Titke: NOVEL 1, 3- DI HYDRO 2H- | NDOL- 2- ONE DERI VATI VES, PREPARATI ﬂmm WHMIWmP
PHARMACEUTI CAL  COVPOSI TI ONS CONTAI NI NG THEM “

R . R
(12) INTERNATIONAL APPLICATION PUBLISHED UNDER THE PATENT COOPERATION TREATY (PCT)

LT

*162162*
(10) International publication number

WO 01/55130 A2

: (19) World Intellectual Property Organization

International Bureau
(43) International publication date
2 August 2001 (02.08.2001)

(51) International patent classification’: Troubadours, F-31750 Escalquens (FR).

C07D 403/04, A61K 31/404, A61P 9/00, 25/00,
1/00, CO7D 403/04, 209/34, 207/12

(21) International application number:

TONNERRE, Bernard [FR/FR]; Lotissement Le
Vallon n°3, F-34570 Vailhauques (FR). WAGNON,
Jean [FR/FR]; 90, rue des Galaxies, Le Hameau de la
Rauze, F-34070 Montpellier (FR).

PCT/FR01/00226 (74) Representative: THOURET-LEMAITRE, Elisabeth;

Sanofi-Synthelabo, 174, avenue de France, F-75013

(22) International filing date: Paris (FR).

24 January 2001 (24.01.2001)

(81) Designated states (national): AE, AG, AL, AM, AT,
AU, AZ, BA, BB, BG, BR, BY, BZ, CA, CH, CN,
CR, CU, CZ, DE, DK, DM, DZ, EE, ES, FI, GB, GD,
GE, GH, GM, HR, HU, ID, IL, IN, IS, JP, KE, KG,
KP,KR,KZ,LC,LK,LR,LS,LT, LU, LV, MA, MD,
MG, MK, MN, MW, MX, MZ, NO, NZ, PL, PT, RO,
RU, SD, SE, SG, SI, SK, SL, TJ, TM, TR, TT, TZ,
UA, UG, US, UZ, VN, YU, ZA, ZW.

(25) Language of filing: French
(26) Language of publication: French

(30) Data relating to the priority:
00/00,957 25 January 2000 (25.01.2000) FR

(71) Applicant (for all designated States except US): SANOFI-
SYNTHELABO [FR/FR]; 174, avenue de France, F-75013

Paris (FR). (84) Designated states (regional): ARIPO Patent (GH, GM,

KE, LS, MW, MZ, SD, SL, SZ, TZ, UG, ZW),
Eurasian Patent (AM, AZ, BY, KG, KZ, MD, RU, TJ,
TM), European Patent (AT, BE, CH, CY, DE, DK,
ES, FI, FR, GB, GR, IE, IT, LU, MC, NL, PT, SE,
TR), OAPI Patent (BF, Bl, CF, CG, CI, CM, GA,
GN, GW, ML, MR, NE, SN, TD, TG).

(72) Inventors; and

(75) Inventors/Applicants (US only): ROUX, Richard [FR/FR];
420, chemin des Rossignols, F-34570 Vailhauques (FR).
SERRADEIL-LE GAL, Claudine [FR/FR]; 45, avenue des

[continued on next page]

As printed

(54) Title: NOVEL 1,3-DIHYDRO-2H-INDOL-2-ONE DERIVATIVES, PREPARATION METHOD AND PHARMACEUTICAL
COMPOSITIONS CONTAINING THEM

(54) Titre : NOUVEAUX DERIVES DE 1,3-DIHYDRO-2H-INDOL-2-ONE, UN PROCEDE POUR LEUR PREPARATION ET
LES COMPOSITIONS PHARMACEUTIQUES EN CONTENANT

(57) Abstract: The invention concerns compounds of formula

R4 (1) and their possible salts with mineral or organic acids. their

solvates and/or hydrates, having affinity and selectivity for Vy,

receptor or for both V,, and V,, arginine-vasopressin receptors.

OR The invention also concerns their preparation method, interme-

diate compounds of formula (IT) used in their preparation, phar-

maceutical compositions containing them for use in preparing
medicines.

(57) Abrégé : L'invention concemne des composés de formule
C—-R (1) ainsi que leurs sels éventuels avec des acides minéraux ou
5 organiques, leurs solvats et/ou hydrates, présentant une affinité
502 et une sélectivité pour les récepteurs Vy, ou a la fois pour les
récepteurs V,, et Vy, de I'arginine-vasopressine. L’invention
concerne €galement leur procédé de préparation, les composés
intermédiaires de formule (I1) utiles pour leur préparation. les
R—, compositions pharmaceutiques les contenant et leur utilisation

pour la préparation de médicaments.
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