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La presente invención se refiere a nuevas aminoalqui 
liden-amino-1,4-dihidropiridinas, a varios procedimientos para 
su obtención, asi como a su empleo como medicamentos, especial 
mente como agentes influenciadores de la circulación.

Ya es conocido que los 2,6-dimetil-4-fenil-1,4-dihi- 
dropiridin-3,5-dicarboxilato de dietilo se obtienen si bencíli 
denacetoacetato de etilo se hace reaccionar con ^-amino-croto 
nato de etilo ó aoetoacetato de etilo y amoniaco (Knoevenagel, 
Ber. dtsch. chem. 6es. 31, 743 (1898) ).

Asimismo es conocido que determinadas 1,4-dihidropi­
ridinas poseen interesantes propiedades farmacológicas (F. Bos-- 
sert, W. Vater, Naturwissenschaften 58, 578 (1971) ).

La invención se refiere a huevas aminoalquilidenami- 
no-1,4-dihidropiridinas de fórmula I

R

N
Ri

I

donde R significa un resto arilo ó un resto tienilo, furilo, 
pirrilo, pirazoilo, imidazoilo, oxazolilo, isoxazolilo, tiazo- 
lilo, piridilo, piridacinilo, pirimidilo, piracinilo, quinoli- 
lo, isoquinolilo, indolilo, benzimidazolilo, quinazolilo ó qui 
noxalilo donde el resto arilo así como los heterociclos en ca­
so dado contienen 1 a 3 sustituyentes iguales ó diferentes delj 
grupo fonilo, alquilo, alquileno, alquenilo, alquinilo, alcoxi,! 
alquenoxi, alquinoxi, dioxialquileno, halógeno trifluormetilo, 
trifluormetoxi, dialquilamino, nitro, ciano, azido, carbacoxi 
ó SOg-alquilo (m = 0 a 2);30
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X e Y son iguales d diferentes y representan los grupos -S (0 )^- 
-R^ d -CO-R^ donde n, y tienen el significado más abajo 
definido;
R1 significa hidrdgeno, un resto alquilo de cadena recta d ra­
mificada, un resto arilo d un resto aralquilo;
R^ significa hidrdgeno d un resto alquilo de cadena recta d ra­
mificada, pudiendo formar el resto alquilo, en caso dado junte

" ' icon el fragmento estructural---C-N-RJ—  en la forma indicada
un anillo heterociclico de cinco a siete miembros d significa 
aralquilo, y R^ y R^ son iguales d distintos y significan un 
resto alquilo de cadena recta d ramificada, un resto alcoxial- 
quilo d un resto aralquilo, donde R^ y R^, en caso dado, for­
man junto con el átomo de nitrdgeno un anillo de 5 a 7 miembros 
que, en caso dado, está sustituido y que como ulterior hetero- 
átomo puede llevar un átomo de oxigeno, azufre d nitrdgeno.

En los restos -S(0)g-R^ y -00-R representa n 0,1 d
a;
R** significa un resto hidrocarburo alifático, saturado d insa­
turado, de cadena recta, ramificada d cíclica, que en caso dade 
está sustituido por 1 d 2 átomos de oxigeno en la cadena, d en 
el que un átomo de hidrdgeno puede estar sustituido por un gru-

Ipo fenoxi, en caso dado sustituido por haldgeno, ciano, dial- j 
quilamino, alcoxi, alquilo, trifluormetllo d nitro d un grupo 
fenilo d sustituido por un grupo G(-, d ^-piridilo, d por 
un grupo amino, pudiendo contener este grupo amino, dos susti- 
tuyentes iguales d diferentes del grupo alquilo, alcoxi alqui­
lo, arilo d aralquilo y donde estos sustituyentes forman, en 
caso dado, con el átomo de nitrdgeno un anillo de 5 a 7 miem­
bros que, como ulterior heteroátomo puede contener un átomo de 
oxigeno d de azufre, d la agrupación N-alquilo, d un resto ari-

** 3 -
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lo, que en caso dado contiene 1 a 3 sustituyentes iguales d 
diferentes del grupo alquilo, alcoxi, haldgeno, ciano, tri- 
fluormetilo, trifluormetoxi, dialquilamino d nitro y 
R significa alquilo d arilo d aralquilo d un grupo dialquil­
amino d el grupo -OR^, donde R^ significa un resto hidrocarburo 
saturado d insaturado, de cadena recta, ramificada d cíclica 
que en caso dado está interrumpido por 1 d 2 ¿tomos de oxígeno 
en la cadena, d en el que un ¿tomo de hidrdgeno puede estar sus 
tituido por un grupo fenoxi, en caso dado sustituido por hald­
geno, ciano, dialquilamino, alcoxi, alquilo, trifluormetilo d 
nitro, d grupo fenilo d por un grupo Ĉ -, d ^Lpiridilo d 
por un grupo amino, donde este grupo amino lleva dos sustitu­
yentes iguales d diferentes del grupo alquilo, alcoxialquilo, 
arilo, y aralquilo y donde estos sustituyentes forman, en caso 
dado, junto con el ¿tomo de nitrdgeno un anillo de 5 a 7 miem­
bros, que como ulterior hetero¿tomo puede llevar un ¿tomo de 
oxigeno d de azufre, d la agrupacidn N-alquilo.

Asimismo se ha descubierto que los nuevos derivados 
de dihidrop iridina se obtienen si 2-amino-1,4-dihidropiridinas 
de fdrmula II

H

donde R, R \  X e Y tienen el significado de arriba, se hacen 
reaccionar, conforme a los mdtodos conocidos para la transfor- 
macidn de un grupo amino en el grupo aminoalqullideno, con de­
rivados de amida de ¿cido, tales como por ejemplo didsteres da 
amida de ¿cido ortocarboxílico de fdrmula IV

30
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donde R^, R^ y R^ tienen los significados de arriba y R^ sig­
nifica un grupo alquilo inferior ó en caso dado en presencia 
de disolventes inertes.

Los nuevos derivados de 1,4-dihidropiridlna de la 
presente invención poseen valiosas propiedades farmacológicas.! 
Debido a su efecto influenciador de la circulación se pueden 
emplear como agentes antihipertensivos, como vaso-dilatadores, 
así como terapóuticos coronarios, y se han de considerar por 
lo tanto como un enriquecimiento de la farmacia.

Empleando dimetilformamidodimetilacetal y 2-amino-4- 
-(2 '-nitrofenil)-6-metil-1,4-dihldropiridin-3,5-dicarboxilato 
de dimetilo se puede representar la síntesis de los compuestos 
de la presente invención mediante el siguiente esquema de fór­
mulas :
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Procedimiento de obtención
Segdn el procedimiento arriba indicado se hace reac­

cionar una 2-amino-1,4-dihidrop iridina de fdrmula II

R

H

con derivados de amida de ácido, especialmente con diásteres 
de amida del ácido ortocarboxílico (amidoacetales) de fórmula
IV

OR*
!

RZ— C —  0R° 
!

'R^ R^
IV

En la fórmula II significa R preferentemente un res­
to fenilo ó naftilo, ó un resto tienilo, furilo, pirrilo, pira 
zolilo, imidazolilo, oxazolilo, isoxazolilo, tiazolilo, piridi 
lo, piridacinilo, pirimidilo, piracinilo quinolilo, isoquino- 
lilo, indolilo benzimidazolilo, quinazolilo d quinoxalilo. Los 
heterociclos mencionados, así como especialmente el resto fer 
nilo, pueden llevar 1 a 3 sustituyentes iguales ó distintos 
siendo mencionados como sustituyentes, preferentemente, fenilo 
alquilo de cadena recta d ramificada con 1 a 8, especialmente
1 a 4 átomos de carbono, alquileno con 3 a 5 átomos de carbono 
cioloalquilo con 3 a 7 átomos de carbono, alquenilo d alquini-j 
lo con 2 a 6 átomos de carbono, especialmente 2 a 3 átomos de: 
carbono, alcoxi, preferentemente con 1 a 4, especialmente 1 a
2 átomos de carbono, dioxialquileno con 1 a 2 átomos de carbo­
no, alquenoxi y alquinoxi con 2 a 6, especialmente 3 a 5 áto­
mos de carbono, haldgeno tal como flúor, cloro, bromo d iodo,
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especialmente flúor, oloro d bromo, trifluormetilo, trifluor- 
metoxi, nitro, ciano asido, dialquilamino preferentemente con 
1 a 4, especialmente 1 d 2 átomos de carbono, por grupo alqui­
lo, carbalcoxi, preferentemente 2 a 4, especialmente 2 d 3 ato 
mos de carbono d SO^-alquilo, donde m significa un número de 0 
a 2 y alquilo, preferentemente conteniendo 1 a 4, especialmon" 
te 1 d 2 átomos de carbono.

Además, en la fdrmula II los restos X e Y, pueden se:* 
iguales d diferentes y significan los grupos -SfO^-Ir d -CO-Ir 
donde
n representa 0 , 1 d 2,
cR significa un resto hidrocarburo de cadena recta, ramificada 

d cíclica, saturado d insaturado, alifático, que en caso dado 
está interrumpido en la cadena por 1 d 2 átomos de oxígeno, d 
<n el que un átomo de hidrdgeno puede estar sustituido por un 
grupo fenoxi d fenilo, en caso dado sustituido por haldgeno, 
tal como flúor, cloro d bromo, ciano, dialquilamino, en cada 
caso oon 1 a 2 átomos de carbono por grupo alquilo, alcoxi con 
1 a 4 átomos de carbono, alquilo con 1 a 4 átomos de oarbono, 
trifluormetilo d nitro d por un grupo o(-, d ^-piridilo o 
por un grupo amino, llevando este grupo amino dos sustituyen- 
tes iguales d diferentes del grupo alquilo con hasta 4 átomos 
de carbono, alcoxialquilo oon hasta 4 átomos de oarbono, feni­
lo y aralquilo, especialmente bencilo, y donde estos sustitu­
yeles forman en caso dado con el átomo de nitrdgeno un anillo 
de 5 a 7 miembros, que como ulterior heteroátomo puede conte­
ner un átomo de oxígeno d de azufre d
significa un resto arilo, especialmente un resto fenilo, que

caso dado puede llevar 1 a 3 sustituyentes iguales d dife- 
tes, siendo mencionados como sustituyentes el alquilo de ca
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cLena recta d ramificada con 1 a 4 átomos de carbono, alcoxi 
con 1 a 2 átomos de carbono, halógeno tal como flúor, cloro d 
bromo, ciano, trifluormetllo, trifluormetoxi y dialquilamino, 
en cada caso con 1 a 2 átomos de carbono por grupo alquilo d 
nitro y
gR significa un resto alquilo de cadena recta ó ramificada cor

1 a 4 átomos de carbono,un resto fenilo, un resto bencilo d ur
grupo dialquilamino con hasta 4 átomos de carbono, por cada
grupo alquilo, donde los grupos alquilo forman en caso dado
con el átomo de nitrógeno un anillo de 5 a 7 miembros que como
ulterior heteroátomo puede contener un átomo de oxígeno ó de
azufre, ó por el grupo 0R?, donde 
7R significa un resto hidrocarburo de cadena recta, ramifica­

do d cíclico, saturado d insaturado con hasta 8 átomos de car 
bono que en caso dado está interrumpido en la cadena por 1 d
2 átomos de oxígeno, d en el que un átomo de hidrógeno puede 
estar sustituido por un grupo fenoxi d fenilo, en caso dado 
sustituido por halógeno, tal como flúor, cloro d bromo, ciano, 
dialquilamino, en cada caso con 1 a 2 átomos de carbono por 
grupo alquilo, alcoxl con 1 a 4 átomos de carbono, alquilo con 
1 a 4 átomos de carbono, trifluormetilo d nitro, d por un gru­
po (&- d R'-piridilo d por un grupo amino, llevando este 
grupo amino dos sustituyentes iguales d diferentes del grupo 
alquilo con hasta 4 átomos de carbono, alcoxialquilo con has­
ta 4 átomos de carbono, fenilo y aralqullo, especialmente ben 
cilo, y donde estos sustituyentes forman en caso dado con el 
átomo de nitrógeno un anillo de 5 a 7 miembros, que como ul­
terior heteroátomo puede contener un átomo de oxígeno d de 
azufre.

Además, en la fórmula II
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R significa hidrógeno, un resto alquilo de cadena recta ó 
ramificada, con 1 a 4- átomos de carbono, un resto fenilo ó 
un resto bencilo.

Las 2-amino-l,4-dihidropiridinas de fórmula II, 
empleadas como productos de partida, ya han sido ampliad- 
mente descritas ó se pueden obtener segón mótodos conoci­
dos por reacción de compuestos de iliden-carbonilo de fór-: 
muía VII con compuestos endiamino de fórmula VIII

(vóase H. Meyer, F. Bossert, W. Vater y K. Stoepel, publica­
ción alemana DOS 2 210 674, fecha de publicación: 13 de 
septiembre de 1973).

Como ejemplos sean mencionados:
2-amino-4-(3'-nltrofenil)-6-metil-1,4-dihidrop iridin-3,5-di- 
carboxilato de dimetilo,'
2-amino-4-(2'-nitrofenil)-6-metil-1,4-dihidropiridin-3,5-dicar, 
boxilato de di-n-butilo,
2-amino-4-(2' -trifluormetilfenil)-6-metil-1,4-dihidrop iridin- 
3,5-dicarboxilato de diisopropilo,
2-amino-4-(2'-cianofenil)-6-metil-1,4-dihidropiridin-3,5-dicar 
boxilato de diisobutilo,
2-amino-4-(3'-nitrofenil)-6-metil-1,4-dihidrop iridin-3,5-di- 
carboxilato de di-^-metoxietilo,
2-amino-3-etoxicarbonil-4-(2'-metoxifenil-6-metil-1,4-dihidro- 
piridin-5-oarboxilato de metilo,
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2-amino-3-etoxicarbonil-4-(2 '-clorofenil)-6-metil-1,4-dihidro- 
piridin-5-carboxilato de isopropilo,
2-amino-3-etoxicarbonil-4- ( 3 ' -cianof enil ) -6-me til-1,4-dihidro- 
p ir idin-5-carboxilat o de isobutilo,
2-amino-3-etoxicarbonil-4- ( 4 ' -dimetilaminofenil)-6-metil-1,4-* 
dihidropiridin-5-carboxilato de ciclopentilo, 
2-amino-3-metoxicarbonil-4-(3'-metilsulfonilfenil)-6-metil-1,4- 
dihidrop iridin-5-carboxilato de bencilo,
2-amino-3-metoxicarbonil-4-(2'-proparfiloxifenil)-6-metil-1,4- 
dihidropiridin-5-oarboxilato de ^-fenoxietilo,
2-amino-3-metoxicarbonil-4- ( 2 ' -nitrofenil ) -6-metil-1,4-dihidro- 
piridin-5-carboxilato de piridil-3-metilo, 
2-amino-3-metoxicarbonil-4-(2' -cianofenil)-6-metil-l,4-dihidro- 
piridin-5-carboxilato de ß-dimetilaminoetilo, 
2-amino-3-metoxicarbonil-4- ( 3 ' -nitrofenil ) -6-met il-1,4-dihidro- 
piridin-5-carboxilató de ^-4î-bencil-N-metilaminoetilo, 
2-amino-3-metoxicarbonil-4-(piridil-3)-6-metil-1,4-dihidropiri- 
din-5-carboxilato de etilo,
2-amino-3-metoxicarbonil-4- (p iridil-2 ) -6-met il-1,4-dihidropiri- 
din-5-carboxilato de isopropilo,
2-amino-3-metoxicarbonil-4-(quinolinil-4 )-6-metil-1,4-dihidro- 
piridin-5-oarboxilato de ^-metoxietilo,
2-amino-3-metoxicarbonil-4- (tienil-2 ) -6-met il-1,4-dihidrop iri- 
din-5-carboxilato de ciclopentilo,
2-amino-3-metoxicarbonil-4-(furil-2)-6-metil-1,4-dihidropiridin 
-5-carb oxilato de n-butilo,
2-amino-3-fenilsulfonil-4-(2'-nitrofenil)-6-metil-l,4-dihidro- 
piridin-5-carboxilato de metilo,
2-amino-4-(3'-nitrofenil)-5-metilsulfonil-6-metil-l,4-dihidro- 
piridin-3-carboxilato de metilo.
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En la fórmula IV están
O

R por un resto alquilo inferior con 1 a 4,especialmente con 1 
a 2 átomos de carbono,
P 'R significa hidrógeno, ó un resto alquilo de cadena recta ó' 

ramificada con hasta 8 átomos de carbono, especialmente has­
ta 4 átomos de carbono, donde el resto alquilo puede for­
mar en caso dado junto con el fragmento estructural -C-Tü-rR̂  
en la forma indicada un anillo heterocíclico de 5 a 7 miem­
bros, y los restos
R-3 y R4, que pueden ser iguales ó diferentes, significan.un/* 
resto alquilo de cadena recta ó ramificada con hasta 8 átomos 
de carbono, especialmente con hasta 4 átomos de carbono, un - 
resto alcoxialquilo, con hasta 6 átomos de carbono, especial­
mente con hasta 4 átomos de carbono, ó un resto aralquilo, es­
pecialmente con un resto bencilo, donde los grupos alquilo pue 
den formar con el átomo de nitrógeno un anillo de 5 hasta 7 
miembros que, en caso dado, como ulterior heteroátomo puede 
contener un átomo de oxígeno ó de azufre.

Los amidoaoetales de fórmula IV empleados como pro­
ductos de partida son ya conocidos por la literatura ó se pue­
den obtener segán mótodos conocidos por la literatura (vóase, 
por ejemplo, H. Meerwein, W. Florian, N. SchPn y 6. Stopp, 
Liebigs Ann. Chem. 641, y s. (1961) ).

Como ejemplos sean mencionados: 
dimetilformamidadimetilacetal, 
dimetilformamidadietilaoetal, 
dlmetllformamida-d-n-butilacetal, 
dimetilformamida-(di- ̂ -metoxi-etil)-acetal, 
piperidino-dietoxi-metano, 
norfolino-dietoxi-me taño,
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dimetilacetamidadietilacetal, 
dimetilacetamidadietalacetal del ácido butírico, 
dimetilamidadietilacetal del ácido isobutfrico,
N-metil-p irrolidon-2-dietilacetal,
N-metil-p ip eridinon-2-die tilacetal,
N-metil- ¿-caprolactama-dietilacetal.

La reacción se puede realizar tanto con, como tam- 
bián sin diluyentes. Como diluyentes entran en consideración 
todos los disolventes orgánicos inertes. Entre óstos se en<* 
cuentran preferentemente los hidrocarburos tales como benci­
na, benceno ó tolueno, los hidrocarburos clorados, tales co­
mo cloruro metilónico, cloroformo, tetraclorocarbono ó clO"- 
robenceno, los alcoholes, tales como metanol, etanol ó buta- 
nol, los óteres, tales como dietilóter, dioxano, tetrahidro- 
furano, gücolmonometilóter y glicoldimetiláter, además di- 
metilformamida, sulfóxido dimetílico, acetonitrilo, piridina 
y hexametilfosforotriamida.

Las temperaturas de reacción pueden variar dentro 
de un amplio margen. Por lo general se calienta la mezcla de 
reacción a temperaturas entre 50 y 150°C.

La reacción se puede efectuar a presión normal, pero 
tambión a presión más elevada. Por lo general se trabaja a 
presión normal.

En la realización del procedimiento de la presente 
invención se hace reaccionar un mol de la 2-amino-1,4-dihi- 
dropiridina de fórmula II con 1 a 2 moles de amidoacetal 
de fórmula IV. Los productos de reacción que se obtienen 
en la mayoría de los casos en forma cristalina se suspenden 
en poco áter, se separan por succión y para su purificación 
se recristalizan en un disolvente adecuado.
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El procedimiento de obtención anterior se indica so­
lamente como aclaración y la obtención de los compuestos de 
fórmula I no está limitada a este procedimiento, sino que se 
puede utilizar cualquier modificación de este procedimiento 
en igual forma para la obtención de los compuestos de la pre­
sente invenoión.

Los compuestos de la presente invención se pueden ' 
presentar en forma estereoisómeras que se comportan como ima­
gen y reflejo (enantiómeros) ó que no se comportan como imagen 
y reflejo (diastereómeros). Tanto los antípodas como tamblón 
las formas racómicas así como las mezclas de diastereómeros, 
son objeto de la presente invención. Estas se pueden separar 
en forma conocida en los componentes estereoisómeros unita­
rios (vÓase, por ejemplo, E.L. Eliel, Stereochemistry of Car­
bon Compounds Me Craw Hill, 1962).

Además de los compuestos activos de la presente in­
vención mencionados en los ejemplos de obtención sean mención^ 
dos los siguientes:
2-(dimetilaminometilenamino)-4-(2'-nitrofenil)-6-metil-1,4-di- 
hidropiridin-3,5-dicarboxilato de dimetilo,
2- (dime t ilaminome t ilenamino) -4- (2' -trif luorme tllfenil) -6-me til- 
1,4-dihidropiridin-3,5-dicarboxilato de dietilo, 
2-(dlmetilaminometilenamino )-3-metoxioarbonil-4-(3'-nitrofenil) 
-g-metil-1,4-dihidropiridin-5-carboxilato de etilo, 
2-(dimetilaminometilenamino)-3-metoxicarbonil-4-(3'-nitrofenil) 
-6-metll-1,4-dihidropiridin-5-carboxilato de isopropilo, 
2-(dimetllaminometilenamino)-3-metoxicarbonil-4-(2'-trif luor- 
metilfenil)-6-metil-1,4-dihidropiridin-5-carboxilato de ciclo- 
pentilo,
2-(dimetilaminometilenamino )-3-met oxicarbonil-4-( 3' -nitrofenil)
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-6-metil-1, 4-dihidropiridin-5-carboxilato de ^ -metoxietilo, 
2-(dimetilaminometilenamino )-3-metoxicarbonil-4-(3'-metilsul- 
fonilfenil)-6-metil-l,4-dihidrop iridin-5-carboxilato de (3-fe- 
noxietilo,
2-(dimetilaminometilenamino )-3-metoxicarbonil-4-(2 ' -oianofe- 
nil)-6-me1:il-1,4-dihidropiridin-5-carboxilato de ( j3 -piridil- 
2)-etilo,
2-(dimetilaminometilenamino )-3-metoxioarbonil-4-(2 '-metilfe- 
nil)-6-metil-1,4-dihidrop iridin-5-carboxilato de bencilo, - 
2-(dimetilaminometilenamino )-3-metoxicarbonil-4-(2 ' -nitrofe- 
nil)-6-etil-1, 4-dihidrop iridin-5-carboxilato de 4-trifluome- 
tilbencilo ,
2- (dimetilaminometilenamino ) -3-metoxicarbonil-4-(3 ' -nitrofe- 
nil ) -6-metil-1,4-dihidrop iridin-5-carboxilato de ß -dimetilamj 
no-etilo,
2-(dimetilaminometilenamino )-3-metoxicarbonil-4-(3'-nitrofe- 
nil)-6-metil-1,4-dihidropiridin-5-carboxilato de -N-bencil- 
-N-metilamino-etilo,
2- ( di-n-but ilaminome t ilenamino )-3-metoxicarbonil-4-(2 ' -nitro- 
fenil)-6-metil-1,4-dihidropiridin-5-carboxilato de metilo,
2-(di-n-butilaminometilenamino)-3-metoxicarbonil-4-(3'-nitro- 
fenil)-6-metil-1,4-dihidropiridin-5-carboxilato de iaopropi- 
lo,
2-(di-n-butilaminometilenamino )-3-etoxicarbonil-4-(3 ' -nitro- 
fenil)-6-metil-í,4-dihidropiridin-5-oarboxilato de metilo, 
2-(di-n-butilaminometilenamino )-3-etoxicarbonil-4-(3'-nitro- 
fenil)-6-metil-1,4-dihidropiridin-5-carboxilato de (3-metoxi­
etilo ,
2- ( di-n-butilaminometilenamino ) -3-isoprop iloxicarbonil-4- (3'- 
nitrofenil)-6-metil-1,4-dihidropiridin-5-carboxilato de metí-
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lo.
De especial importancia son las aminoalquilidenami 

no-1,4-dlhidropiridinas de fórmula I donde 
R significa un resto fonilo, que en caso dado está sustituido 
por nitro, ciano, halógeno, especialmente cloro trifluormetilò, 
metilo ó metoxi ó por piridilo ó naftilo y
X e Y son Iguales ó diferentes y significan los grupos -SOgs-R^ 
ó -00-R donde R*̂  significa alquilo con 1 a 4 átomos de carbo­
no ó fenilo y R^ significa un resto alcoxi de cadena recta,.xg, 
mificada ó cíclico con 1 a 6 átomos de carbono, que en la ca­
dena alquileno puede estar en caso dado interrumpido por otro 
átomo de oxigeno, ó por un resto alcoxi con 2 ó 3 átomos de*;cai 
bono, que está sustituido por un grupo dimetilamino ó un grupo 
n-bencilo-n-metilamino y 
R^ significa metilo ó etilo y
R significa hidrógeno ó alquilo con 1 a 4 átomos de carbono, 

y R^ son iguales Ó diferentes y en cada caso significan un 
resto alquilo, un resto alcoxialquilo ó un resto bencilo ó 
R^ bión con R^ juntos forman un anillo de 5 a 7 miembros ó 
R junto con R forman un anillo de 5 a 7 miembros.

Los nuevos compuestos son sustancias utilizables co­
mo medicamentos. Tienen un espectro de eficacia farmacológica 
amplio y máltiple.

En detalle, en experimentos con animales se pudieron 
demostrar los siguientes efectos principales:
1) Los productos producen, en administración parenteral, oral 
¡r perlingual una clara dilatación de los vasos coronarios de 
Larga duración.

Este efecto sobre los vasos coronarios se refuerza 
un efecto simultaneo aliviador del corazón similar alnjinHn
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Influencian ó bien varían el metabolismo car­

diaco en el sentido de un ahorro de energía.

2) La excitabilidad del sistema dormador de irritación y conductor 

de excitación dentro del corazón se reduce, resultando un efecto 

antivibratil demostrable en dosis terapéuticas.

3) Se reduce fuertemente el tono de la musculatura lisa de los 

vasos bajo el efecto de los compuestos. Este efecto espasmolitico 

de los vasos se puede presentar en todo el sistema de vasos ó mani­

festarse más ó menos aislado en zonas de vasos circunscritas (tal 
como, por ejemplo, en el sistema nervioso central).

4) Los compuestos reducen la presión sanguínea de los animales 

normotónicos e hipertónicos y se pueden emplear por lo tanto como 

medios antihipertensivos.

5) Los compuestos tienen un efecto fuertemente músculo-espasmolitico, 

que se destacan en la musculatura lisa del estómago, del tracto 

digestivo, del tracto urogenital y del sistema respitatorio.

Los compuestos de la presente invención son 

adecuados, debido a éstas propiedades, especialmente para la pro­

filaxia y terapia de las enfermedades cardiacas isquémicas agudas 

y crónicas en el más amplio sentido, para la terápia de la alta 

tensión, asi como el tratamiento de las perturbaciones en el riego 

sanguíneo cerebral y periférico.

Las nuevas sustancias activas se pueden trans­

formar en forma conocida en las formulaciones usuales, tales como 

tabletas, cápsulas, grageas, pildoras, granulados, aerosoles, 

jarabes, emulsiones, suspensiones y soluciones, empleando excipientes 

ó disolventes inertes, no tóxicos, farmacéuticamente adecuados.

Aquí deberá encontrarse la sustancia terapéuticamente activa en una 

concentración de unos 0,5 hasta 90 % en peso de la mezcla total, es 
decir, en cantidades que sean suficientes para alcanzar el margen
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de dosificación indicado.

Las formulaciones se obtienen, por ejemplo, alar­

gando las sustancias activas con disolventes y/á excipientes, en 

caso dado empleando emulsionantes y/ó agentes de dispersión, donde, 

por ejemplo, en el caso de emplear agua como diluyante, en caso dado 

se pueden emplear disolventes orgánicos como agentes disolventes 

auxiliares.

Como agentes auxiliares sean mencionados como

ejemplo:

agua, disolventes orgánicos no tóxicos, tales como parafinas (por, 

ejemplo, fracciones de petróleo), aceites vegetales (por ejemplo, 

aceite de cacahuete y de sésamo), alcoholes (tales como alcohol 

etílico, glicerina), glicoles(por ejemplo, propilenglieol, polietilen- 

glieol), excipientes sólidos tales como, por ejemplo, minerales 

naturales molturados (por ejemplo, caolinas, arcillas, talco, creta), 

minerales sintéticos molturados (por ejemplo, ácido silícico, alta­
mente disperso, silicatos), azúcares (por ejemplo, azúcar de caña, 

lactosa y glucosa), emulsionantes, tales como emulsionantes no 

ionógenos y aniónicos (por ejemplo, éster de ácido graso polioxi- 

etilénico, éter de alcohol graso polioxietilénico, alquilsulfonatos 

y arilsulfonatos) agentes de dispersión (por ejemplo, lignina, 

deslixiviaciones sulfiticas, celulosa metílica, fécula y polivinil- 

pirrolidona) y lubrificantes (por ejemplo, estearato de magnesio, 

talco, ácido esteárínico y sulfato laurilico sódico).

La aplicación se efectúa en la forma usual, 

preferentemente por vía oral ó parenteral, especialmente por vía 

perlingual ó intravenosa. En el caso de aplicación oral pueden con­

tener las tabletas naturalmente además de los excipientes mencionados 

también aditivos, tales como citrato sódico, carbonato de calcio 

y fosfato dicálcico junto con distintos aditivos, tales como féculas,
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preferentemente fécula de patata, gelatina y eimilaree. Además áe 

pueden emplear simultáneamente lubrificantes, tales como eatearato 

de magnesio, laurilsulfato sódico y talco para formar las tabletas.

En el caso de las suspensiones acuosas y/ó elixires, destinadas para 

aplicaciones orales, se pueden mezclar las sustancias activas, además 

de con los agentes auxiliares arriba mencionados con distintos 

mejoradores del sabor ó colorantes.

Para el caso de aplicación parenteral se pueden 

emplear soluciones de las sustancias activas utilizando materiales 

excipientes líquidos adecuados^
Por lo geñerallia demostrado ser ventajoso, admi­

nistrar en la aplicación intravenosa cantidades desde unos 0,001 
hasta 5 mg/kg, preferentemente unos 0,05 hasta 2 mg/kg de peso cor­
poral por día para lograr resultados eficaces y en la aplicación 

oral asciende la dosificación a unos 0,05 hasta 10 mg/kg, preferen­
temente 0,5 hasta 5 mg/kg de peso corporal por dia.

Sin embargo, en caso dado, puede ser necesario 

desviarse de las eantiades mencionadas y ésto en dependencia del 

peso corporal del animal de*ensayo ó bien la clase de la vía de apli­

cación, pero también en base de la clase del animal y de su com­

portamiento individual con respecto al medicamento ó bién de la 

clase de formulación y del momento ó bién del intervalo en que se 

efectúa la administración. Asi en algunos casos pueden ser suficientes 

cantidades inferiores a la cantidad mínima mencionada, mientras en 

otros casos se ha de sobrepasar la cantidad máxima mencionada. En el 

caso de una aplicación de mayores cantidades puede ser recomendable 

repartir ésta en varias dosis individuales durante el dia. Para la 

aplicación en la medicina humana se ha previsto el mismo margen de 

dosificación. En forma correspondiente vale también aquí lo arriba 

expuesto.

O  - - 1



Ejemplos de obtención

Ejemplo 1

19

2-(dimetilaminometilenamino)-4-fenil-6-metil-l,4- 

dihidropiridin-3,5-dicarboxilato de dietilo

H K
C!!,

15 g (4$ mMoles) de 2-amino-4-fenil-6-metil-l,4- 

dihidropiridin-3,5-dicarboxilato de dietilo se calientan junto con 

10 10 g (84 mMoles) de dimetilformamidodimetilacetal a 100**C y se

agita durante unos 60 minutos a ésta temperatura. Durante el enfria­

miento solidifica la masa se reacción que se suspende en poco éter, 

se separa por succión y se recristaliza en etanol.

Punto de fusión: 131**C Rendimiento: 1317 g (79 %)
15

Ejemplo 2

Análogo al ejemplo 1 se obtienen por reacción de
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45 mMoles de 2-amino-4-(oaftil-1)-6-metil-l,4-dihidropiridin-3,5- 

diearboxilato de dietilo y 84 mMoles de dimetilformamidodimetilacetal 

el 2-(dime tilaminómetilenaaino)-4-(naftil-l)-6-metil-l,4-dihidro- 

piridin-3 tS-diearboxilato de dietilo del p.f.: l80°C (etanol). 

Rendimiento: 65 % de la teoría.

Ejemplo 3

Análogo al ejemplo 1 se obtiene por reacción 

10 de 45 mMoles de 2-amino-4-(2'-nitrofenil)-6-metil-l,4-dihidropiridin-
3 ,5-dicarboxilato de dietilo y 84 mMoles de dimetilformamidodimetil­

acetal el 2-(dimetilaminometilenamino)-4-(2'-nitrofenil)-6-metil-
1,4-dihidropiridi¿-3t5**dicarboxilato de dietilo, del p.f.: 126̂ 0 
(etanol).

15 Rendimiento: 70 % de la teoría.
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5

Análogo al ejemplo 1 ae obtiene por reacción de 

45 mMolea de 2-amlno-4-(3'-nitrofenil)-6-metil-l,4-dihidroplridin- 

3,5**dicarboxilato de dietilo y 84 mMolea de dimetilformamidodimetií- 

acetal el 2-(dimetilaminometilenamino)-4-(3'-nitrofenil)-6-metil-l,4r 

dihidropiridin-3,5-dicarboxilato de dietilo, del p.f.: 150°C (étanol). 

Rendimiento: 73 % de la teoría.

10 Ejemplo 5

Análogo al ejemplo 1 ae obtiene por reacción de 
54 mMolea de 2-amino-4-(2'-clorofenil)-5,**netoxicarbonil-'6-metil-

1,4-dihidropiridin-3"carboxilato de etilo y 68 mMolea de dimetil- 
15 formamidodietilacetal el 2-(dimetilaminometilenamino)-4-(2'-cloro- 

fenil)-5-metoxicarbonil-6-metil-l,4-dihidropiridin-3*carboxilato de 
etilo, del p.f.: 137°C (etanol).
Rendimiento: 68 % de la teoría.



o
Ejemplo 6

- 22 -

OL C1
H, C, 00C C00Cg H,Y 1H , C ^  N

H !!
, / C ^  /CH, 

N
^CH,

H'

10

15

Análogo al ejemplo 1 ee obtiene por reacción de 

45 mMolea de 2-amino-4-(2'-clorofenil)-6-metil-1,4-dihidropiridin- 
3,5*diearboxÍlato de dietilo y 68 mMolea de dimetilformamidodietil- 
acetal el 2-(dimetilaminometilenamino)-4-(2'-clorofenil)-6-metil-
1,4-dihidropiridin-3,5-dicarboxilato de dietilo, del p.f.: 140°C 
(etanol).

Rendimiento: 75 % de la teoría.

Ejemplo 7

Análogo al ejemplo 1 se obtiene por reacción de 

45 mMolea de 2-amino-3-etoxicarbonil-4-(2'-elorofenil)-6-metil-

l,4-dihidropiridÍna-5-carboxilato de isopropilo y 68 mMolea de dime- 
tilformamidodietilaeetal el 2-(dimetilaminometilenamino)-3*etoxicar- 
bonil-4-(2'-clorofenil)-6-metil-l,4-dihidropiridin-5-carboxilato de 
iaopropilo, del p.f.: 138^0 (etanol), Rendimiento: 66 % de la teoría.

(
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Ejemplo 8

(ÜLH,c^ y ^ - c i  
HC-OOC^^A,COOCsHs

H'C' f  ¡iH , C ^ N ^ N  
H M

/CH*
H N

^CH,

Análogo al ejemplo 1 ae obtiene por reacción de
ii 4$ mMoles de 2-amino-3*etoxicarbonil-4-(2'-clorofenil)-6-metil-

! 5

!

l,4-dihidropiridin-5**carboxilato de aec.-butilo y 68 mMolea de dimetil- 
formamidodietilacetal de 2-(dimetilaminometilenamino)-3-e toxicarbonil- 
4-(2'-cloro fenil)-6-metil-1,4-dihidropiridin-5-carboxilato de aec. - 
butilo del p.f.: 128°C (etanol).

! Rendimiento: 65 % de la teoría.
! 10

!
{
)

t!i
í
i

H, Ca 00C COOCa H,

H g C ^ N ^ N  
- H  ]!

'CH,
i1
i
!

Análogo al ejemplo 1* ae obtiene por reacción de 

45 mMolea de 2-amino-4-(3'-clorofenil)-6-metil-l,4-dihidropiridin-

! 15i
3,5-dicarboxilato de dietilo y 68 mMolea de dimetilformamidodietil- 
acetal el 2-(dimetilaminometilenamino)-4-(3'-clorofenil)-6-metil-1,4- 
dihidropiridin-3.5*dicarboxilato de dietilo, del p.f. 150°C (etanol). 

Rendimiento: 76 % de la teoría.
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Ejemplo 10

Análogo al ejemplo 1 se obtiene por reacción de 

45 mMoles de 2-ami¿o-3-etoxicarbonil-4-(3'-clorofenil)-6-aetil-l,4- 

dihidropiridin-5-carboxilato de ^-metoxietilo y 68 mMolee de dimetii- 

formamidodietilacetal el 2-(dimetilaminometilenamino)-3-etoxiearboail-

4-(3'-elorofenil)-6-metil-l,4-dihidropiridin-5*'Carboxilato de ^3-me- 

toxietilóy del p.f. 120°C (etanol).
Rendimiento: 65 % de la teoría.

Ejemplo 11

Análogo al ejemplo 1 se obtiene por reacción de 

45 mMoles de 2-amino-4-(3'-metoxifenil)-6-metil-l,4-dihidrop±ridin-3t5- 
13 diearboxilato de dietilo y 68 mMoles de dimetilformamidodietilacetal 

el 2-(dimetilaminometilenamino)-4-(3'-metoxifenil)-6-metil-l,4-dihi- 
dropiridin-345-dicarboxilato de dietilo, del p.f. 136̂ 0 (etanol). 
Rendimiento 70 % de la teoría.
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Ejemplo 12

/CH,
H,C \CH.

3

Análogo al ejemplo 1 ze obtiene por reacción de 

45 mMolea de 2-amino-4-fenil-6-metil-l,4-dihidropiridin-3,5-dicarbo- 
xilato de dietilo y 68 mMolea de dimetilacetamldodietilacetal el 2-" 

(l-dimetilamino-etilidenamino)-4-fenil-6-metil-l,4-dihidropiridin"3,5 

dicarboxilato de dietilo, del p.f. 126°C (etanol).

Rendimiento: 56 % de la teoría.

10 nSKElp,,..!?,

15

Análogo al ejemplo 1 ee obtiene por reacción de 

45 mMolea de 2-amino-4-(3'-nitrofenil)-6-metil-l,4-dihidropiridin- 

3,5*dicarboxilato de dietilo y 68 mMolea dedimetilacetamidodietilace- 

tal el 2-(l-dimetilamino-etilidenamino)-4-(3'**nitrofenil)-6-metil-

1,4-dihidropiridin-3,5-dicarboxilato de dietilo, del p.f.: 172°C 

(etanol).

Rendimiento: 52 % de la teoría.
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Ejemplo 14

H.C ^  N
CH,

^CH,

Análogo al ejemplo 1 se obtiene por reacción.de 

45 mMoles' de 2-amino-4-(2'-elorofenil)-6-metil-l,4-dihidropiridin- 

3^5-dicarboxilato de dietilo y 68 mMoles de dimetilacetamidodietil- 

acetal el 2-(l-dimetilamino-etilidenamino)-4-(2'-clorofenil)-6-metíl-

1,4-dihidropiridin-3,5*dicarboxilato de dietilo, del p.f.: l8l°C 

(etanol).

Rendimiento: 62 % de la teoría.

Ejemplo 15

Análogo ai ejemplo 1 se obtiene por reacción de 

45 mMoles de 2-amino-4-(3'-clorofenil)-6-metil-l,4-dihidropiridin-

3,5-dicarboxilato de dietilo y 68 mMoles de dimetilaeetamidodietil- 

acetal el 2-(l-dimetilamino-etilidenamino)-4-(3'-elorofenil)-6-metil-

l,4-dihidropiridin-3,5-diearboxilato de dietilo, del p.f.: 160°C 

(etanol). Rendimiento: 60 % de la teoría.



Ejemplo 16

H,C„00C

H^C N ^ N

¡OOCaHg

H )¡
H N

Análogo al ejemplo 1 se obtiene por reacción de

50 mMoles de 2-amino-4-(2'-elorofenil)-6-metil-l,4-dihidropiridln-3t,5- 
dicarboxilato de dietilo y 87 mMoles de di-n-bntil-formamidodietil- 
aeetal el 2-(di-n-butilamino-metilenamino)-4-(2'-clorofenil)-6-metil-

1,4-dihidropiridin-3,5*dicarboxilato de dietilo, del p.f. 126°C 
(etanol).

Rendimiento: 60 % de la teoría.

Ejemplo 17

48 mMoles de 2-amino-3-etoxicarbonil-4-(2'-clorofenil)-6-metil-l,4- 

dihidropiridin-5-carboxilato de isopropilo y 90 mMoles de di-n-butil- 

formamidodietilaeetal el 2-(di-n-butilamino-metilenamino)-4-(2'-cloro- 

fenil)-6-metil-l,4-dihidropiridin-5-carboxilato de isopropilo del 

p.f.: 126°C (etanol). Rendimiento 56 % de la teoría.

H s C ^ N ^ " N
H  ¡¡

Análogo al ejemplo l.se obtiene por reacción de
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Ejemplo 18

Análogo al ejemplo 1 se obtiene por reacción de 
30 mMoles de 2-amino-3-etoxicarbonil-4-(2'-clorofenil)-6-metil-l,4- 

dihidropiridin-5-carboxilato de isopropilo y 50 mMoles de di-( ̂  -me- 

toxietil)-formamidodietilacetal el 2-(di-^ -metoxietilamino-metilea- 

amino)-3-o t oxicarbonil-4-(2'-cloro fenil)-6-me til-1,4-dihidropiridin-

5-carboxilato de isopropilo, del p.f. 92**C (etanol/éter).
Rendimiento: 70 % de la teoría.

Ejemplo 19

O " *

H.C
HC-00C ^ / \ ^ . C 00C, HL,

t!H g C ^ N ^ - N
H . !!
H

/CH.-CH.-0CH,
n̂ CH,-CH,-0CH,

* Análogo al ejemplo 1 se obtiene por reacción de

30 mMoles de 2-amino-3-etoxicarbonil-^-(3'-nitrofenil)-6-metil-l,4- 

dihidropiridin-5-carboxilato de isopropilo y 50 mMoles de di-(j?)- 
metoxietil)-formamidodietilacetal el 2-(di- ̂  -metoxietilamino- 

metilenamino)-3-etoxicarbonil-4-(3'-nitrofenil)-6-metil-l,4-dihidro- 
piridin-5-carboxilato, del p.f.: 119°C (etanol).
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Rendimiento: 72 % da la teoría 

Elanulo 20

1y

5 Análogo al ejemplo 1 ce obtiene por reacción de
30 nMolea de 2-amino-4-(2'-nitrofenil)-6-metil-l,4-dihidropiridin- 

3!5*dicarboxilato de dietilo y 100 mMolea de piperididodletilaeetal 

de ácido fornico el 2-(piperidinometilenamino)-4-(2'-nitrofenil)-6- 

netil-1,4-dihidropiridin-3,5*dicarboxilato de dietilo, del p.f.:

10 142°C (etanol).

Rendimiento: 70 % de la teoría.

Ejemplo 21

15 Análogo al ejemplo 1 ce obtiene por reacción de 

50 mMoles de 2-amino-4-(2'-clorofenil)-6-metil-l,4-dihidropiridin-
3.5-dicarboxilato de dietilo y 80 mMolea de piperididodletilaeetal 

de ácido fórmico el 2-(piperidinometilenamino)-4-(2'-clorofenil)-6-



metil-1,4-dihidropiridin-3s5*dicarboxilato de dietilo, del p.f.: 

145°C (etanol).

Rendimiento: 63 % de la teoría.

Ejemplo 22

Análogo al ejemplo 1 se obtiene por reaeeián de 

48 mMoles de 2-amino-3-etoxiearbonil-4-(2'-elorofenil)-6-metil-l,4- 

dihidropiridin-5-carboxilato de isopropilo y 80 mMoles de piperidido- 
dietilaeetal de ácido fórmico el 2-(piperidinometilenamino)-3-etoxi- 
earbonil-4-(2'-elorofenil)-6-metil-l,4-dihidropiridin-5-carboxilato 

de isopropilo del p.f.: 1Ó3°C (etanol).

Rendimiento: 59 % de la teoría. t..

Ejemplo 23

Análogo al ejemplo 1 se obtiene por reacción de 

50 mMoles de 2-amino-4-(2 '-elorofenil)-6-metil-l,4-dihidropiridin-



3,5-dicarboxllato da dietilo y 75 ntMolea da dietoxihexahidroacepino- 
metano al 2-(hexahidroacepino-metilenamino)-4-(2'-clorofenil)-6- 

metil-l,4-dihidropiridin-3.5-dicarboxilato de dietilo, del p.f. : 

lóO^C (atanol).

Rendimiento.: 65 % da la taoria.

Ejemplo 24

Análogo al ejemplo 1 ae obtiene pop reacción de 
30 mMolea da 2-amino-3-etoxicarbonil-4-(2'-clorofenil)-6-metil-
1,4-dihidropiridin-5-carboxilato da iaopropilo y 75 mMolea da 
dietoxi-hexahidroacepino-metano el 2-(hexahidroaeepino-metilenamino)- 
3-etoxicarbonil-4-(2'-clorofenil)-6-metil-l,4-dihidropiridin-5* 
earboxilato de iaopropilo, del p.f.: 195°C (atanol).

Rendimiento: 70 % de la teoría.



Ejemplo 25

Análogo al ejemplo 1 se obtiene por reacción de 

50 mMoles de 2-amino-4-fenil-6-metil-l,4-dihidropiridin-3,5-dicarbo- 

xilato de dietilo y 100 mMoles de N-metilpirrolidon-2-dietilaeetal 

el 2-(N-metilpirrolidiniliden-2-amino)-4-fenil-6-me til-1,4-dihidro- 

piridin-3,5-dicarboxilato de dietilo, del p.f.: 133°C (etanol). 

Rendimiento: 68 % de la teoría.

Ejemplo 26

Análogo al ejemplo 1 se obtiene por reacción de 

38 mMoles de 2-amino-4-(2'-nitrofenil)-6-metil-1,4-dihidropiridin-

3,5-dicarboxilato de dietilo y 100 mMoles de N-metil-pirrolidon-2- 

dietilaeetal el 2-(N-metilpirrolidiniliden-2-amino)-4-(2'-nitrofenil)-

6-metil-l,4-dihidropiridin-3.5-dicarboxilato de dietilo, del p.f.

144°C (etanol).

Rendimiento: 72 % de la teoría.



Ejemplo 27

33 -

Análogo al ejemplo 1 se obtiene por reacción de 

50 mMoles de 2-amino-3**etoxicarbonil-4-(3'-nitrofenil)-6-metil-l,4- 

5 dihidropiridin-5-carboxilato de isopropilo y 100 mMoles de N-metil- 

pirrolidon-2-dietilacetal el 2-(N-metilpirrolidiniliden-2-amino)-3- 

etoxicarbonil-4-(3'-nitrofenil)-6-metil-l,4-dihidropiridin-5-earboxi- 

lato de isopropilo, del p.f.: 135**C (etanol).
Rendimiento: 66 % de la teoría.

10

Ejemplo 28

15

Análogo al ejemplo 1 se obtiene por reacción de

40 mMoles de 2-amino-4-(3'-elorofenll)-6-metil-l,4-dihidropiridin-3,5-
dicarboxilato de dietilo y 70 mMoles de N-metil- E  -caprolaetama- 

dietilacetal el 2-(N-metllhexahldroacepiniliden-2-amino)-4-(3'-- 
elorofenil)-6-metil-l,4-dihidropiridin-3,5-dicarboxilato de dietilo, 

del p.f.: 104°C (etanol).
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Rendimiento: 62 % de la teoría.

Ejemplo 29

Análogo al ejemplo 1 se obtiene por reacción de 

40 tnMoles de 2-amino-4-(2'-nitrofenil)-5-"etilsulfonil-6-metil-

l,4-dihidropiridin-3-carboxilato de eiclopentilo y 65 mMoles de 
dimetilformamidodietilacetal el 2-(dimetilaminometilenamino)-4- 

(2'-nitrofenil)-5-metilsulfonil-6-metil-l,4-dihidropiridin-3*car- 

boxilato de eiclopentilo, del p.f.: 175°C (etanol).
Rendimiento: 68 % de la teoría.

Ejemplo 30

H,

Análogo al ejemplo 1 se obtiene por reacción de 

20 mMoles de 2-amino-3-fenilsulfonil-4-(3'-nitrofenil)-6-metil-l,4- 

dihidropiridin-5**carboxilato de ^-metoxietilo y 40 mMoles de 

dimetilformamidodietilacetal el 2-(dimetilaminometilenamino)-3-fenil-
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sulfonil-4-(3'-nitrofenil)-6-metil-l,4-dihidropiridin-5-carboxilato 

da j3-metoxietilo, del p.f.: 226̂ 0 (etanol).
Rendimiento: 66 % de la teoría.

Deacrita suficientemente la naturaleza del in­

vento, aai como la manera de realizarlo en la práctica, debe hacera* 

constar que las disposiciones anteriormente indicadas son suscepti­

bles de modificaciones de detalle en cuanto no alteren su principio 

fundamental.

!
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REIVINDICACIONES
13.- Procedimiento para la obtención de aminoalquili 

denamino-1,4-dihidropiridinas, de fdrmula I

R

donde R significa un resto arilo 6 un resto tienilo, furilo; 
pirrilo, plrazolilo, imidazolllo, oxazolilo, isoxazolilo, tiaz( 
lilo, piridilo, piridazinilo, pirimidilo, pirazinilo, quinoli- 
lo, isoquinolilo, indolilo, benzimidazolilo, quinazolilo o qui 
noxalilo, donde el resto arilo asi como los heterociclos con­
tienen en caso dado 1 a 3 sustituyentes iguales o diferentes 
del grupo fenilo, alquilo, alquileno, alquenilo, alquinilo, al 
coxl, alquenoxi, alquinoxi, dioxialquileno, halógeno, trifluor 
metilo, trifluormetoxi, dialquilamino, nitro, ciano, azido, 
carbalcoxi d SO^-alquilo (m = 0 a 2), X e Y son iguales o dife 
rentes y representan los grifos -S(0)n-R^ d -00-R^, donde n, 
R^ y R^ tienen el significado mdsá)ajo definido, R^ significa 
hidrdgeno, un resto alquilo de cadena recta o ramificado, un 
resto arilo o un resto aralquilo, R significa hidrdgeno o un 
resto alquilo de cadena recta o ramificada, donde el resto al­
quilo, en oaso dado junto con el fragmento estructural

puede formar en la forma indicada un anillo heterocíclico de

I

H !

C - N - R3
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cinco hasta siete miembros, o significa aralquilo, R^ y R^ son 
iguales o distintos y significan un resto alquilo de cadena 
recta o ramificada, un resto alcoxialquilo d un resto aralqui­
lo, donde R^ y R^ en caso dado forman junto con el átomo de ni 
trdgeno un anillo de 5 a 7 miembros, que en caso dado está acg 
tituido, y que como ulterior heteroátomo puede llevar un átomo 
de oxígeno, azufre o nitrdgeno y donde en los restos -S(0)^-R^ 
y -C0-R n representa 0, 1 d 2, R significa un resto hidro­
carburo alifático, saturado o insaturado, de cadena recta, ra­
mificada o cíclica, que en caso dado está sustituido por uno 
o dos átomos de oxígeno en la cadena, o en el que un átomo de 
hidrdgeno puede estar sustituido por un.grupo fenoxi, en caso 
dado sustituido por haldgeno, ciano, dialquilamino, alcoxi, al 
quilo, trifluormetilo o nitro o un grupo fenilo, d sustituido 
por un grupo o(-, d ^-piridilo o por un grupo amino, pudien 
do contener este grupo amino dos sustituyentes iguales o dife­
rentes del grupo alquilo, alcoxialquilo, arilo o aralquilo y 
donde estos sustituyentes forman en caso dado con el átomo de 
nitrdgeno un anillo de 5 a 7 miembros que, como ulterior hete­
roátomo puede contener un átomo de oxígeno o de azufre, o la 
agrupacidn N-alquilo, d un resto arilo, que en caso dado con­
tiene 1 a 3 sustituyentes iguales o diferentes del grupo alqui- 
lo, alcoxi, haldgeno, ciano, trifluormetilo, trifluormetoxi, 
dialquilamino o nitro y R° significa alquilo o arilo o aralqui-j 
lo o un grupo dialquilamino, o el grupo - 0 R d o n d e  R' signifi­
ca un resto hidrocarburo saturado o insaturado, de cadena rec­
ta, ramificada o cíclica, que en caso dado está interrumpido 
por 1 d 2 átomos de oxígeno en la cadena, o en el que un átomo 
de hidrdgeno puede estar sustituido por un grupo fenoxi, en 
caso dado sustituido por haldgeno, ciano, dialquilamino, aloo-
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xi, alquilo, trifluormetilo o nitro, o grupo fenilo, o por un 
grupo o(-, ó J'-piridilo o por un grupo amino, donde este gru 
po amino lleva dos sustituyentes iguales o diferentes del grupo 
alquilo, alcoxialquilo, arilo y aralquilo y donde estos susti­
tuyentes forman en oaso dado junto con átomo de nitrógeno un 
anillo de 5 a 7 miembros, que como ulterior heteroátomo puedo 
llevar un átomo de oxígeno o de azufre o la agrupación -^-al­
quilo , caracterizado porque 2-amino-1,4-dihidropiridinas de 
fórmula II

donde R, R \  X e Y tienen los significados arriba indicados, 
se hacen reaccionar con diásteres de amida de ácido ortocarbo- 
xílico de fórmula IV

0R8

R^ - C -
OR8 R3

IV

donde R^, R^ y R^ tienen los si^iificados de arriba y R^ signi 
fica un grupo alquilo inferior, ó en caso dado en presencia de 
disolventes inertes a temperaturas entre 50 y 150°C.

23.- Procedimiento para la obtención de aminoalquili 
denamino-1,4-dihidropiridinas, tal y como queda sustancialmen­
te descrito en la presente Memoria.
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