Titl e: PI PERAZI NYLACYLPI PERI DI NE I }/Qﬂ'gc\/li‘x THEI R PREPARATI ON AND
THERAPEUTI C USE THEREOF [err] I nvention concerns 1-sub-

stituted piperazinyl acyl pi per| din V, at f. general formula (1),
wherein: nis | or 2; pis | W (? %Mntsahalogen atom a
trifluoronet hyf Dmdkmaimnﬁﬁﬂmﬂuﬁ[mnmh el kpitu iU tagrir pe ChamirhTiaN koxy, a
trifluo- ronethoxy radical; R EYMATIERHPRBREVEES ECH atom or al al ogen
atom RLeply) olthlftinial UP-GIeA at ggg=an ~OR[eTr] g

“Lor, 1 ploffabiarinat RUIOR oo oo o o AL U orou: o
-NR[err]CO\IR[erth&aerrﬁ&nawngup, a - CEGMPIENRI

~CH err]NRlerr]CONR[err| Rl err] group; Nagsperr] C[err] aI ko%V&%r bonyl a ..
- CONR] er r ] @)8ratelde BpabiRation interiRltBhdid forns a douln} Suni@ddk plamtcvmrmdrhm:ow bon
at om wher et 8 ddcernlsre R003N@S. EXZVOB)he nei ghgquri ng caRAPONO3Y POARR St el

piperidine cycle; Rlerr] represents an aronmntic group selected annng (Hl),
sai d ar o@BtdifsigdioripGmiRifGesbasudst i t ut ed,  vikRes WSt HERKERE, D60, dist hetir; Ut ed
by a substit ue@l7D3gl/ EictoRY, AdKIEpend@nsky anong ra dalrogesr, EB0M T(&rnefemlle (FR)

q err] - Qo MNuherd bk bemadte GhdatidaniT] €1 1] al koxy&O: Pire FIES £ dbeck
The inv%?i on al'so concerns a reuozdsor pr?ﬁ@&"f’&éﬂgﬁ a(@;}g&)gﬁ vﬁﬁﬁi‘:helr

t her apeub’yGaliG€aepst international : 5 juin 2003 (05.06.2003) (FR). WAGNON, Jean [FR/FR]; 90, rue des Galaxies, Le
Hameau de la Rauze, F-34070 Montpellier (FR).

(25) Langue de dépét : frangais

N . (74) Mandataire : THOURET-LEMAITRE, Elisabeth;
(26) Langue de publication : frangais Sanofi-Synthélabo, 174, avenue de France, F-75013 Paris

(30) Données relatives a la priorité : (FR).
02/07001 7juin 2002 (07.06.2002) - FR g1\ poios désignés (national) : AE, AG, AL, AM, AT, AU, AZ,
(71) Déposant (pour fous les Etats désignés sauf US) : BA, BB, BG, BR,BY,BZ, CA, CH,CN, CO, CR, CU, CZ,
SANOFI-SYNTHELABO [FR/FR]; 174, avenue de DL, DK, DM, DZ, EC, EL, ES, I'1, GB, GD, GE, GH, GM,
| E— France, F-75013 Paris (FR). 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,
(72) Inventeurs; et MZ, NI, NO, NZ, OM, PH, PL, PT, RO, RU, SC. SD, SE,

! (75) Inventeurs/Déposants (pour US seulement) : BONO, SG. SK. SL. TJ. TM. TN. TR. TT. TZ. UA. UG. US, UZ
! Francoise [FR/FR]; 21, rue Philadelphe de Gerde, F-31300 VCI VT\i YI,J Z’A Zi\/l W Vo T T e e
o Toulouse (FR). BOSCH, Michaél [FR/FR]; 10, place des oo e e e

Jurandes, F-34590 Marsillargues (FR). DOS SANTOS, (84) Etats désignés (régional) : brevet ARIPO (GH, GM, KE,
Victor [FR/FR]; 99, chemin du Bourgidou, F-34130 LS, MW, MZ, SD, SL, SZ, TZ, UG, ZM, ZW), brevet

[Suite sur la page suivante]

' (54) Title: PIPERAZINYLACYLPIPERIDINE DERIVATIVES, THEIR PREPARATION AND THERAPEUTIC USE THEREOF

(54) Titre : DERIVES DE PIPERAZINYLACYLPIPERIDINE, LEUR PREPARATION ET LEUR APPLICATION EN THERA-
" PEUTIQUE

; ' (57) Abstract: The invention concems l-sub-

' AN N\ \N \ stituted  piperazinylacylpiperidine derivatives of
; . . . general formula (I), wherein: nis 1 or 2; pis 1 or
o / )/ ? /l ! ! 2; R, represents a halogen atom, a trifluoromethy!

radical, C,-C,; alkyl, a C,;-C, alkoxy, a triflno-
i . romcthoxy radical, R, represents a hydrogen atom
: or a halogen atom; Rj represents a hydrogen atom,

an -OR; group, a -CH,OR; group, a -NRgR; group;
a -NRgCOR; group; a -NRgCONR R, group; a
-CHyNR;R3 group; a -CH;NRgCONR 4R 5 group;
}QH \ / : a C,-C, alkoxycarbonyl; a -CONR(R;; group; or

R; forms a double bond between the carbon atom
whereto it is bound and the neighbouring carbon
atom of the piperidine cycle; R4 represents an aromatic group selected among (II), said aromatic groups being unsubstituted,
< monosubstituted or disubstituted by a substituent selected independently among a halogen atom, a C,-C, alkyl, a C,-C, alkoxy, a
W trifluoromethyl radical. The invention also concerns a method for preparing said compounds and their therapeutic use.
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€ (57) Abrégé : I’invention conceme des dérivés de 1-piperazinylacylpipéridine substitués, de formule générale (I), dans laquelle:
nest 1 ou2; pest1on2; R, représente un atome d’halogéne; un radical trifluorométhyle; un (C,-Cyalkyle; un (C;-C,)alcoxy; un
radical trifluorométhoxy; R, représente un atome d’hydrogéne ou un atome d’halogene; R3 représente un atome d’hydrogene; un

~~ groupec -ORs; un groupe -CH,;ORs; un groupe -NR¢R5; un groupe -NRgCORg; un groupe -NRgCONR R y; un groupe -CH;NR 2R 3;

= un groupe -CH,NRgCONR | ,R;5: un (C;-Cy)alcoxycarbonyle; un groupe -CONR ¢R,7; ou bien R; constitue une double liaison entre
I’atome de carbone auquel il est 1ié et I’atome de carbone voisin du cycle pipéridine; R, représente un groupe aromatique choisi
parmi (IT); lesdits groupes aromatiques étant non subtitués, mono- ou disubstitués par un substituant choisi indépendamment parmi

B un atome d'halogéne; un (C,-Cy)alkyle; un (C,-C,)alcoxy; un radical trifluorométhyle. Procédé de préparation et application en

thérapeutique. —_—
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