され、
Ｒ9がＣ1-4アルキル、ハロゲン置換Ｃ1-4アルキル、フェニルおよび－ＣＨ2フェニルから
選択され、ここで、前記フェニルが、単独または置換基の一部であるかに拘わらず、場合
によりハロゲン、Ｃ1-4アルキル、－Ｏ－Ｃ1-4アルキルまたは－ＮＲM－Ｃ（Ｏ）－Ｃ1-4

アルキル（ここで、ＲMは水素またはＣ1-2アルキルから選択される）から独立して選択さ
れる１個以上の置換基で置換されていてもよいが、但し
Ｒ4が水素でありかつＲ5が水素の時にはＲ6がＣ1-4アルキル以外であることを条件とし、
更に、Ｒ1が水素であり、ａが０であり、Ｒ4が水素でありそしてＲ5がＣ1-4アルキルの時
にはＲ6がＣ1-4アルキル以外であることも条件とする、
請求項２記載の化合物またはこれの製薬学的に受け入れられる塩。
【請求項４】
　Ｒ1が水素、メチル、エチル、ｎ－プロピル、ｎ－ブチル、シアノ－メチル、メトキシ
－メチルおよびメチル－チオ－メチルから成る群から選択され、
Ｒ2が水素、クロロ、フルオロ、メチル、トリフルオロメチル、メトキシおよびニトロか
ら成る群から選択され、
Ｒ3がクロロ、フルオロ、メチル、メトキシ、シアノおよびニトロから成る群から選択さ
れ、
ａが０から１の整数であり、
Ｒ4が水素、メチル、エチルおよび
【化４】

から成る群から選択され、
Ｒ5が水素およびメチルから成る群から選択され、
Ｒ6がメチル、クロロ－メチル－、トリフルオロメチル、シアノ－メチル－、ヒドロキシ
－メチル、３－フルオロ－ベンジル－、メトキシ－メチル－、エトキシ－メチル－、メチ
ル－チオ－メチル－、エチル－チオ－メチル－、ｎ－プロピル－チオ－メチル－、イソプ
ロピル－チオ－メチル－、トリフルオロエチル－チオ－メチル－、ベンジル－チオ－メチ
ル－、４－フルオロフェニル－チオ－メチル－、４－メトキシベンジル－チオ－メチル－
、４－クロロベンジル－チオ－メチル－、４－フルオロベンジル－チオ－メチル－、メチ
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ル－スルホニル－メチル－、エチル－スルホニル－メチル－、ｎ－プロピル－スルホニル
－メチル－、イソプロピル－スルホニル－メチル－、トリフルオロエチル－スルホニル－
メチル－、４－フルオロフェニル－スルホニル－メチル－、４－メチルフェニル－スルホ
ニル－メチル－、４－メチルフェニル－スルホニルオキシ－メチル－、ベンジル－スルホ
ニル－メチル－、４－フルオロベンジル－スルホニル－メチル－、４－メトキシベンジル
－スルホニル－メチル－および４－メチルカルボニルアミノフェニル－スルホニル－メチ
ル－から成る群から選択されるが、但し
Ｒ4が水素でありかつＲ5が水素の時にはＲ6がメチル以外であることを条件とし、
更に、Ｒ1が水素であり、ａが０であり、Ｒ4が水素でありそしてＲ5がメチルの時にはＲ6

がメチル以外であることも条件とする、
請求項３記載の化合物またはこれの製薬学的に受け入れられる塩。
【請求項５】
　Ｒ1が水素、Ｃ1-2アルキル、－Ｃ1-2アルキル－ＯＨ、－Ｃ1-2アルキル－ＣＮ、－Ｃ1-

2アルキル－Ｏ－Ｃ1-2アルキルおよび－Ｃ1-2アルキル－Ｓ（Ｏ）0-2－Ｃ1-2アルキルか
ら成る群から選択され、
Ｒ2がハロゲン、－Ｃ1-4アルキル、ハロゲン置換Ｃ1-4アルキル、－Ｏ－Ｃ1-4アルキル、
シアノおよびニトロから成る群から選択され、
Ｒ3がハロゲン、＾Ｃ1-4アルキル、ハロゲン置換Ｃ1-4アルキル、－Ｏ－Ｃ1-4アルキル、
シアノおよびニトロから成る群から選択され、
ａが０であり、
Ｒ4が水素、Ｃ1-4アルキルおよびハロゲン置換Ｃ1-4アルキルから成る群から選択され、
Ｒ5が水素、Ｃ1-4アルキルおよびハロゲン置換Ｃ1-4アルキルから成る群から選択され、
Ｒ6がＣ1-4アルキル、ハロゲン置換Ｃ1-4アルキル、－Ｃ1-4アルキル－ＣＮ、－Ｃ1-4ア
ルキル－ＯＨおよび－Ｃ1-4アルキル－Ｙ－Ｒ9から成る群から選択され、
Ｙが－Ｏ－、－Ｓ－および－ＳＯ2－から成る群から選択され、
Ｒ9がＣ1-4アルキル、ハロゲン置換Ｃ1-4アルキルおよび－ＣＨ2－フェニルから選択され
、ここで、前記フェニルが場合によりハロゲン、Ｃ1-4アルキルまたは－Ｏ－Ｃ1-4アルキ
ルから独立して選択される１個以上の置換基で置換されていてもよいが、但し
Ｒ4が水素でありかつＲ5が水素の時にはＲ6がＣ1-4アルキル以外であることを条件とし、
更に、Ｒ1が水素であり、ａが０であり、Ｒ4が水素でありそしてＲ5がＣ1-4アルキルの時
にはＲ6がＣ1-4アルキル以外であることも条件とする、
請求項２記載の化合物またはこれの製薬学的に受け入れられる塩。
【請求項６】
　Ｒ1が水素であり、
Ｒ2がハロゲン、－Ｃ1-4アルキル、ハロゲン置換Ｃ1-4アルキル、－Ｏ－Ｃ1-4アルキル、
シアノおよびニトロから成る群から選択され、
Ｒ3がハロゲン、－Ｃ1-4アルキル、ハロゲン置換Ｃ1-4アルキル、－Ｏ－Ｃ1-4アルキル、
シアノおよびニトロから成る群から選択され、
ａが０であり、
Ｒ4が水素およびＣ1-4アルキルから成る群から選択され、
Ｒ5が水素およびＣ1-4アルキルから成る群から選択され、
Ｒ6がＣ1-4アルキル、ハロゲン置換Ｃ1-4アルキルおよび－Ｃ1-4アルキル－ＣＮから成る
群から選択されるが、但し
Ｒ4が水素でありかつＲ5が水素の時にはＲ6がＣ1-4アルキル以外であることを条件とし、
更に、Ｒ1が水素であり、ａが０であり、Ｒ4が水素でありそしてＲ5がＣ1-4アルキルの時
にはＲ6がＣ1-4アルキル以外であることも条件とする、
請求項５記載の化合物またはこれの製薬学的に受け入れられる塩。
【請求項７】
　１－（５，６－ジクロロ－１Ｈ－ベンゾイミダゾール－２－イル）－２，２，２－トリ
フルオロ－エタノール；
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３－（５，６－ジクロロ－１Ｈ－ベンゾイミダゾール－２－イル）－３－ヒドロキシ－ブ
チロニトリル；
から選択される請求項６記載の化合物またはこれの製薬学的に受け入れられる塩。
【請求項８】
　製薬学的に受け入れられる担体と請求項１記載の化合物を含んで成る製薬学的組成物。
【請求項９】
　請求項１記載の化合物と製薬学的に受け入れられる担体を混合することで作られた製薬
学的組成物。
【請求項１０】
　請求項１記載の化合物と製薬学的に受け入れられる担体を混合することを含んで成る製
薬学的組成物製造方法。
【請求項１１】
　請求項１記載の化合物を有効成分として含んでなるアンドロゲン受容体が媒介する障害
の治療用製薬学的製剤。
【請求項１２】
　請求項１記載の化合物を有効成分として含んでなる前立腺癌、良性前立腺過形成（ＢＰ
Ｈ）、多毛症、脱毛症、拒食症、乳癌、にきび、エイズ、悪液質、男性避妊および男性機
能から成る群から選択される状態の治療用製薬学的製剤。
【請求項１３】
　（ａ）前立腺癌、（ｂ）良性前立腺過形成、（ｃ）多毛症、（ｄ）脱毛症、（ｅ）拒食
症、（ｆ）乳癌、（ｇ）にきび、（ｈ）エイズ、（ｉ）悪液質の治療、（ｊ）男性避妊ま
たは（ｋ）男性機能強化を必要としている被験体におけるそれを治療するための薬剤を製
造するための請求項１記載化合物の使用。
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