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The invention relates to the conpounds of forrmula (1),
wherein Wrepresents N, CR3, or a sp2 hybridized C
atom E, together with W represents a 3- to
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NO2, CN, COOR3, CON(R3)2, NR3COA, NR3 CO\I( R3) (2grisetzung auf der nichsten Seite]
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(54) Bezeichnung: PYRROLIDIN -1,2-DICARBONSAURE-1-(PHENYLAMID) -2- (4-(3-OXO-MORPHOLIN-4-YL)-PHE-
NYLAMID) DERIVATE UND VERWANDTE VERBINDUNGEN ALS INHIBITOREN DES KOAGULATIONSFAKTORS XA
ZUR BEHANDLUNG VON THROMBOEMBOLISCHEN ERKRANKUNGEN

(57) Abstract: The invention relates to the compounds of formula (I),

E wherein W represents N, CR3, or a sp? hybridized C atom, E, together with

W, represents a 3- to 7-membered saturated carbocylic or heterocyclic

R? ‘é ;X_Y—‘T ring having 0 to 3 N atoms, 0 to 2 O atoms and/or 0 to 2 S atoms,

W (l) which ring may contain a double bond, D represents a mononuclear

or binuclear unsubstituted aromatic carbocycle or heterocycle having

)\ 0 to 4 N atoms, O atoms and/or S atoms or being monosubstituted

D— G~ X0 or polysubstituted by Hal, A, OR3? N(R?),, NO, CN, COOR? or

CONR?),, G represents -[C(R")ly-, -[CR",INR>-, -[C(R),],0-,

ICRH,].S- or [C(RH=C(RH],-, X represents -[C(R*),], CONR’[C(R),],-, -[C(R*)].NR*CO[C(R*); ]y, -[C(R2I.NRY[CR), ]y,

[CRM, 1, 0[CRM3 15, -[C(RH,].CO[CRM,],- or -[CR*,],COO[C(R*,],-, Y represents alkylene, cycloalkylene, Het-diyl or

Ar-diyl, T represents a mononuclear or binuclear saturated or unsaturated carbocycle or heterocycle having 0 to 4 N atoms, O atoms

and/or S atoms, which is monosubstituted or polysubstituted by =0, =S, =NR3, =N-CN, =N-NO,, =NOR?, =NCOR?, =NCOOR?,

=NOCOR? and which may further be monosubstituted, disubstituted or trisubstituted by R?, Hal, A,-[C(R*),],, -Ar, -[C(R*),],-het,

-[C(R%),],-cycloalkyl, OR3, N(R3),, NO,, CN, COOR?, CON(R3),, NR*COA, NR*CON(R?),, NR3SO,A, COR3, SO,NR? and/or

S(O),A, and R! and R? are defined as in claim 1. The inventive compounds inhibit coagulation factor Xa and can be used in the
prophylaxis and/or therapy of thrombo-embolic diseases and for treating tumors.

(57) Zusammenfassung: Verbindungen der Formel (I), worin W N, CR3, oder ein sp? hybridisiertes C-Atom, E zusammen
mit W einen 3- bis 7-gliedrigen gesittigten carbocyclischen oder heterocyclischen Ring mit 0 bis 3 N-, 0 bis 2 O- und/oder
0 bis 2 S-Atomen, der eine Doppelbindung enthalten kann, D einen ein- oder zwelkernigen unsubstlituierten oder ein- oder
mehrfach durch Hal, A, OR3, N(R 3 ),, NO,, CN, COOR? oder CON(R?), substituierten aromatischen Carbo- oder Heterocyclus
mit 0 bis 4 N-, 0- und/oder S- Atomen, G -[C(R*),],-, -[CR*,].NR3-, -[C(R*),],O0-, -[C(R*,],S- oder -[C(RH=C(RH],-, x
ACRH1CONRIC R, |-, -[CRH),INRPCO[CR #H]i-, -[CRDINRY[C(R* )], [CRHLOICR [, -[C(R2],CO[CR), ],-
oder -[C(R*),],COO[C(R%),],-, Y Alkylen, Cycloalkylen, Het-diyl, T einen ein- oder zweikernigen gesittigten oder ungesittigten
Carbo- oder Heterocyclus mit 0 bis 4 N-, O- und/oder S-Atomen, der ein- oder zweifach durch =0, =S, =NR3, =N-CN, =N-NO,,
=NOR3, =NCOR3, =NCOOR?, =NOCOR?) substituiert ist und ferner ein-, zwei- oder dreifach durch R3, Hal, A, -[C(R*%),],-Ar,
-[C(R%),],-Het, -[C(R*),],-Cycloalkyl, OR3, N(R?),, NO,, CN, COOR3, CON(R?),, NR*COA, NR*CON(R?),, NR?*SO,A, COR?,
SO,NR? und/oder S(O),A substituiert sein kann, R und R?

[Fortsetzung auf der nichsten Seite]
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Zur Erklirung der Zweibuchstaben-Codes und der anderen Ab-
kiirzungen wird auf die Erkldrungen ("Guidance Notes on Co-
des and Abbreviations") am Anfang jeder reguliren Ausgabe der
PCT-Gazette verwiesen.

die in Patentanspruch 1 angegebene Bedeutung haben, sind Inhibitoren des Koagulationsfaktors Xa und kénnen zur Prophylaxe
und/oder Therapie von thromboembolischen Erkrankungen und zur Behandlung von Tumoren eingesetzt werden.



