WO 2005/058817 Al

Title: PROLI NYLARYLALEOAMISES Foed r]

formula (1) wherein R

o bl r e

conpounds of
Rlerr], X, X, and Y
1. Said conmpounds are

I

*ACTION*

Abstract:
err], R €

anp cited in
of coagul ati on

m

i

B SAGH DR vBIIGRAC ABER BIE INBISAATIONA LHVEUSRMOBRYREEXT SUFSIEM @HBIET DES
t her apyaiNTMESINSRITDER GFEENHILSBHTE @STERN AT ONALERNMELDUNG

treat ment of tunours.

(19) Weltorganisation fiir geistiges Eigentum
Internationales Biiro

(43) Internationales Vertffentlichungsdatum

30. Juni 2005 (30.06.2005)

(10) Internationale Veriffentlichungsnummer

WO 2005/058817 Al

(51) Internationale Patentklassifikation’s  CO07D 207/12,
401/12, A61K 31/40, AG1P 35/00, 7/02, 9/10, 25/00
(21) Internationales Aktenzeichen: PCT/EP2004/013509
(22) Internationales Anmeldedatum:
26. November 2004 (26.11.2004)

(25) Einreichungssprache: Deutsch

(26) Veroffentlichungssprache: Decutsch
(30) Angaben zur Prioritiit:

103 58 814.0 16. Dezember 2003 (16.12.2003) DE
(71) Anmelder (fiir alle Bestimmungsstaaten mit Ausnahme von
US): MERCK PATENT GMBH [DE/DE]; Frankfurter

Strasse 250, 64293 Darmstadt (DE).

(72)
(75)

Erfinder; und

Erfinder/Anmelder (nur fiir US): MEDERSKI, Werner
[DL/DE]; Katzenelnbogenweg 1, 64673 Zwingenberg
(DE). TSAKLAKIDIS, Christos [GR/DE]; Im l.angge-
wann 54, 69469 Wecinhcim (DE). DORSCH, Dieter
[DE/DE]; Konigsberger Strasse 17a, 64372 Ober-Ram-
stadt (DE). CEZANNE, Bertram | DE/DE]; Bahnstrasse
74, 64546 Morfelden-Walldorf (DE). GLEITZ, Johannes
[DE/DE]; Liebigstrasse 26, 64293 Darmstadt (DE).

(74) Gemeinsamer Vertreter: MERCK PATENT GMBH,
Frankfurter Strasse 250, 64293 Darmstadt (DE).

(81) Bestimmungsstaaten (soweit nicht anders angegeben, fiir
Jjede verfiigbare nationale Schutzrechisart): AE, AG, AL,
AM, AT, AU, AZ, BA, BB, BG, BR, BW, BY, BZ, CA, CH,
CN, CO, CR, CU, CZ, DE, DK, DM, DZ, EC, EE, EG, 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, NA, NI, NO, NZ, OM, PG,
PH, PL, PT, RO, RU, SC, 8D, SE, SG, SK, SL, SY, TJ, TM,
TN, TR, TT, TZ, UA, UG, US, UZ, VC, VN, YU, ZA, ZM,
wW.

84

~

Bestimmungsstaaten (soweit nicht anders angegeben, fiir
Jjede verfiighare regionale Schutzrechtsart): ARIPO (BW,
GH, GM, KE, LS, MW, MZ, NA, SD, SL, SZ, TZ, UG,
ZM, ZW), eurasisches (AM, AZ, BY, KG, KZ, MD, RU,
TJ, TM), europiiisches (AT, BE, BG, CH, CY, CZ, DE, DK,
EE, ES, I, FR, GB, GR, HU, [E, IS, IT, LU, MC, NL,, PL,
P1, RO, SL, S, SK, 'TR), OAPI (Bl B), CF, CG, CI, CM,
GA, GN, GQ, GW, ML, MR, NE, SN, TD, TG).

Veroffentlicht:

mil internationalem Recherchenbericht

vor Ablauf der fiir Anderungen der Anspriiche geltenden
Frist; Veriffenulichung wird wiederholl, falls Anderungen
eintreffen

Zur Erklidrung der Zweibuchstaben-Codes und der anderen Ab-
kiirzungen wird auf die Erkldrungen ("Guidance Notes on Co-
des and Abbreviations") am Anfang jeder reguldren Ausgabe der
PCT-Gazette verwiesen,

45 Ju 2006

(54) Title: PROLINYLLARYLACETAMIDES

(54) Bezeichnung: PROLINYLARYLACETAMIDE

R1

N AN

Ao

Y

H X
N\«.
5 X

N
H R?

- R\/\Y

(57) Abstract: Novel compounds of
formula (I) wherein R, R!, R% R} X,
X', and Y have the meaning cited in
Claim 1. Said compounds are inhibitors
of coagulation factor Xa and can be
used for the prophylaxis and/or therapy
of thromboecmbolic discascs and in the
treatment of tumours.

R3 (1)

(57) Zusammenfassung: Neue Verbindun-
gen der Formel (I) worin R, R}, R?, R3, X,
X', und Y die in Palentanspruch 1 angege-

bene Bedeutung haben, sind Inhibitoren das Koagulationsfaktors Xa und kénnen zur Prophylaxe und/oder Therapie von thrombo-

embolischen Erkrankungen und zur Behandlung von Tumoren ein

gesetzt werden.
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