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Beschreibung 

Die vorliegende Erfindung betrifft die Verwen­
dung von neuen und bekannten Dihydropyridinen 
in ·Arzneimitteln 'mit positiv inotroper Wirkung, 
neue Verbindungen aus dieser Stoffklasse, diese 
enthaltende Arzneimittel und ihre Herstellung. 

Es ist bereits bekannt geworden, dass 1,4-Dihy­
dropyridl~e gefiisserweiternde Eigel)schaf:ten be­
sitzen und als Coronarmittel und Antihypertensiva 
verwendet werden konnen (vgl. britisches Patent 
1173 062; britisches Patent 1358951; DE-OS 
2 629 892 und DE-OS 2 752 820). Weiterhin {st be-

. kannt, dass 1,4-Dihydropyridine als Calciumanta­
gonisten eine Hemmung der Kontraktionskraft von 
giatten und kardialen Muskeln bewirken und zur 
Behandlung von Coronar- und Gefiisserkrankun-

. gen eingesetzt werden konnen (vgl. A. Flecken­
stein, Ann. Rev. Pharmacol. .Toxicol. 17, 149-166 
(1977)). Bei Kenntnis dieser Ei.genschaften der 
Dihydropyridine war es nicht vorhersehbar, dass 
die erfindungsgemiissen Verbindungen aus die­
ser Stoffklasse keine kontraktionshemmende, 
sondern eine kontraktionskraftverstiirkende, am 

... Her_zmuskel positiv inotrope Wirkung besitzen. . 
Die Erfindung betrifft die Verwendung· von 1-,4- · 

Dihydropyridinen der allgemeinen Formel {I) 

(I) .. 

... . . . .. . ~ 

: .. ·.·"- ·.·:·::..:-.::_· .. ·.: 
in welcher·· 

n fOr 0, 1 oder 2 steht, 
R1 . 
a) fur Wasserstoff,. einen geradkettige.n, -~er:-

. · . zweigten, cyclischen, gesiittigten oder ungesiittJg­
ten aliphatischen Kohlenwasserstoffreststeht,der 
_gegebenenfalls.1bis3 gleiche_ oder·ver'schie_dene 
Hetero-Kettenglieder aus der Gruppe 0, CO, SOm 
(m = o. 1 oder 2), = N-; NR1· oder SiR11R1~1 enthiilt . 
urid ·Wobei. dieser · Kohlenwasserstoffresfgegebe­
nenfalls substifuiert ist durcti Halogen, N02, CN, 
N3, Hydroxy, Aryl oder Heteroaryl oder · 

b) fUr einen Aryl- oder Heteroarylrest steht, wo-
. bei ~iiese Reste gegebenenfalls 1 bis 5 gleiche 
oder verschiedene Substltuer:iten aus der Gruppe 
Aryl, Alkyl, Alkenyl, Alkinyl, Alkenoxy, Alkinoxy, 
Aralkyl, Acyl, Alkylen, Dioxyalkylen, Halogen: CF3, 
OCF3, SCF3, N02, NO, CN, N3, COR1v, COORv, 0Rv1, 

NR1 oder NRv111RVl11 tragen, wobei die Alkyl-, Alk-
. oxy- und Arylreste der obengenannten Substi­
tuenten ihrerseits wieder durch Halogen, CORv 
oder NRv11Rv111 substituiert sein konnen oder 

c) tor den Rest NRv11R1 steht, und wobei die unter 
a), b) und c) genannten Reste R'. Rn, Rm, R'v, Av, 
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Rv1, Rv11 und Rvm die 1,mten angegebene Bedeutung 
haben, · 

R2 
a) fur einen der unter R1 angegebenen Substi­

tuenten steht, aber nicht mit diesem identisch sein. 
muss oder . · 

b) fur die Reste NHR1 oder 
i· 

steht, 
· wobei R1, R'x und Rx die unten angegebene Bedeu-

tung besitzen, · 
oder die Substituenten R1 und R2 gemeinsam ei­
nen 5- bis 8-gliedrigen, gesiittigten oder ungesat­
tigten Ring bilden, der gegebenenfalls 1, 2 oder 3 
gleiche oder verschiedene Ringglieder aus der 
Gruppe 0, S, NR1 oder CO enthalt und der gegebe­
nenfalls 1 bis 3 gleiche oder verschiedene Substi­
tuenten aus der Gruppe Halogen, Hydroxy, Alkyl, 
Alkoxy, Aryl oder Aralkyl enthiilt, · 

R3 fUr einen der unter R2 angegebenen Substi­
tuenten steht, und mit diesem gleich oder von 
diesem verschieden ist, wobei nur einer der bei­
den Substituenten R2 oder R3 jeweils fur Alkoxy, 
Alkylthio oder NHR1 steht, 

R4 
a) fUr Wasserstoff, N02, NO, CN, SOm-Rx1 

(m = o, 1 oder 2), Halogen, 

.. oder. 

steht, wobei R1, Rv11, Rv111, Rx1 und Rxm die unten 
.. angegebene Bedeutung haben,oder· ·:· .. 

b) tor. einen verzweigten oder unverzweigten, 
cyclischen, gesattigten oder ungesiittigten alipha­
tischen Kohlenwasserstoffrest · steht, der gegebe­
nenfalls substituiert ist .durch Halogen, OH, CN, 
Alkoxy, Alkylthio, Aryloxy, COORv oder · 

RVlll 

N/ 
. °'\Rvn 

. ~ . 

·. : . :'If·. . . : . -~~-

wobei Av, Rv11 und Rvm die unten angegebene Be- · . 
deutung haben, oder · · · · •. , · 

c) · fUr einen aromatischen Kohlenwasserstoff- ; : 
rest oder tor einen S- bis 7-gliedrigen gesiittigten ,-.~ 
oder ungesattigten Heteroring mit 1 bis 4 gleichen .. :. 

· oder verschiedenen Heterogliedern aus der Grup- ·• ·· 
pe 0, S,-N =, NR1, wobei dieser Heteroring entwe- ·:. 
der uber ein Kohlenstoffatom oder ein Stickstoff-':' '. 
atom mit dem Dihydropyridinring verknOpft ist,'.-'' 

; 
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1
-d wobei der aromatische Kohlenwasserstoff­

"""6St und die Heteroringe gegebenenfalls 1 bis 3 
gleiche oder verschiedene Substituenten aus der 
Gruppe Halogen, OH, CN, CF3, OCF3, SCF3, N02, 
Alkyl, Alkoxy, Aryl und 

RVlll 

N/ 
".Rvu tragen, 

d) tur den Rest 
x 
II . Ra -C-Y-

steht, wobei X Sauerstoff, Schwefel oder NR1 be­
deutet und Y tur eine einfache Bindung, 0, S od~r 
NR1 steht, und Ra die tor R1 angegebene Bedeu­
tung hat und mit dem Substituenten R1 gleich oder 
von diesem verschieden ist, oder 

e) tor den Rest 

steht, 

,, ' R6' R7' 

,,. ·RSXXR4'_R4 .. 
: It· · ··· 

., -. R3 N R2' 
I I 

{CO)n·/ 
1,. / 

... R-'. 

wobei n', R1', R2', R3', Rs·, R6' und R7' die fiir n, 
R1. R2, R3, Rs, R6 und R7 angegebene Bedeutung 
haben und mit diesen gleich oder von diesen ver­
schieden sind, und R4' und R4" gleich oder ver­
schieden sind und jeweils fiir einen uni ein Was­
serstoff verminderten Rest der fur: R4 unter a) bis 
d) angegebenen Substituenten · stehen, oder. 

R2 und R4 gemeinsam ~inen verzweigten, un­
verzweigten, gesittigten oder ungesattigten 5- _bis 
8-gliedrigen Ring bilden, der gegebenenfalls .1, 2 
oder 3 gleiche oder verschiedene Ringglieder aus 
der Gruppe 0, CO, CS, C=NR1, =N-, NR1, SOm 
{m =:= 0, 1 oder 2) oder SiR11R111 enthilt, und der 
gegebenenfalls substituiert ist durch Halogen, Hy­
droxy, Alkoxy, Aryl, Aralkyl, 

. RVlll 
·· ... -----N/ ··"··········'·· 

"Rvll. 

oder durch eine geradkettige oder verzweigte Al­
kylenkette mit 3 bis 8 Kohlenstoffatomen disubsti­
tuiert ist; 
wobei dieser gemeinsame Ring von R2 und R4 

auch direkt mit dem gemeinsamen Ring von R1 

und R2 anneliert sein kann, · · . · · · 
wobei die Reste R1, R11, R111, Rv11, Rvm die unten 
angegebene Bedeutung haben, 

R5 die tur R4 angegebene Bedeutung besitzt und 
mit R4 gleich oder von diesem verschieden ist, 
oder 
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Rs und R3 gemeinsam einen Ring bilden, der mit 
dem durch R2 und R4 gebildeten Ring gleich oder 
von diesem verschieden ist, · 

R6 fur Wasserstoff, Alkyl oder Halogenalkyl 
5 steht, und R1 

a) fur einen gesattigten, ungesittigten, cycli­
schen, geradkettigen oder verzweigten aliphati­
schen Kohlenwasserstoffrest steht, der gegebe-

10 nenfalls substitl!iert ist durch Halogen, Aryl oder 
Heteroaryl, oder 

b) fur einen Aryl- oder Heteroarylrest steht, der 
gegebenenfalls 1 b·is 5 gleiche oder verschiedene 
SubstitLienten aus der Gruppe No2, CN, N3, NO, 

15 CF3, Halogen, CORIV, COORV, ORVI 

20 

. R' 

, SOmRxr (m = 0, 1 oder 2), N( , 
'-ORVI 

. 25 

Alkyl, Aryl, Alkenyl, Alkinyl, Alkenoxy, Alkinoxy, 
Aralkyl, Acyl, Alkylen, oder Oioxyalkylen enthalt, 
wobei die vorgenannten Alkyl- und Aryl-Substi­
tuenten ihrerseits wieder durch COORv oder 
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RVlll 
/ 

N 
'\.Rvu 

substituiert sein konnen, und wobei in den vorge­
nannten -Oefinitionen ·der Substituenten R1 bis RB 
R' fUr Wasserstoff, Alkyl, Aryl, Aralkyl, Heteroaryl 
_oder Acyl steht, R11 und R111 gleich oder verschie­
den sind und jeweils fur Alkyl, Aryl, Aralkyl oder 
Heteroaryl stehen, R1v, Rv und Rv1 jeweils gleich 
oder verschieden sind und tor Wasserstoff, Alkyl, 
Aryl, Aralkyl oder Heteroaryl stehen, wobei die 
Alkyl- und Acylreste gegebenenfalls durch Halo­
gen, Alkylthio, Alkoxy, Trifluormethylnitro oder 
Rvu und Rv111 jeweils gleich oder verschieden sind 
und fiir Wasserstoff, Aryl oder Aralkyl stehen oder 
fiir Alkyl, welches gegebenenfalls durch 0, Soder 
NR1 unterbrochen ist, stehen oder 
gemeinsam mit dem Stickstoffatom einen 5- bis 
7-gliedrigen Ring bilden, der 1 oder 2 gleiche oder 
verschledene Heteroringglieder· aus der Gruppe 
0, S oder NR1 enthalten kann oder 
wobei einer der Reste Rv111 oder Rv"' fOr eine ali­
phatische Acylgruppe mit bis zu 6 Kohlenstoffato­
men steht, R1x, Rx, Rx'. Rxu und Rx111 jeweils gleich 
oder verschieden sind und fiir Alkyl, Aryl ode·r 
Aralkyl stehen, 
wobei die unter R1 bis RB und unter R' bis RX111 

genannten Alkyl-, Aryl-, Aralkyl-, Heteroaryl- und 
Acylreste sowie der mit Rv11 und Rv111 · gebildete 
Heteroring ihrerseits gegebenenfalls substituiert 
sind durch OH, CF31 OCF3, CN, N02, Halogen, nie­
deres Thioalkyl, niederes Alkyl, niederes Alkoxy, 
Aryl oder Aralkyl, . 
und wobei als Heteroaryl folgende Substituenten 
genannt seien: 
Thienyl, Furyl, Pyryl, Pyridyl, Chinolyl, . 
lsochinolyl, Pyrimidyl, Pyridazinyl, Chinazolyl, 
Chinoxalyl, Benzothienyl, Pyrazolyl, lmidazolyl, . 

11l1l1tliff . . · ...... . 

. , . ; :-::· . ·. 
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Oxazolyl, lsoxazolyl, Thiazolyl, Triazolyl, 
Oxydiazolyl, Pyrazinyl, Oxazinyl, Thiazinyl, 
ln<iolizinyl, lndolyl, Benzofuranyl, lndazolyl, 
Benzothienyl, Benzimidazolyl, Benzoxazolyl, 
Benzthiazolyl, Benztriazolyl, Benzoxadiazolyl, 
Cinnolinyl, Phthalazinyl, Naphthyridinyl 
oder Benzotriazinyl, in Form von lsomeren, lso­
merengemischen, Racematen und optischen Anti­
poden sowie ihrer pharmazeutisch unbedenkli­
chen Salze, zur Herstellung van Arzneimitteln mit 
positiv inotroper Wirkung, die sich insbesondere 
als Cardiotonika eignen. Dieser kontraktionskraft­
verstarkende EHekt berliht auch darauf, dass die 
ertindungsgemasseli Verbindungen den Ca++ -
Einstrom in die Zelle erhohen und somit auch zur 
Behandlung van hypotonen Kreislaufzustanden1 
zur Senkung von Blutzucker, zur Abschwellung 
van Schleimhauteli und zur Beeinflussung des 
Salz- und FIUssigkeitshaushaltes geeignet sind. 

Die Verbindungen der allgemeinen Formel (I) 
sind solche, die. ab einer Konzentration von 
10-5 g/ml am linken Vorhof des ilosierten Meer­
schweinchenherzens .eine Kontraktionsverstar-
kung un.i _ mii:idest1:1n~ __ 25()/o t>~wirken. . ·- -· ___ __ 

Die Versuchanordnung ist wie folgt: 
Die linken VorhOfe van Meerschweinchenher­

zen werden isoliert und in ein thermostatisiertes 
Organbad gehangt, welches eine isotonische Mi­
neralsalzlosung, die dem lonenmilieu und dem 
pH-Wert von KorperflOssig~eiten aligepasst ist 
und geeignete Nahrstoffe enthalt. Dieses Organ­
bad wird mit einem Gasgemisch bestehend_ aus 
Sauerstoff und Kohlendioxyd begast, wobei der 
Kohlendioxy:dgehalt so bemessen ist, dass der 
pH-Wert des Organbades konstant blelbt. ·Die lin­
ken Vorhofe werden in das Organbad einge­
spannt, die Spannung wird mittels eines Kraftauf-' 

. nehmers registriert, wobei ein bestimmter Grund­
tc:mus eingestellt wird. Anschliessend werden die 
·nnken Vorhofe kontinuierlich •in bestimmten Ab­
standen elekfrisch gereizt und die dabei erfolgen­
den Kontraktionen registriert. Nach Zugabe des 
Wirkstoffs werden die Kontraktionen· weitertii!1 re_-

. gistriert. Eine Kontraktionsverstarkung um minde­
stens 25% gilt als signifikante positiv-inotrope 
·wirkung. __ . ·- · · 
· . Die erfindungsgemassen Verbindungen dei' all­
gemeinen Formel (I) konnen nacti ubli.chen Metho­
d.en· auf ver~chiedene Weise hergestellt warden.·· 
lhre Synthase erfolgt z. B. _ - ·· 
· A} durch direkten Aufbau der die Hydropyridin~ 

struktur nach bekannten Dihydropy_ridinsynth~sen 
oder · · 

B) durch Umwandlung von funktionellen Grup- · 
pen am Dihydropyridingerust nach bekannten Re­
aktionsschemen. · . : · · · • · . 

·. A) Aufbau der 1,4-Dihydropyridin-Gru~dstrukiur 
. Der Aufbau der 1,4-Dihydropyridin-Grundstruk-

. tur kann erfolgen, i·ndem man - · 
a) Carbonylverbindungen der ailgemeinen For-

mel (II) . . R'-C-R7 II . (II) 
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in Welcher R6 und R7 die oben angegebene Bedeu­
tung haben, 

mit Ketonen der Formel (Ill) und (IV) 

R4-CHrC-R2 (Ill) II . 
0 

in welchen R2, R3, R4 und Rs die· oben angegebene 
Bedeutung haben, 

und primaren Aminen der Formel (V) 

H1N-{CO)n-R1 (V) 

in welcher n = o und R1 die oben angegebene 
Bedeutung besitzt, 

gegebenenfalls in Gegenwart van inerten Lo­
sungsmitteln umsetzt, 
oder 

b) Carbonylverbindungen der Formel (II) 

R'-C-R7 . (II) 
II 
0 

in welcher R11 und R7 die oben angegebene Bedeu­
tung haben, 

mit Enaminen der Formel {VI) 

R4-CH = C-NH-(CO)n-R 1 (VI) . I . 
. R2 

in welcher R1, R2, R4 und n die oben angegebene 
Bedeutung haben und 

Ketonen ~er Formel {IV) 

(IV) 

in welcher R3 und Rs die oben angegebene Bedeu­
tung haben, 

gegebenenfalls in Gegenwart von inerten Lo­
sungsmitteln umsetzt oder 

c} Enamine der Formel (VI} 

R4-CH = C-NH-(CO}n-R1 

... . I - -
R2 

(VI) 

·, 

in welcher R1. R2, R4 und n die obe~ angegebene 
Bedeutung haben · · 
. mit Ylidenverbindun~en der Formel {VU)_ 

in Welcher R3, Rs, R6 und R7die oben angegebenia 
Bedeutung haben, · 

gegebenenfalls in Gegenwart von inerien Lo­
sui:igsmitteln umsetzt.. 

· B) Umwandlung der ·funktionellen Gruppen 
Durch limwandlung einer oder mehrerer funk­

tioneller Gruppen bekannter Dihydropyridine oder . 
auch neuer Dihydropyridine die gemass Verfah-65 

4 

iiiifi1Uf :· .. 
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-\._;en A) a) bis c) erhalten wurden, konnen ebenfalls 
erfindungsgemass Verbindungen der aUgemei­
nen Formel (I) nach Oblichen Methoden herge­
stellt werden {vgl. Houben-Wey!, Methoden der 
Organischen Chemie, Georg Thieme Verlag, Stutt­
gart 1966; Organicum, VEB Deutscher Verlag der 
Wissenschaften, Berlin 1969; W. Foerst, Neuere 
Methoden der praparativen organischen Chemie, 
Bd. 1-5, Verlag Chemie, Weinheim 1961; C. Ferri, 
Reaktionen der organisch!'!n Chemie, Georg Thie­
me Verlag, Stuttgart 1978; Fieser+Fieser, Re­
agents for Organic Synthesis, Vol. 1-8, J. Wiley & · 
Sons, Inc., London 1967. 

Als bevorzugte Umwandlungsreaktionen seien 
· genannt: sauer oder basisch katalysierte Hydroly­
se, Veresterung oder Umesterung, Lactamisie­
rung, Kondensation, Acylierung, Reduktiori oder 
Cyclisierung mit jeweils geeigneten Reaktions­
partnern oder intramolekularer Art. Als besonders 
vorteilhaft sei die Lactonisierung erwahnt. Hierzu 

1 · werden Verbindungen der allgemeinen Formel {I}, 
'-" in denen die Substituenten R2 und R4 oder/und R3 

und R5 freie und/oder durch Schutzgruppen blok­
kierte Hydroxyl- i.md Carbonsaurefunktionen ent­
halten, unter geeigneten basisch oder sauer kata- .. 
lysierten Reaktionsbedingungen, gegebenenfalls 
unter vorhergehender ganz- oder teilweiser Ab- · 
spaltung der Schutzgruppen, zu erfindungsge­
massen Lactonen der allgemeinen Formel (I) cy­
clisiert. 

In der deutschen Offenlegungsschrift Nr .. 
2 629 892 warden einige der moglichen Herstel­
lungsmethoden ausfuhrlicher beschrieben. 

Bevorzugt seien Verbindungen der allgemeinen 
Formel (I) genannt, in welcher · 
n fur 0, 1 oder 2 steht, 

R1 
a) fur Wasserstoff, einen geradkettigen, ver­

zweigten, cyclischen gesattigten oder ungesattig­
ten aliphatischen Kohlenwasserstoffrest mit bis zu 
10 C-Atomen steht der gegebenenfalls 1 oder 2 ·· 

( .·· gleiche oder verschiedene Heterokettenglieder 
,._...- aus der Gruppe 0, CO, 5, 502, = N- oder NR1 

enthalt und wobei dieser Kohlenwasserstoffrest 
9egebenenfalls substituiert · ist durch Halogen, 
N02, CN, N3, Hydroxy, mit 1 bis 4 C-Atomen, Phe­
nyl, Naphthyl oder Heteroaryl oder 

b) fur einen Phenyl-, Naphthyl- oder Heteroaryl- · 
rest steht, wobei diese Reste gegebenenfalls 1 bis 
3 gleiche oder verschiedene .. Substitueilten aus 
der Gruppe Phenyl, Alkyl, Alkenyl, Alkinyl, Alken­
oxy, Alkinoxy mit jeweils bis zu 4 C-Atomen, Aral­
kyl mit .7 bis 14 C-Atomen, Acyl mit bis zu 6 C­
Atomen, Alkylen, Dloxyalkylen mit bis zu 4 Koh­
lenstoffatomen. in der Alkylenkette, Halogen, CF3, 
OCF3, SCF3, N02, CN, N3, COR1v, COORv, 0Rv1, NR1 

oder NR_vi1Rv111 tragen, wobei die Alkyl-, Alkoxy­
und Arylreste der oben genannten Substituenten 
ihrerseits wieder durch Halogen, COORv oder 
NRV11Rv111 substituiert sein konnen oder 

c) fur den Rest NRV11R1 steht, 
und wobei die unter a), b) und c) genannten 

Reste R1, R11 , R111, R1v, Rv, Rv1, Av" und Rvm "ie unten 
arigegebene Bedeutung haben, 
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R2 ein . 
a) fOr einen der unter R1 angegebenen Substi­

tuenten steht aber nicht mit diesen identisch sein 
muss oder 

b) fOr die-Reste NHR' oder 

steht, 

Rx 

N=C/ 
'\.R'" 

wobei R1, R1x und Rx die unten angegebene Bedeu-
tung besitzen, · 
oder ciie Substituenten 

R1 und R2. gemeinsam einen 5- bis 7-gliedrigen 
gesattigten oder ungesattigten Ring bilden, der 
gegebenenfalls ein oder zwei gleiche oder ver­
schiedene Ringglieder aus der Gruppe 0, S, NR1 

oder CO enthalt und der gegebenenfalls ein bis 
drei gleiche oder verschiedene Substituenten aus 
der Gruppe Halogen, Hydroxy, Alkyl, Alkoxy mit 
jeweils 1 bis 4 C-Atomen, Phenyl, Naphthyl oder 
Aralkyl mit 7 bis 14 C-Atomen enthalt, 

R3 fOr einen der unter R2 angegebenen Substi­
tuenten steht und mit diesem gleich oder von die­
sem verschieden ist, wobei nur einer der beiden 
Substituenten R2 oder R3 jeweils fur Alkoxy, Al­
kylthio, oder NHR1 steht, 

R4 
a) tor Wasserstoff, N02, NO, CN, SOm-R'x (m = 0 

·. oder 2), Halogen, 

QRXll 

p/ steht, 

ll"oRxm · . 
0 i'""'· -

· oder 

wobei R1, Rv11 , Rv111, Rx' und Rx"' die unten angege­
bene Bedeutung haben, oder 

b) fUr ei~Em verzweigten oder. unverzweigten, 
·cyclischen, gesattigten oder ungesattigten alipha­
tischen Kohlenwasserstoffrest mit bis zu 10 · C­
Atomen steht, der gegebenenfalls substltuiert ist 
durch Halogen, OH, CN, Al~oxy, Alkylthio mit je­
weils 1bis4 Kohlenstoffatomen, Phenyloxy, Naph"' 
thoxy, COORv oder ·- · · - · 

wobei Rv, Rvi' und Rv111 die unten angegebene Be­
. deutung haben, oder 

c) tor einen aromatischen Kohlenwasserstoff­
rest mlt 6 bis 10 C-Atomen oder fOr einen 5- bis 
7~gliedrigen gesattigten oder ungesattigten Hete­
roring mit 1 bis 3 gleichen oder verschiedenen 
Heterogliedern aus der Gruppe 0, S, -N=, NR', 
wobei dieser Heteroring entweder Ober e_in Koh­
lenstoffatom oder ein Stickstoffatom mit dem Dihy­
dropyridinring verknupft ist, und Wf>bei der aroma-
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tische Kohlenwasserstottrest und die Heteroringe 
gegebenenfalls 1 bis 3 gleiche oder verschiedene 
Substituenten aus der Gruppe Halogen, OH, CN, 
CFs. OCFs,. SCFs. N02, Alkyl, Alkoxy mit jeweils 1 
bis 4 -C-Atomen, Phenyl, Naphthyl und 

tragen, 
oder X 

c) fur den Rest Lv-Ra 

steht, wobei X Sauerstoff, Schwefel oder NR1 be­
deutet und Y fur eine einfache Bindung, O, S oder 
NR1 steht, und Ra die fur R1 angegebene Bedeu­
tung hat und mit dem Substituenten R1 gleich oder 
von diesem verschieden ist, oder 
· · e) fur den Rest 

steht, 

, ' Ra' R7' 

. ...-R5xx· R4"-R4 .. , . 

. ', . · 1 I . . 
;,, .. Rs' N R2' 

I • 
(C0)0·/ 

I ~ 
R1:,. 

wobei n', R1', R2', Rs·. Rs·. R6' und R7' die fur n; 
R\ R2, Rs. R5, R6 und R7 angegebene Bedeutung 
haben und mit diesen gleich oder von diesen ver­
schieden sind, und 

R4" and R4"" gleich oder verschieden sind und 
jeweils filr einen um ein Wasserstoff verminderten 
Restder filr R4 unter a) bis d) angegebenen Substi-
tuenten stehen, oder . 

R2 und R4 gemeinsam einen verzweigten, un­
verzweigten, gesattigten oder ungesattigten 5- bis 
7-gliedrigen Ring bilden, der gegebenenfalls 1, 2 
oder 3 gleiche oder verschiedene Ringglieder aus 
der Gruppe 0, CO, CS, C,.;, NR1, = N-, NR1 oder 
SOm (m = 0 oder 2) enthalt und der gegebenen­
falls substituiert ist durch Halogen, Hydroxy, Alk­
oxy mit 1 bis 4 C-Atomen, Phenyl; Naphthyl, Aral­
kyl mit 7 bis 14 C>-Atomen, 

oder durch eine geradkettige oder verzweigte Al­
kylenkette mit 3 bis 8 Kohlenstoffatomen disubsti- · 
tuiert ist, wobei dieser gemeinsanie Ring von R2 

und R4 auch direkt mit dem gemeinsamen Ring 
· von R1 und R2 anneliert sein kann wobei die Reste 
RI R" Ill v . , 

, , R , R 11
, Rvm die unten angegebene Bedeu-

tung haben, · 

Rs d!e filr R4 angegebene Bedeutung besitzt und 
mit R4 gleich oder von diesem verschieden ist, 

R6 fUr Wasserstoff, Alkyl oder Halogenalkyl mit 
jeweils 1 bis 4 C-Atomen steht und · · 
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R1 
a) fOr einen gesattigten, ungesattigten cycli­

schen, geradkettigen oder verzweigten aliphati­
schen Kohlenwasserstoffrest mit bis zu 10 C­
Atomen steht, der gegebenenfalls substituiert ist 
durch Halogen, Phenyl, Naphthyl oder Heteroaryl 
oder 

b) einen Phenyl-, Naphthyl- oder Heteroarylrest 
steht, der gegebenenfalls 1 bis 3 gleiche oder 
verschiedene Substituenten aus der Gruppe N02, 

Halogen, CN, Ns. NO, CFs. COR1v, COORv, ORV1, 

R' 
• SOmRXI (m = 0, .1 oder 2), N( • 

'-ORVI 

Alkyl mit 1 bis 4 C-Atomen, Phenyl, Naphthyl, Alke­
nyl, Alkinyl, Alkenoxy, Alkinoxy mit jeweils bis zu 
4 C-Atomen, Aralkyl mit 7 bis 14 C>-Atomen, Acyl 
mit 1 bis 4 C-Atomen, Alkylen oder Dioxyalkylen 
mit jeweils bis zu 4 C-Atomen enthalt, wobei die 
vorgenannten Alkyl- und Arylsubstituenten ihrer­
seits wieder durch Halogen, COORv oder 

..... /Rvm 

N 
'RVll 

substituiert sein konnen, und wobei in den vorge­
nannten Definitionen der Substiiuenten R1 bis R7 

R1 tor Wasserstoff, Alkyl mit 1 bis 6 C-Atomen, 
Phenyl, Naphthyl, Aralkyl mit 7 bis 12 C-Atomen, 
Heteroaryl oder Acyl mit bis zu 7 C-Atomen steht, 
R11 und R111 gleich oder verschieden sind und je­
weils filr Alkyl mit 1 bis 6 C-Atomen, Phenyl, Naph­
thyl, Aralkyl mit 7 bis 12 C>-Atomen oder Heteroaryl 
stehen, · 
Rv11, Rv und Rvt jeweils gleich. oder verschieden 
sind und fur Wasserstoff, Alkyl mit 1 bis 6 C­
Atomen, Phenyl, Naphlhyl, Aralkyl mil 7 bis 12 
0-Atomen oder Heteroaryl slehen, . 
Rvu und Rv111 jeweils gleich oder verschieden sind 
und tor Wasserstoff, Phenyl, Naphthyl oder Aralkyl 
mit 7 bis 12 C-Alomen slehen oder fur Alkyl mit 1 
bis 6 e>-Atomen, welches gegebenenfalls durch O, 
S oder NR1 unterbrochen isl, stehen oder 
gemeinsam mit dem Stickstoffatom einen 5- bis 
7-gliedrigen Ring bilden, der 1 oder 2 gleiche oder· 
verschiedene Heteroringglieder aus der Gruppe 
0, S oder NR1 enthalten kann oder · 
wobei einer der Reste RVl1 und Rvm eine aliphati­
sche Acylgruppe mit bis zu 6 Kohlenstoffatomen 
steht, . 
R1x,.Rx. Rx11 und Rx111 jeweils gleich oder verschie­
den sind und filr Alkyl mit 1 bis 6 C-Atomen, Phe­
nyl, Naphthyl oder Aralkyl mit 7 bis 12 C-Atomen 
stehen, 
wobei die unter R1 bis Ra und unter R1 bis Rvm 
genannten .Alkyl-, Aryl-, Aralkyl-, Heteroaryl- und 
Acylreste sowie der mit R6 und R7 gebildete Hete~ 
roring ihrerseits gegebenenfalls substituiert sind 
durch OH, CFs, 0CF3, CN, N02, Halogen, Alkyl niit 
1 bis 4 C>-Atomen, Alkoxy mit 1 bis 4 C-Atomen, 
Phenyl- oder Benzyl 
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i ·1 wobei als Heteroaryl folgende Substituenten 
µ_annt seien: . . 

Thienyl, Furyl, Pyryl, Pyridyl, Chinolyl, 
lsochinolyl, Pyrimidyl, Pyridazinyl, 
Chinazolyl, Chinoxalyl, Benzothienyl, 
Pyrazolyl, lmidazolyl, Oxazolyl, lsoxazolyl, 
Thiazolyl, Triazolyl, Oxydiazolyl, Pyrazinyl, 
Oxazinyl, Thiazinyl, lndolizinyl, lndolyl, 
Benzofuranyl, lndazolyl, Benzothienyl, 
Benzimidazolyl, Benzoxazolyl, Benzisoxazolyl, 
Benzthiazolyl, Benztriazolyl, Benzoxadiazolyl, 
Cinnolinyl, Phthalazinyl, Naphthyridinyl oder 
Benzotriazinyl, 
in Form von lsomeren, lsomerengemischen, Ra­
cematen und optischen Antipoden sowie ihrer 
pharmazeutisch unbedenklichen Salze. 

Von besonderem lnteresse sind Verbindungen 
der allgemeinen Formel (I), in welcher 
n fur o oder 1 steht, 

R, 
a) fur Wasserstoff, einen geradkettigen, ver-

l_..zweigten cyclischen gesattigten oder ungesattig­
ten aliphatischen Kohlenwasserstoffrest mit bis zu 
10 C-Atomen steht, der gegebenenfalls durch ein 
oder zwei gleiche oder verschiedene Heteroket­
tenglieder aus der Gruppe 0, CO, S, = N- oder NR1 

enthalt und wobei dieser Kohlenwasserstoffrest 
gegebenenfalls substituiert ist durch F, Cl, Br, 
N02, CN, OH, Phenyl oder Pyridyl oder 

b) fOr einen Phenyl-, Naphthyl- oder Pyridylrest 
steht, wobei diese Reste gegebenenfalls 1 oder 2 
gleiche oder verschiedene Substituenten aus der . 
Gruppe Phenyl, Alkyl, Alkenyl, Alkoxy, Alkenoxy 
mit jeweils bis zu 4 C-Atomen, Benzyl~ Acetyl, 
Alkylen, Dioxyalkylen mit 2 bis 4 C-Atomen, Fluor, 
Chlor, Brom, CF3, OCF3, SCF3, N02, CN, COORv, 
ORV•, NR1 oder NRVllRVlll tragen, wobei die Alkyl-, 
Alkoxy- und Arylreste der o. g. Substituenten ihrer­
seits wieder Halogen substituiert sein konnen 
oder 

c) fOr den Rest NRv11Rv111 steht, 
und wobei die unter a), b) und c) genannten Reste 

.~R1 bis Rv111 die unten angegebene Bedeutu~g ha-
ben, · 

R2 a) fur einen der unter R1 angegebenen Sub­
stituenten steht aber nicht mit diesen identisch 
sein muss oder 

b) fur die Reste NHR1 oder 

steht, 

Rx 

. N=C/ 

'R'x 

wobei R1, R1x und Rx die unten angegebene Bedeu- · 
tung besitzen 
oder die Substituenten 
R1 und · R2 gemeinsam einen 5- bis 7-gliedrigen 
gesattigten oder ungesattigten Ring bilden, der 
gegebenenfalls 1 oder 2 gleiche oder verschiede­
ne Ringglieder aus der Gruppe 0, S, NR1 oder CO 
enthalt und der gegebenenfalls· 1 oder 2 gleiche 
oder verschiedene Substituenten aus der Gruppe 
"Halogen, Hydroxy, Alkyl, Alkoxy mit je 1 bis 4 
C-Atomen, Phenyl oder Benzyl enthilt, 

R3 fOr einen der unter R2 angegebenen Substi• 
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12 

tuenten steht und mit diesem gleich oder von die­
sem verschieden ist, wobei nur einer der beiden 
Substituenten R2 oder R3 jeweils fOr Alkoxy, ·Al­
kylthio oder NHR1 steht, 

R4 a) fUr Wasserstoff, N02, CN, SRx1, S02Rx1, 

RVlll 
N/ 
'Rvu, 

oder 

steht, wobei R1, Rv1, Rv11, Rv111 und R1x die unten 
angegebene Bedeutung haben, 

b) fOr einen verzweigten oder unverzweigten 
Alkyl- oder Cycloalkylrest mit bis zu 8 C-Atomen 
steht, der gegebenenfalls substituiert ist durch 
Halogen, Hydroxy, Cyano, Alkoxy mit 1 bis 4 C­
Atomen, Phenyloxy, COORv oder 

<:: 
wobei Rv, Rv11 und Rvm die unten angegebene Be­
c;ieutung haben oder 

c) fur einen aromatischen Kohlenwasserstoff­
rest mit 6 bis 10 C-Atomen oder fOr einen 5- bis 
7-gliedrigen gesattigten oder ungesattigten Hete­
.rorin_g mit 1 bis 3 gleichen oder verschiedenen 
Heterogliedern aus der Gruppe 0, S, = N-, NR1, 

wobei dieser Heteroring entweder Ober ein Koh­
lenstoffatom oder ein Stickstoffatom mit dem Dihy­
dropyridinring verknupft ist und wobei der aroma­
tische Kohlenwasserstoffrest und die Heteroringe 
gegebenenfalls 1 oder 2 gleiche oder verschiede­
ne Substituenten aus der Gruppe Halogen, Hy­
droxy, Cyano, CF3, N02, Phenyl, Alkyl und Alkoxy 
mit je 1 bis 4 C-Atomen tragen, 
oder 

d) fUr den Rest X 
, . II . 

: . . -C-Y-Ra 

steht, wobei X Sauerstoff oder NR1 und Y tor eine 
einfache Bindung, Sauerstoff oder NR1 steht und 
R8 fur tor R1 angegebene Bedeutung hat und mit 
dem Substituenten gleich oder von diesem ver-
schieden ist, ·· 
oder 

e) fur den Rest , ' RS' R7 

.. -Rsxx· R4.-R4 .. , . 

~ I I 
"'-R3 N R2' 

. I I 

(CO)n·1
1 

I / 
R1~ 

steht, · · 1• d" f" n R' 
b I , R'' R2' R3' Rs' Rlr und R 1e ur , ... .' 

woe n, , , • • .... ··· .. ··: 
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R2, Ra, R5, Re und R7 angegebene Bedeutung ha­
ben und mit diesen gleich oder von diesen ver­
schieden sind, und 
R4" und R4 .. gleich oder verschieden sind und je­
weils fUr einen um ein Wasserstoff verminderten 
Rest der fOr R4 unter a) bis d) angegebenen Substi-
tuenten stehen, oder . 

R2 und R4 gemeinsam einen verzweigten unver.; 
zweigten, gesattigten oder ungesattigten 5- bis 
7-gliedrigen Ring bilden, der gegebenenfalls 1 
oder 2 gleiche oder verschiedene Ringglieder aus 
der Gruppe 0, CO, CS, C=NR1, =N- oder NR1 

enthalt und der gegebenenfalls substituiert ist 
durch Halogen oder Hydroxy, 

wobei R1 die unten angegebene Bedeutung hat, 
R5 die fUr R4 angegebene Bedeutung besitzt und 

mit R4 gleich oder von dlesen verschieden ist oder 
R5 und R3 gemeinsam einen Ring bilden, wie er 

flir R2 und R4 definiert ist und mit diesem gleich 
oder von diesem verschieden ist, 

R6 fur Wasserstoff oder Alkyl mit 1 bis 4 C­
Atomen steht, welches gegebenenfalls durch 
Fluor, Chlor oder Brom substituiert ist und · 

R1 
. a) fUr einen gesattigten, ungesattigten cycli­

schen, geradkettigen oder verzweigten aliph~ti­
schen Kohlenwasserstoffrest mit bis zu 8 C­
Atomen steht, der gegebenenfalls substituiert ist 
durch Halogen, oder · 

b) fur einen Phenyl- oder· Heteroarylrest steht, 
der gegebenenfalls 1 bis 3 gleiche oder verschie­

. ·· dene Substitue·nteil aus der Gruppe N02. CN, Ns. 
CF3, Halogen, COR1v, CORV, 0Rv1, SRX1, 

... RVlll. 

~-
,R~ll 

Phenyl, Alkyl mit 1 bis 4 C-Atomen, Benzyl oder 
Acyl mit 1 bis 4 C-Atomen enthalt, 

. wobei in den vorgenannten D_efinitionen de.r Sub-
stituenten R1 bis RB ·· 

R' fUr Wasserstoff, Alkyl mit 1 bis 6 C-Atomen, 
Phenyl, Naphthyl, Benzyl, Phenethyl, Heteroaryl 
oder Acyl mit bis zu 4 C-Atomen steht, . . .. 

R11 und R111 gleich oder verschieden sind und 
jeweils fOr Alkyl mit 1 bis 6 C.;,Atomen, Phenyl, 
Naphthyl, Benzyl oder Heteroarylstehen, __ 

R1V, RV und RVI jeweils gleich oder verschieden 
sind .und fur Wasserstoff, Alkyl mit 1 bis -~ c­

--.Atomen, Phen-y1; Naphtliy1; Benzyfoder Hetefoaryl 
stehen, 

Rvn und RVl11 die jeweils gleich oder verschieden 
sind und tor Wasserstoff, Phenyl oder Benzyl ste­
hen oder fUr Alkyl mit 1 bis 6 Kohlenstoffatomen 
stehen, welches gegebenenfalls durch 0 oder NR' 
unterbrochen ist, oder 
gemeinsam mit dem Stickstoffatom einen 5- bis 

· 7-gliedrigen Ring bilden, der .1 oder 2 gleiche 
verschiedene Heteroringglieder aus der Gruppe 
0, S oder NR' enthalten kann, 
~~ ' 

wobei einer der Reste Rv11 oder Rvm fUr eine ali­
phatische Acylgruppe mit.bis zu 6 Kohlenstoffato-
men steht und · · 
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R1x, Rx, Rx1, RXll .und Rx111 jeweils gleich oder 
verschieden sind und fur Alkyl mit 1 bis 6 C­
Atomen, Phenyl oder Benzyl stehen, 
wobei als Heteroaryl folgende Substituenten ge-
nannt seien: · 

Thienyl, Furyl. Pyryl, Pyridyl, Chinolyl, 
lsochinolyl, Pyrimidyl, Pyridazinyl, Chinazolyl, 
Chinoxalyl, Benzothienyl, Pyrazolyl, 
lmidazolyl, Oxazolyl, lsoxazolyl, Thiazolyl, 
Triazolyl, Oxydiazolyl, Pyrazinyl, Oxazinyl, 
Thiazinyl, Jndolyl, Benzofuranyl, lndazolyl, 
Benzothienyl, Benzimidazolyl, Benzoxazolyl, 
Benzisoxazolyl, Benzthiazolyl, Benztriazolyl, 
oder Benzoxadiazolyl. 

lnsbesondere seien Verbindungen der allge­
meinen Formel (I) genannt, in welcher 
n fur o steht, 

R, 
a) fur Wasserstoff, einen aliphatischen Kohlen­

wasserstoffrest mit bis zu 6 C-Atomen, der gege­
benenfalls ein Heterokettenglied aus der Gruppe 
0, CO, = N- oder NR1 enthalt und der gegebenen­
falls substitulert ist durch Halogen, Nitro, Hydroxy 
oder Phenyl oder 

b) fur einen Phenyl-· oder Pyridylrest steht, die 
gegebenenfalls substituiert sind durch Halogen, 
N02, CFs. OCF3, CN, COORv oder NRV11Rv111, 

R2 tor einen der unter R1 angegebenen Substi­
tuenten steht, aber nicht mit diesem identisch sein 
muss oder fur einen der Reste NHR1 oder 
N = CRxRx1 steht, 

R3 fur einen der unter R2· angegebenen Substi­
tuenten steht und mit diesem gleich oder von die­
sem verschieden ist, 

R4. 
a) fur Wasserstoff, N02, NRVllRvm, NH-CO­

NRv11Rv111 oder Halogen steht, oder 
b) fur einen Alkyl rest mit 1 bis 4 C-Atomen steht, 

der gegebenenfalls substituiert ist durch Halogen: 
OH, CN, Alkoxy mit 1 bis 4 C-Atomen, COORv oder 
NRv11Rv111 oder 

c) fOr Phenyl, Pyridyl oder Thienyl steht, die 
gegebenenfalls substituiert sind durch Halogen, 
OH, CN, Alkyl oder Alkoxy mit jeweils 1 bis 4 
C-Atomen oder durch NRv11Rv111 oder 
• d) fOr den Rest x 

II 
-C-Y-R8 

steht, 

50 wobei X Sauerstoff bedeutet und Y tor eine ein-
... fache Bindung; Sauerstoff oder NR1 steht und RB 

die fur R1 angegebene Bedeutung hat und mit dem 
Substituenten R1 gleich oder von diesem verschie­
den ist oder 

55 
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8 

e) flir den Rest , ' 

steht, 

R6' Rr. 

c·~yy~-R··· 
-R3)NJ\A~ 

I . I 
(CO)n·/ I . 

1• " R" 
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Vobei n', R1', R2', R3', ~s·, R6' und Rr ~ie furn, R1. 
R2, R3, Rs, R6 und R7 angegebene Bedeutung ha­
ben und mit diesen gleich oder von diesen ver­
schieden sind, und 
R4• und R4"" gleich oder verschieden sind und je­
weils fur einen um ein Wasserstoff verminderten 
Rest der fur R4 unter a) bis d) angegebenen Substi­
tuenten stehen, oder 

R2 und R4 gemeinsam einen 5- bis 7-gliedrigen 
Ring bilden, der gegebenenfalls 1 oder 2 verschie­
dene Ringglieder aus der Gruppe 0, CO, CS oder 
C=NR1 enthalt und der gegebenenfalls substi­
tuiert ist durch Halogen, 

Rs die fur R4 ·angegebene Bedeutung besitzt und 
mit R4 gleich oder von diesem verschieden ist, 

R6 tor Wasserstoff oder Alkyl mit 1 bis 4 C­
Atomen steht und R7 die oben angegebene Bedeu-
tung besitzt, · 
wobei in den vorgenannten Definitionen die mit 
romischen Ziffern gekennzeichneten Substituen-

\-. ten R1 bis Rv111 die oben angegebene Bedeutung 
besitzen . 
. Besonders hervorgehoben seien Verbindun~ 

gen, in denen wenigstens einer der Substituenten 
R4 und Rs tor N02 stehen, ·-
und/oder 
in denen R2 und R4 gemeinsam oder R3 und R5 

gemeinsam einen Lactonring bilden. 
Die Herstellung der erfindungsgemassen 1,4-

Dihydropyridinderivate mit positiv inotroper Wir­
kung erfolgt nach.Ublichen Methoden, die fiir die 
Herstellung von 1.4-Dihydropyridinen bekannt 
sind (vgl. z. B. britisches Patent 1 305 793; briti­
sches Patent 1358951; DE-OS 2 752 820; DE-OS 
2 847 237; DE-OS 2 629 892; DE-OS 2 658 804):· 

Einige der erfindungsgemass . verwendbaren 
Verbindungen sind bereits aus dem Stand der 
Technik bekannt. Die Verbindungen der Herstel­
lungsbeispiele 1bis10, 19 bis 23, 26, 28, 29, 30, 31, 
32, 35 bis 38, 41, 42, 43, 45 und 46 bis 254 sind neu. 
Diese neuen Verbindungen werden z. T. durch all-

-~. gemeine Substltuentendefinitionen des Standes 
der Technik umfasst ohne jedoch bisher nament­
lich genannt worden zu sein. 

Neu sind auch solche Verbindungen aus der 
allgemeinen Formel I, in denen mindestens einer 
der Substituenten R4 und R5 fur die Gruppe 

. RVlll 
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N/ 
-··- ·--·-·-·-··-··,Rv1i ··<·' ·. "··· _- .. : : ..... -· JiO 

. . 

steht, wobei Rvm und Ritu und die Substituenten R1, 

R2, R3, R6 und R7 und n· die oben angegebene 
Bedeutung haben, und solche Verbindungen aus 55 · 

der allgemeinen Formel I,, in denen mindestens 
einer der Substituenten R4 und R5 fOr Methyl steht, 
wobei R1. R2, R3, R6 und R7 und n die oben angege-
bene Bedeutung haben, und solche Verbindungen 
aus der allgemeinen Formal I, in denen einer der 60 

Reste R4.oder R5 Wasserstoff bedeutet, R1 fiir Was­
serstoff und n fiir o steht, und R2, R3, R6 und R7, 

sowie der andere Rest von R4 oder R5 die oben 
angegebene Bedeutung haben, ulid solche Ver-
bindungen aus der allgemeinen Formel I, in denen 65 

9 

··..;;, 
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einer der Reste R4 oder R5 Halogen bedeutet, Lind 
R,, R2, R3, R6, R7 und n, sowie der andere Rest von 
R4 oder R5 die oben angegebene Bedeutung ha­
ben. 

Die vorliegende Erfindung betrifft auch die 
neuen Verbindungen unter der allgemeinen For­
mal (I), ihre Herstellung und ihre Verwendung in 
Arzneimitteln mit positiv inotroper Wirkung. 

Verbindungen der allgemeinen Formel (I}, in 
denen R2 von R3 oder R4 von R5 verschieden ist, 
konnen aufgrund der Anwesenheit eines asymme­
trischen Kohlenstoffatoms in 4-Position des Dihy­
dropyridinringes als racemische Mischungen 
oder in Form von optischen lsomeren erhalten 
werden. Einige der erfindungsgemassen Verbin­
dungen die mindestens 2 asymmetrische Kohlen­
stoffatome enthalten, konnen in Form einzelner 
Diastereomeren oder in Form der Mischungen 
davon erhalten werden. Die diastereomere Mi­
schung kann unter Anwendung konventioneller 
Verfahren aufgetrennt werden. Beispielsweise 
durch fraktionierte Umkristallisatlon oder durch 
chromatographische Verfahren. Racemische Mi­
schungen lassen sich nach ublichen Methoden, 
beispielsweise durch Aufspaltung, durch fraktio­
nierte Umkristallisation eines Salzes mit optisch 
aktiven Sauren in die jeweiligen optischen lsome­
ren auftrennen. 

Durch die Definition der Substituenten der all­
gemeinen Formel (I) werden auch einige Verbin­
dungen umfasst, die keine positiv inotrope Wir­
kung besitzen. Durch die oben angegebene Test­
methode am isolierten Meerschweinchenvorhof 
ist es fiir den Fachmann jedoch unproblematisch, 
die erfindungsgemassen Verbindungen mit posi­
tiv inotroper Wirkung zu erkennen und von den 
evtl. umfassten Verbindungen mit negativ inotro­
per Wirkung zu unterscheiden. Die vorliegende 
Anmeldung ist auf solche Verbindungen gerichtet, 
die ab einer Konzentration von 10-5 g/ml im oben 
angegebenen Test am linken isolierten Vorhof des 
Meerschweinchenherzens eine Kontraktionsver­
starkung um mindestens 25% bewirken. 

Die folgende Tabelle zeigt beispielhaft die posi­
tiv inotrope bzw; kontraktlonskraftverstarkende 
Wirkung um mindestens 25% einiger der erfin­
dungsgemassen Verbindungen. 

Tabelle 

Beispiel Wirkstoff- Beispiel Wirkstoff-
Nr. konzentra- Nr. konzentra-

tion in g/ml tlon in g/ml 

1 10-7 12 10-· 
2 10-s 13 10-1 

3 10-· 14 10-· 
4 3x10- 1 15 10-s 
5 10-s 16 10-· 
6 10-1 17 10-7 

7 10-1 18 3X 10-· 
8 10-1 19 10-s 

9 10-1 20 3X 10-7 

10 10""7 21 10-7 

11 10-s 22 10-· 

·· ... · 
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Tabelle (Fortsetzung) 

Beispiel Wirkstoff- Beispiel Wirkstoff-
Nr. konzentra- Nr. konzentra-

23 
24 
25 
26 
27 
29 
31 
32 
33 
35 
36 
37 
38 
40 
41 
42 
43 
44 
45 
49 

·55 
56 
59 
60 
64 
65 
67 
68 

-59 
72 
73 
77 
78 
79 
80 
86 
88 
92 
93 
94 
98. 
99 

101 
102 
104 
105 
108 
111 
112 
114 
117 
118 
124 
126 
132 
144 
145 
146 
147 

tion in g/ml 

3X 10-7 148 
10-5 149 
10-· 152 
10-7 156 
10- 7 157 
10-1 158 
10-· 159 

·10-7 164 
10-7 167 
10-· 170 
10-· 173 
10-· 174 
10-· 175 
10-· 177 
10-· 179 
10-s 181 
10-· 186 
10-· 187 
10-· 189 
10-· 190 . 
10-7 191 
10-· 193 
10-· 195 
3x10-· 196 
10-· 197 
10-:-• 198 
3X 10-7 199 
3x 10-1 200 
10- 7 202 
.10- 7 203 
10-7 208 
10-s 210 
3x10-s 211 
10-7 212 
10-1 214 
10-s 215 
10- 8.. 216 
10-· 217 
10-· 218 
10-s 219 

. 10:-1 220 
. 10- 5 ... 221 

10-· 222 
10-· 223 
3X 10-7 224 
10- 1 

.. _ . ___ ..... __ 22ir. . ··;-o-s 226 
3x10-· 227 
10-! 228 
10-· 229 
10-· 230 
10-7 231 
10-7 232 
10-· 233 
10-7 234 
10-7 235 
10-7 236 
10-· 239 
10-7 240 

tion in g/ml 

10-7 
10-7 
10-7 
3X 10-7 

10-· 
10-7 

10-· 
10-· 
10-5 

10-· 
10-7 

10-· 
10-s 
10-· 
3 x 10-1 

10-· 
10-7 

10-7 

3X 10-7 

10-· 
10-· 
10-7 
3X 10'--8 

10-5 
3X 10-· 
3X 10-7 

3X 10-7. 
10-7 
10-7 
10-•. 
10-1 
3X 10-8 

10-· 
3X 10- 7 

3X 10-8 

3 x 10""7 

10-· ....... . 
10-s 
10-5 

. 10-· 
10-· 
10-· . 
10-· 
3X 106 

10-· 
.. 10.:-.•_ ' ........ ::. 

10-· ... 
10-· 
10-· 
10-s 
10-7 

. 10-· 
10-· 
10-· 
10-:-• 
3>< 10-5 
10-· 
3X 10-7 

3X 10-8 

:fl 
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Tabelle (Fortsetzung) 

Beispiel Wirkstoff-
Nr. konzentra"'." 

241 
242 
245 
246 
247 

tion in g/ml 

10-7 

3x10- 7 

3X 10-7 

3X 10-7 

10-· 

Beispiel Wirk~toff-
Nr. konzentra-

248 
250 
251 
257 

tion in g/ml 

3X 10-7 

3X 10-7 

10-1 

3X 10-7 

Die erfindungsgemassen Verbindungen zeigen 
ein nicht vorhersehbares und wertvolles pharma­
kologisches Wlrkungsspektrum. Sie konnen als 
Cardiotonika zur Verbesserung der Herzkontrakti­
litat dienen. Daruber hinaus konnen sie .dadurch, 
dass sie den ca++_Einstrom in die Zellen erhoh­
ten, als Antihypotonica, zur Senkung von Blutzuk­
ker, zur Abschwellung von Schleimhauten und zur 
Beeinflussung des Salz- und FIUssigkeitshaushal­
tes eingesetzt werden. 

Die erfindungsgemassen Verbindungen konnen 
in bekannter Weise in die Oblichen Formulierun­
gen uberfuhrt werden. 

Die neuen Wirkstoffe konnen in bekannter Wei­
se in die Oblichen Formulierungen Obergefuhrt 
werden, wie Tabletten, Kapseln, Dragees, Pillen, 
Granulate, Aerosole, Sirupe, Emulsionen, Sus­
pensionen und Losungen, unter Verwendung iner­
ter, nicht-toxischer, pharmazeutisch geeigneter 
Tragerstoffe oder Losungsmittel. Hierbei soll die 
therapeutisch wirksame Verbindung jeweils in ei­
ner Konzentration von etwa 0,5 bis 90 Gew.-% der 
Gesamtmischung vorhanden sein, d.h. in Men-· 
ge.n, die ausreichend sind, um den angegebenen 
Dosierungsspieiraum zu erreiche.n. 

Die Formulierungen werden beispieisweise 
hergestelit durch Verstrecken der Wirkstoffe mit 
Losungsmitteln und/oder Tragerstoffen, gegebe­
nenfalls unter Verwendung von Emulgiermitteln 
und/oder Dispergiermitteln, wobei z. B. im Fall der 
Benutzung von Wasser als VerdOnnungsmittel ge­
gebenenfalls organische Losungsmittel als Hilfs­
losungsmittel verwendet werden konnen. 

Als Hilfsstoffe seien beispielswei·se aufgefuhrt 
Wasser, nicht-toxische organische Losungsmit­

tel, wie Paraffine (z. B. Erdolfraktionen), pflanzli­
che Ole (z. B. Erdnus~-/Sesamol), Alkohole (z. B. 
Ethylalkohol, Glycerin), Glykole (z. 8. Propylengly­
kol, Polyethylenglykol}, feste Tragerstoffe,' wie 
z. B. natiirliche Gesteinsmehle (z. B. Kaoline, ·Ton­
erden, Talkum, Kreide), synthetische Gesteins­
mehle (z. B. hochdisperse Kieselsaure, Silikate), 
Zucker (z. B. Rohr-, Milch- und Traubenzucker), 
Emulgiermittel (z. B. Polyoxyethylen-Fettsaure­
Ester, Polyoxyethyien-Fettalkohol-Ether, Alkylsul­
fonate und Arylsulfonate), Dispergiermittel (z.B. 
Lignin, Sulfitablaugen, Methylcellulose, Starke 
und Polyviriylpyrrolidon) und Gleitmittel (z. B. Ma­
gnesiumstearat, Talkum, Stearinsaure und Na-

. triumlaurylsulfat). 
Die Applikation erfolgt in Oblicher Weise, vor­

zugsweise ·oral oder parenteral, insbesondere 
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\_)erlingual oder intravenos. Im Falle der oralen 
Anwendung konnen Tabletten. selbstverstandlich 
ausser den genannten Tragerstoffen auch Zusat­
ze, wie Natriumcitrat, Cafciumcarbonat und Oical­
ciumphosphat zusammen mit verschiedenen Zu-

- schlagstoffen, wie Starke, vorzugsweise Kartoffel­
starke, Gelatine und dergleichen enthalten. Wei­
terhin konnen Gleitmittel, wie Magnesiumstearat, 
Natriumlaurylsulfat und Talkum zum Tablettieren 
mitverwendet werden. Im Falle wassriger Suspen­
sionen und/oder Elixieren, die fur orale Anwen­
dungen gedacht sind, konnen die Wirkstoffe aus­
ser den obengenannten Hilfsstoffen mit verschie­
denen Geschmacksaufbesserern oder Farbstoffen 
versetzt warden. 

Fur den Fall der parenteralen Anwendung kon­
nen Losungen der Wirkstoffe unter Verwendung 
geeigneter flussiger Tragermaterialien eingesetzt 
werden. 

Im allgemeinen hat es sich als vorteilhaft erwie-
L,·- sen, bei intravenoser Applikation Mangen von 

etwa 0,001 bis 1 mg/kg, vorzugsweise etwa 0,01 
bis 0,5 mg/kg Korpergewicht zur Erzielung wirksa­
mer Ergebnisse zu verabreichen, und bel oraler 
Applikation betragt die Dosierung etwa 0,01 bis 
20 mg/kg, vorzugsweise 0,1-bis 10 mg/kg Korper• 
gewicht. 

Trotzdem kann es gegebenenfalls erforderli~h 
sein, von den genannten Mangen abzuweichen, 
und zwar in Abhiingigkeit vom Korpergewicht des 
Versuchstieres bzw. der Art des Applikationswe­
ges, aber auch aufgrund der Tierart und deren 
individuellem Verhalten gegenOber dem Medika~ 
ment bzw. deren Art von dessen Formulierung 
und dem Zeitpunkt bzw. Interval!, zu welchem·die 
Verabreichung erfolgt. So kann es in einigen Fal­
len ausreichend sein, mit weniger als der vorge­
nannten Mindestmenge auszukommen, wahrend 
in anderen Fallen die genannte obere Grenze 
Oberschritten werden muss. Im Falle der Applika­
tion grosserer Mengen kann es empfehlenswert 

l __ : - sein, diese in mehrere Einzelgaben Ober den Tag 
,._. zu verteilen. Fur die Applikation in der Humanme­

dizin ist der gleiche Dosierungsspielraum vorge­
sehen. Sinngemass gelten hierbei auch die obi­
gen AusfOhrungen. 

Herstellungsbeispiele 

Beispiel 1 _ 
2-Methyl-4-(2-trifluormethyl phenyl)-5-oxo-1,4- -.. 

dihydro-5, 7-di hydrofuro[3,4-b] pyrid i n-3-carbon­
saureethylester 
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Je 50 mmol 4-Acetoxy.:.3-oxo-buttersaureethyl­
ester, 3-Aminocrotonsaureethylester und 2-Tri­
fluormethylbenzaldehyd wurden in 100 ml Ethanol 
24 h am ROckfluss gekocht, anschliessend mit 2 g 
Kaliumhydroxid versetzt und eine weitere Stunde 
gekocht. Nach AbkOhlung wurde mit Wasser/ 
Kochsafz-Gemisch ausgefallt und aus Methanol 
umkristallisiert. 
Ausbeute: 45% der Theorie; Fp.: 195 °C. 

Beispiel 2 
2-Methyl-4-(3-methoxyphenyl)-5-oxo-1 ;4-

dihydro-5, 7-dihydrofuro[3,4-b]pyridin-3-carbon-
saureethylester OCH

3 

Darstellung analog Beispiel 1 mit 3-Methoxy­
benzaldehyd statt 2-Trifluormethylbenzaldehyd. 
Ausbeute: 30% der Theorie; Fp.: 180 °c. 

Beispiel 3 
2-Methyl-4-(3-chlorphenyl)-5-oxo-1,4-d ihyd ro-

5, 7-dihydrofuro[3,4-b Jpyridin-3-carbonsaure-
ethyl ester Cl 

Darstellung anaiog Bei~piel 1 mit 3-Chlorbenzaf­
dehyd statt 2-Trifluormethylbenzaldehyd. 
Ausbeute: 50% der Theorie; Fp.: 196 °C. 

Beispiel 4 
2-Methyl-4-(3-chlorphenyl)-5~oxo-1,4-d i hydro- . 

5,7-dihydrofuro[3,4-b]pyridin.;a..carbonsaure-
propylester Cl 
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Darstellung analog Beispiel 1 mit 3-Chlorbenzal­
dehyd statt 2-Trifluormethylbenzaldehyd und 3-
Aminocrotonsaurepropylester statt 3-Aminocro­
tonsaureethylester. 

· Ausbeute: 42% der Theorie; Fp.: 166 °C. 
Beispiel 5 

2-Methyl-4-(3-n itrophenyl )-5-oxo-1,4-dihyd ro­
pyridin-5, 7-dihydrofuro[3,4-b ]pyridi n-3-carbon­
saurepropylester 

~NO, 

CHrCH:z-CHrOOC 

Darstellung analog Beispiel 1 mit 3-Nitrobenzal­
dehyd statt 2-Trifluormethylbenzaldehyd und 3-
Aminocrotonsaurepropylester statt -ethylester. 
Ausbeute: 50% der Theorie; Fp.: 196 °C. . . 

Beispiel 6 
2-Methyl-4-(3-trifluormethylphenyl)-5-oxo-1,4-

dihydro-5,7-dihydrofuro[3,4-b]pyridin-3-carbon­
saure-isopropylester 

CH3 

)cH-OOC 

CH3 

Darstellung analog Beispiel 1 mit 3-Aminocroton- . 
siiureisopropylester statt -ethylester. 
Ausbeute: 18% der Theorie; Fp.: 21~223 °C. 

Beispiel 7 , 
· 2.;Methyl-+(2~trifluormetliylphenyi).:.5:0X'o~1·;4-

dihydro-5,7-dihydrofuro[3,4-b]pyridin-3-carbon-
saurebutylester. . .. ·. 

®CF, 
0 

5 

10 

15 

20 

25 

Darstellung analog Beispiel 1 mit 3-Aminocroton­
saurebutylester statt -ethylester. 
Ausbeute: 10% der Theorie; Fp.: 194-195 °C. 

Beispiel 8 
2-Methyl-4-(2-trifluormethylphenyl)-5-oxo-1,4-

dihydro-5, 7-dihydrofuro[3,4-b)-pyridin-3-carbon­
saure-(2-methoxy)-ethylester 

~CF, 
0 

Darstellung analog Beispiel 1 mit 3-Aminocroton­
saure-(2-methoxy)-ethylester statt 3-Aminocroton­
saureethyfester. 
Ausb.eute: 16% der Theorie; Fp.: 196-197 °C. 

Beispiel 9 
2-Methyl-4-(2-benzylthiophenyl)-5-oxo-1,4-

dihydro-5,7-dihydrofuro[3,4-b]pyridin-3-carbon-
30 siiureethylester 

35 

40 

45 

50 

55 

60 

65 

12 

Darstellung analog Beispiel 1 mit 2-Benzylthio­
benzaldehyd anstatt 2-Trifluormethylbenzalde-
hyd . ...... ··-· ·-
Ausbeute: 31 % der Theorie;. Fp.: 18~190 °C (aus 
EtOH). . 

Beispiel 10 . 
2-Methyl-4-(2-methylphenyl)-5-oxo-1,4-dihydro-

5, 7-dihydrofuro[3,4-b ]pyridin-3-carbonsaure- · 
ethyl ester 

0 

........................................................................................ .-..i ....................... . 



t 
i 
i 

23 

,. · 7arstellung analog Beispiel 1 mit 2-Methyl­

"\.Jenzaldehyd anstatt 2-Trifluormethylbenzalde­
hyd. 

\_...· 

Ausbeute: 45%, Fp. 196-198 °C. 

Beispiel 11 

33,8 g (90 mmol) 2-Amino-1,4-dihydro-2,6-dime­
thyl-4-(2-nitrophenyl)-pyridin-3,5-dicarbonsaure­
diethylester wurden zusammen mit · 14,6 g 
(90 mmol) Dichlormethylen-dimethyl-ammo­
niumchlorid in 200 ml Chlorbenzol 2 Stunden bei 
80 °C geruhrt. Anschliessend wurde mit Eis ge­
kiihlt, das ausgefallene Produkt abgesaugt und in 
einer kalten 10%igen Natriumbicarbonatlosung 
aufgenommen. Die wassrige Phase wurde mit Me­
thylenchlorid mehrmals extrahiert. Nach Trock­
nen der Extrakte Ober Na2S04 und Abdestillation 
des Losungsmittels resultierten 16,6 g "(46% der 
Theorie) des Reaktionsproduktes vom Schmelz­
punkt Fp.: 216-218 °C. _ 

Beispiel 12 

0 071819 24 
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Eine Losung von 4,3 g 6-Methyltetrahydropyran­
dion-2,4, 4,0 g 2-Methylbenzaldehyd und 4,3 g 3-
Aminocrotonsaureethylester in 80 ml Ethanol/ 
Eisessig (5: 1) wird 10 Stunden unter Ruckfluss 
gekocht. Man engt im Vakuum ein und kristallisiert 
den Ruckstand aus Ethanol um: 5,3 g (50% der 
Theorie) vom Fp.: 213 °C. 
Analog wurden erhalten: 

Beispiel 14 
1,4-Dihydro-2, 7-dimethyl-4-(3' -trifluormethyl­

phenyl)-5-oxo-7H-pyrano[ 4,3-b] pyridi n-3-carbon­
saureethylester vom Fp.: 210 °C 

1,4-Dihyd ro-2-methyl-5-oxo-7, 7 ~pentamethylen- 35 

4-(2' -n itrophenyl )-7H-pyrano[ 4,3-b] pyridi n-3-
carbonsau remethylester 

0 

4,6 g 6,6-Pentamethylentetrahydropyrandion-2,4, 
3,8 g 2-Nitrobenzaldehyd und 2,9 g 3-Aminocro­
tonsauremethylester werden in 100 ml Ethanol/ 
Eisessig (5: 1) 10 Stunden unter Ruckfluss ge­
kocht. Man kuhlt auf Raumtemperatur und saugt 
den Niederschlag ab. Aus Ethanol umkristallisiert 
werden 6 g (58% der Theorie) vom Fp.: 228 °C 
erhalten. 

Beispiel-13 
1,4-0i hydro .. 2, 7-di methyl-4-(2' -methyl phenyl)-

5-oxo-7H-pyrano[ 4,3-b] pyridi n-3-carbonsaure­
ethylester 

40. 

Beispiel 15 
1,4-0ihydro-2,7-dlmethyl-4-(2'-chlorphenyl)-5-

45 oxo-7H-pyrano[ 4,3-b] pyridin-4-carbonsaure­
methylester vom Fp.: 252-254 °C 

50 
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Beispiel 16 
1,4-0ihydro-2,6-dimethyl-3-nitro-4-(3-nitro­

phenyl)-pyridin-5-carbonsaurecyclopentyle,ster 
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15, 1 g (0,1 Mol) 3-Nitrobenzaldehyd werden zu­
sammen mit 16,9 g (0, 1 Mol) P-Aminocrotonsaure­
cyclopentylester und 10,3g(0,1 Mol) Nitroaceton in 
150 ml Ethanol 6 Stunden zum ROckfluss erhitzt. 
Nach dem Erkalten der Reaktionsmischung wird 
das Losungsmittel im Vakuum abdestilliert, der 
olige Ruckstand in wenig Chloroform aufgenom­
men und auf einer Kieselgelsaule mit Chloroform 
unter Zusatz von Methanol chromatographiert. 
Die das Reaktionsprodukt enthaltenden Fraktio­
nen- werden eingeengt, der ROckstand in wenig 
lsopropanol, das Nitrodlhydropyridin kristallisier­
te in gelben Kristailen vom Schmp. 174 °C. 
Ausbeute: 37% der Theorie. 

Beispiel 17 
1,4-Dihydro-2,6-dimethyl-3-nitro-4-(3-nitro­

phenyl)-pyridin-5-carbonsaure-(P-n-propoxy-
ethyl)-ester · ·· 

15, 1 g (0, 1 Mol) 3-Nitrobenzaldehyd werden zu- · 
sammen mit 18,8 g (0,1 Mol) Acetessigsaure-(P~n­
propoxyethyl)-ester und 10,2 g (0, 1 Mol) 2-Amino~ 

-- · 1-nitro-'1-propen in 150 ml Ethanols Sturidert·zum 
Ruckfluss erhitzt. Nach dem Erkalten wird das 
Losungsmittel im Vakuum abdestilliert, der.olige 
Ruckstand in wenig Chloroform aufgenommen . 
und auf einer Kieselgelsaule mit Chloroform unter: .. 
Zusatz von Methanol chromatographiert. Die das 
Produkt enthaltenden Fraktionen werden einge­
engt, der ROckstand in wenig ·1sopropanol aufge­
nommen, das Nitrodihydropyridin kristallisierte in 
gelben Kristallen vom Schmp. 161 °C. . 
Ausbeute: 41 % der Theorie. 

Beisplel 18 
· 1,4-Dihydro-2,6-dimethyl-3,5-dinltro-4-(3-nifro-

phenyl}-pyridin · 

5 

10 

23,6 g (0,1 Mol) 2-Nitro-1-(3-nitrophenyl)-buten-1-
on-3 und 10,2 g (0,1Mol)2-Amino-1-nitro-1-propen 

15 werden in 150 ml Ethanol 12 Stunden zum ROck­
fluss erhitzt. Nach dem Erkalten wird das LO­
sungsmittel im Vakuum abdestilliert, der olige 
ROckstand wird in Chloroform aufgenommen und 
auf einer Kieselgelsaule mit Chloroform unter Zu-

20 satz von Methanol chromatographiert. Das Pro­
dukt bildet in lsopropanol gelbe Kristaile vom 
Schmp. 237-240 °C (Zers.). 
Ausbeute: 38% der Theorie. 
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Analog Belspiel 16 wurde durch Umsetzung von 
50 mmol Pyridin-4-aldehyd mit 50 mmol Acetes­
sigsauremethylester und 50 mmol 2-Amino-1-
nitro-1-propen in Ethanol 
1.4-Dihydro-2,6-dimethyl-4-(4-pyridyl)-3-nitro­
pyridin-5-carbonsauremethylester 
vom Schmp. 210 °C (Zers.) (lsopropanol) erhalten. 
Ausbeute: 19% der Theorie. · 

· Beispiel 20 

Analog Beispiel 16 wurde durch Umsetzung 
von 50 mmol 3-Trifluormethylbenzaldehyd mit 

· 50 mmol Nitroaceton und 50 mmol P-Aminocroton­
sauremethylester 
1,4-Dihydro-2,6-dimethyl..:3-nitro-4-(3-trifluor­
methylphenyl)-pyridin-5-carbonsauremethylester 
vom Schmp. 175 °C (lsopropanol) erhalten. 
Ausbeute: 42% der Theorie. 
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V Beispiel 21 

Analog Beispiel 16 wurde durch Umsetzung 
von 50 mmol 2-Nitrobenzaldehyd mit 50 mmol 
Nitroaceton und 50 mmol 13-Aminocrotonsaureme­
thylester 
1,4-Di hydro-2,6-di methyl-3-nitro-4-(2-nitro­
phenyl)-pyridi n-5-carbonsau rem ethyl ester 
vom Schmp. 190 °C {lsopropanol) als sehr licht­
empfindliche Verbindung erhalten. 
Ausbeute: 12% der Theorie. 

Beispiel 22 . 
1,4-Dihydro-2,6-dimethyl-3-nitro-4-(4-nitrophe­

nyl)-pyridin-5-carbonsaure-(p-cyanoethyl)-ester 

N02 
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Beispiel 24 

Analog Beispiel 18 wurde durch Umsetzung von 
3-Nitro-benzylidenacetessigsaure-(P-trifluor-
ethyl)-ester mit · 
2-Amino-1-nitro-1-propen in Ethanol 
1,4-Dihydro-2,6-dimethyl-3-nitro-4-(3-nitrophenyl)­
pyridin-5-carbonsaure-{13-trifluorethyl)-ester 
vom Schmp. 196 °C {Ethanol) erhalten. 
Ausbeute: 28% der Theorie. 

Beispiel 25 

Analog Beispiel 16 wurde durch Umsetzung von 
Pyridin-3-aldehyd mit P-Aminocrotonsaureethyl-

Analog Beispiel 18 wurde durch Unisetzung von. 
50 mmol 2-Nitro-1-(3-nitrophenyl):..buten-1-on-3 
mit 50 mmol P-Aminocrotonsaure-p-cyanoethyl­
ester in 100 ml Ethanol 40 ester und Nitroaceton in Ethanol 
1,4-Dihydro-2,6-di methyl-3-nitro-4-(3-nitrophenyl)­
pyridin-5-carbonsaure-{P-cyanoethyl)-ester 
vom Schmp. 210 °C (lsopropanol) erhalten. 
Ausbeute: 33% der Theorie .. 

Beispiel 23 

Analog Beispiel 18 wurde durch Umsetzung von . 
50mmol 
2-Methoxybenzylidenacetessigsauremethylester 

45. 

50 

55 . 

und 50 mmol 60 

2-Amino-1-nitroFpropen in Ethanol 1,4-Dihydro-
2,6-di methyl-4-(2-methoxyphenyl}-3-nitro-pyridi n-
5-carbonsauremethylester 
vom Schmp. 206 °C {Ethanol) erhalten. 
Ausbeute: 44% der Theorie. 65 

15 

1,4-Dihyd ro-2,6-d imethyl-3-nitro-4-{pyridyl-3)­
pyridi n-5-carbonsaureethylester 
vom Schmp. 264 °C {lsopropanol) erhalten. · 
Ausbeute: 34% der Theorie~ 

Beispiel 26 . · 

$"CH.o 
C02CH3 

Analog Beispiel 17 wurde durch UmsetZ:ung von 
2-Benzylthiobenzaldehyd mit 2-Amino-1-nitro-1-
propen und Acetessigsauremethylester in Ethanol 
4-(2-Benzylthiophenyl)-1,4-di hyd ro-2,6-dimethyl-
3-n itropyridi n-5-carbonsauremethylester 
vor:n Schmp. 173 °C (lsopropanol) erhalten. 
Ausbeute: 21 % der Theorie. 
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Beispiel 27 

Analog Beispiel 16 wurde durch Umsetzung von 
2-Trifluormethylbenzaldehyd mit P-Aminocroton­
sauremethylester und Nitroaceton in Ethanol 
1,4-Dihydro-2,6-dimethyl-3-nitro-4-(2-trifluor­
methylphenyl)-pyridin-5-carbonsauremethylester 
vom Schmp. 176 °C (Ethanol) erhalten. 
Ausbeute: 36% der Theorie. 

Beispiel 28 

.·\ 

Analog Beispiel 16wurde durch Umsetzung von 
2-Chlorbenzaldehyd mit P-Aminocrotonsaureme­
thylester und Nitroaceton in Ethanol 
4-(2-Chl orphenyl)-1,4-dihydro-2,6-dimethyl-3-
nitro-pyridi n-5-carbonsauremethylester 
vom Schmp. 167 °C (lsopropanol) erhalten. 
Ausbeute: 42% der Theorie. · 

Beispiel 29 

Analog Beispiel 18 wurde dur~h Umsetzung von 
50mmol 
2-TrifluormethoxybeAzyl idenacetessigsaure­
methylester . 
mit 50 mmol 

-- 2-Amino-1:..nitro-1-propen in Ethanol 1,4-Dihydro­
. 2,6-dimethyl-3-nitro-4-(2-trifluormethoxyphenyl)-

pyridin-5-carbonsauremethylester -
vom Schmp. 175 °C(lsopropanol) erhalten. 
Ausbeute: 39% der Theorie. 

-------·----------

Beispiel 30 

5 

10 

· Die Behandlung von 
1,4-Dihyd ro-2,6-di methyl-3-nitro-4-(2-trifluor-

15 methylphenyl)-pyridin-5-carbonsaure-(p-cyano-
ethyl)-ester 
in 1,2 Aquivalenten 
Kaliumhydroxid in wassrigem Ethylenglykoldime­
thylether bei Raumtemperatur ergibt nach An-

20 sauern mit verd. HCI 
1,4-Dihydro-2,6-dimethyl-3-nitro-4-(2-trifluor­
methylphenyl)-pyridi n-5-carbonsaure 
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vom Schmp. 183 °C (Zersetzung) (Methanol). 
Ausbeute: 89% der Theorie. 

Beispiel 31 

Beim Erhitzen in Ethanol unter Zusatz einer 
Spur Schwefelsaure decarboxyliert 
1,4-Dihydro-2,6-di methyl-3-nitro-4-(trifl uormethyl­
phenyl)-pyridi n-5-carbonsaure (Beispiel 30) zu 
1,4-Dihydro-2,6-dimethyl.;3-nitro-4-(trifluormethyl­
phenyl)-pyridin 
mit quantitativer Ausbeute. 
Schmp. 201 °C. 

Beispiel 32 

Analog Beispiel 18 wurde durch Umsetzung von 
2-Methylbenzyliden-acetessigsaureethylester · mit 
2-Amino-1-nitro-1-propen in Ethanol - -
1,4-Dihydro-2,6-dimethyl-4-(2-tolyl}-3-nitro­
pyridin-5-carborisaureethylester 
vom Schmp.155 °C (lsopropanol) erhalten. 
Ausbeute: 42% der Theorie. 
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' . 
veispiel 33 . . 

2-Acetylamino-4,6-dimethyl-1,4-dihydropyridin-
3,5-dicarbonsaurediethylester 

CH3 

H,C,OOCx'.xCOOc,H, 

H3C . ~ NHCOCH3 

8 g "(0,03 Mol) 2-Amino-4,6-dimethyl-1,4-dihydro­
pyridin-3,5-dicarbonsaurediethylester werden in 
100 ml Acetanhydrid 4 Stunden unter Ruckfluss 
gekocht. Man engt im Vakuum zum Trockne ein 
und kristallisiert den Riickstand aus Ethanol um. 
Ausbeute: 5,4 g (58% der Theorie) vom Fp.: 
105 °C. 

Beispiel 34 
·\....,. 2-Amino-6-methyl-1,4-dihydro-4-(2':.chlor-

phenyl)-pyridin-3-carbonsaureethyl ester 

•. 

5 

10 

15 

20 

25 

kuum eingedampft. Der sirupose Ruckstand wird 
in 50 ml Ether gelost und in der Kalte zur Kristalli­
sation gestellt, 7,4 g d.s. 36% der Theorie. Nach 
Umkristallisation aus Acetonitril farblose Pris­
men; Schmp. 120 °C. 

Beispiel 36 

··~ 

H,Cx'.xCO,CH, 

H3C N CH3 
H 

Analog Beispiel 35 wurde am 
4-(2-Chlorphenyl)-1,4-dihydro-2,6-dimethyl­
pyridin-3,5-dicarbonsauremethylester 
durch Reduktion mit LiAIH4 in THF 
4-(2-Chlorphenyl)-1,4-dihydro-2,3,6-trimethyl-
pyridin-5-carbonsauremethylester · 
vom Schmp. 164 °C (Acetonitril) erhalten. 
Ausbeute: 30% der Theorie. 

Beispiel 37 
1,4-Dihydro-2,6-dimethyl-4-(3-nitrophenyl}­

pyridi n-3,5-dicarbonsaure-isopropyl-(2,2,2-
30 trichlorethyl)-ester 

Nach 2-stundigem -Kochen einer Losu.ng von 
18, 1 g 2'-Chlorbenzylidenaceton und 13,0 g Amidi­
noessigsaureethylester in 150 ml Ethanol wird das 
L0sungsmittel im Vakuum abgezogen. Der Ruck­
stand wird aus Ethanol umkristallisiert, Ausbeute 
62% der Theorie, Fp.: 171 °C. 

. Beispiel 35 ·· · · 
l..:· 1,4-Dihydro-4-phenyl-2,3,6-trimethylpyridin-5-

carbonsauremethylester 

35 

40 

. . 45 

-···---: ____ : .. _:_,,.: '· ~-

24,1 g (80 mmol) 1,4-Dihydro-2,6-dimethyl-4-phe­
nyl-pyridin-3,5-dicarbonsauremethylester werden 
bei 60 °C unter Ruhren portionsweise in eine LO­
sung van 12,2 g (320 mmol) LiAIH4 in 400 ml al;>~. 

55 

Tetrahydrofuran eingetragen (N2-Atm) und 6 bis 7 60 
Stunden bei 60 °C nachgeruhrt. Nach dem Abkuh-
len warden nacheinander 19,7 ml Essigester, 
15,9 ml Wasser, 19,6 ml N NaOH und 15,9 ml Was-
ser zugetropft. Anschliessend wird abgesaugt, gut 

Cl 
I 

COrCHa-C-CI 
. I 

Cl 

Eine l,.osung von 30,2 g (0,2 Mol) 3-Nitrobenzalde­
hyd, 46,6 g (0,2 Mol) Acetessigsaure-(2,2,2-tri­
chlorethyl}-ester und 28,6 g {0,2 Mal} 3-Aminocro-

. - tonsaureisopropylester in 200 ml Ethanol wurde 
12 Stundeo unter Stickstoff zum Sieden erhitzt. . 
Das Losungsmtttel wurde im Vakuum eingeerigt, 
der feste Ruckstand aus Ethanol umkristallisiert. 
Schmp.: 192 °C; Ausbeute: 46 g (47% .der Theo-
rie). · 

Beispiel 38 
1,4-Dihydro-2,6-dlmethyl-4-(3-nitrophenyl)­

pyridin-3,5-dicarbonsaure-(.:~ -hexylisopropyl-
ester N02 

/ 
I 

mit Ether nachgewaschen und das Filtrat im Va- 65 

17 iiiiirtmf . . 
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Wurde analog Beispiel 32 hergestellt aus 0,2 Mol 
3-Nitrobenzaldehyd, 0,2 Mol Acetessigsaure-(n­
hexyl)-ester und 0,2 Mol 3-Aminocrotonsaureiso­
propylester. Schmp.: 87 °C; Ausbeute: 75%. 

Beispiel 39 
1,4-Dihydro-2,6-dimethyl-4-(pyridyl-3)­

pyridi n-3,5-dicarb9nsau remonoethylester 

Hergestellt gemass DE-OS 2 847 237 (Beispiel Nr. 
14). Schmp.: 205 °C (Zers.); Ausbeute: 32% der 
Theorie. 

Beispiel 40 
3-Cyano-1,4-dihydro-2,6-dimethyl-4:-(2-trifluor­

methylphenyl)-pyridin-,5-carbonsaur'emethylester 

Hergestellt gemass DE-OS 2 658 804 (Beispiel Nr. 
17). Schmp.: 171 °C; Ausbeute: 42% der Theorie. 

Beispiel 41 . 
2,6-Di-(4-nitrophenyl)-4-( 4-ethoxycarbonyl­

methoxy-1-methyl-1,4-di hydropyridi n-3,5- · 
dicarbonsaurediethylester · 

- - ~~OOB 

100 mmol 4-(Ethoxycarbonylmethoxy)-!2enzalde~ 
hyd wurden mit 200 mmol 4-Nitrobenzoylessig­
ester, 100 mmol Methylamin-hydrochlorid in 60 inl 
Pyridin 5 Stunden auf 100 °C erhitzt. Es wurde auf 
Eiswasser gegossen und abgesai.Jgt. 
Ausbeute: 11% der Theorie; Fp.: '136 °C. 
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Beispiel 42 
2,6-Dimethyl-4-(2-trifluormethylphenyl)-1-

methyl-1,4-di hydropyridi n-3,5-dicarbonsaure­
diallylester 

100 mmol 2-Trifluormethylbenzaldehyd, 200 mmol · 
Acetessigsaureallylester und 120 mmol Methyl­
aminhydrochlorid wurden in 50 ml Pyridin 5 Stun­
den auf 110 °C erhitzt, auf Wasser gekippt und 
abgesaugt. 
Ausbeute: 5% der Theorie; Fp.: 90 bis 91 °C. 

Beispiel 43 
2,6-Diphenyl-3-5-di(phenylcarbonyl)-1-methyl-

4-(3-pyridiyl)-1,4-di hyd ropyridi n 

0 0 

1,3 ml Pyridin-3-aldehyd, 6 g Dibenzoylmethan 
und 1.9 Methylaminhydrochlorid warden in 10 ml 

45 .· .Pyridin uber Nacht auf 100 °C erwarmt, anschlies­
send auf Eiswasser gegossen, abgesaugt und aus 
Methanol umkristallisiert. 
Ausbeute: 15% der Theorie; Fp.: 238 °C. 

50 Beispiel 44 · 
Bis-[2,6-dimethyl-5-ethoxycarbonyl-4-(3-nitro­

phenyl)-1,4-dihydropyridin-3-carbonsaure]-1,6-
hexandiylester · · 

55 
. ~N02 ~N02 

·0 0 
HsC200:&C· · · :(xcooc H . . COO-(CH )r00C- · 2 s 

I I 
2 

I I 
. N . .. / 

. . CH3 H CH3 .CH3 ~ CH3 

60 

65 

18 

iii1M1iUT 
/ 
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(.j25 mmol Bis-(3-aminocrotonsaure)-1,6-he~ndiyl-
. ester werden zusammen mit 50 mmol 3-Nitroben­

zylidenacetessigsaureethylester in ·100 ml Ethanol · 
14 Stunden unter Ruckfluss gekocht.- Nach Erkal-

~ ; 
·~· 

ten wird das Losungsmittel im Vakuum abdestil- 5 

liert und mit 50%igem wassrigem Ethanol aufge­
nommen. Der halbfeste Ruckstand wurd'? aus Me­
thanol umkristallisiert. 
Ausbeute: 3!% der Theorie; Fp.: 177 bis 179 °C. 

Beispiel 45 
Bis-(2,6-dimethyl-5-ethoxycarbonyl-4-(3-nitro­

phenyl)-1,4-dihydropyridin-3-carbonsaure]-1, 12-
dodecandiylester 

.,., 

Darstellung analog Beispiel 44. mit Bis-(3-amino- : 
crotonsaure)-1,12-dodecandiylester anstatt Bis­
(3-aminocrotonsau re )-1,6-Hexand iylester. 

10 

15 

20 

25 

30 

Ausbeute: 10% der Theorie; Fp.: 103 bis 120 ·0 c. 35 

Beispiel 46 40 

36 

Beispiel 47 

Analog Beispiel 16 wurde durch Umsetzung von 
2-Trifluormethylbenzaldehyd mit ~Aminocroton­
sauremethylester und 
1-Nltrobutanon-2 in Ethanol 1,4-Dlhydro-2-ethyJ-
6-methyl-3-nitro-4-(2-trifluormethylphenyl)­
pyridin-5-carbonsiiure-methylester 
vom Schmp. 199 °C (lropropanol) erhalten. 
Ausbeute: 31 % der Theorie. 

Beispiel 48 

Analog Beispiel 16 wurde durch Umsetzung von 
2-Benzylthiobenzaldehyd mit. ~-Aminocrotonsau­
remethylester und 1-Nltrobutanon-2 in Ethanol 
· 4-(2-Benzylth iophenyl)-1,4-dihyd ro-2-ethyl-6-

45 · · methyl-3.-n itro-:pyrid i n-5-carbonsau rem ethyl ester 

CH3 

Analog Beispiel 17 wurde durch Umsetzung von · 
2-(4-Methylbenzylthio)-benza.ldehyd mit 2-Amino-
1-nitro-1-propen und Acetessigsauremethylester 

50 

55 

in Ethanol 60 

1,4-Dihydro-2,6-di methyl-4-(2-( 4-methylbenzyl­
thio)-phenyl)-3-nitropyridi n-5-carbonsaure- . 
methyl ester . 
vom Schmp. 160 °C (lsopropanol) erhalten. 
Ausbeute: 28% der Theorie. 65 

19 

vom Schmp. 122 ~C (lsopropanol) erhalten. · ·· 
Ausbeute: 21 % der Theorie~ 

- . - . -=- .:_:._ . 
Belspiel 49 

·s-cHrQ 

H3C02C 
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Analog Beispiel 16 wurde durch Umsetzung von 
3-Benzylthiobenzaldehyd mit P-Aminocrotonsau­
remethylester und Nitroaceton in Ethanol 
4-(3-Benzylthiophenyl)-1,4-di hydro-2,6-dimethyl-
3-nitropyridin-5-carbonsauremethyl-ester 
vom Schmp. 155 °C (Ethanol) erhalten. 

-Ausbeute: 35% der Theorie~ 

Beispiel 50 

·Analog Beispiel 17 wurde durch Urrisetzung von 
2-Trifluormethylbenzaldehyd mit 
y-Phenylacetessigsaureethyle.ster und 2-Amino-
1-nitro-1-properi in Ethanol · 
2-Benzyl-1,4-d i hyd ro-6-methyl-3-nitro-4-(2-tri­
fluormethyl phenyl)-pyridi n-5-carbonsaureethyl­
ester 
vom Schmp. 168 °C erhalten. 
Ausbeute: 12% der Theorie. 

Beispiel 51 

·· · H
3
C 

Analog Beispiel 17 wurde durch Umsetzung von 
2-Trifluormethylbenzaldehyd mit 2-Amino-1-nitro~ 
1-propen und 3-0xo-hexansauremethylester in 
Ethanol 
.1,4-Dihydro-2-methyl-3-nitro-6-propyl-4-(2-tri­
fluormethyl-phenyl)-pyridin-5-carbonsaure­
methylester 
vom Schmp. 168 °C (lsopropanol) erhalten. 
Ausbeute: 19% der Theorie. 
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Beispiel 52 

Analog Beispiel 16 wurde durch Umsetzung von 
. 3-Ethoxybenzaldehyd mit Nitroaceton und 
P.Aminocrotonsauremethylester in Ethanol 
1,4-Dihydro-2,6-dimethyl-4-(3-ethoxyphenyl)-3-
n itropyridi n-5-carbonsau remethylester 
vom Schmp. 127 °C erhalten. 
Ausbeute: 42% der Theorie. 

Beispiel 53 

Analog Beispiel 16 wurde durch Umsetzl.ing von 
2-Benzyl-thiobenzaldehyd mit Nitroaceton und 
P.Aminocrotonsaure-(p-cyanoethyl)ester in 
Ethanol-4-(2-Be nzylth iophenyl)-1 ,4-d ihydro-2, 6-: 
di methyl-3-nitropyrid i n-5-carbonsaure-(p-cyano­
ethyl)ester 
vom Schmp. 173 °C (lsopropanol) erhalten. 
Ausbeute: 28% der Theorie. 

Beispiel 54 

__________________ ...;.;,_ ________ ~-----
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Analog Beispiel 16 wurde durch Umsetzung von 
, 'rCyanobenzaldehyd mit Nitroaceton und P-
'-Aminocrotonsauremethylester in Ethanol 

4-(2-Cyanophenyl)-1,4-d i hyd ro-2,6-d i methyl-3-
nitropyridi n-5-carbonsau remethyl ester 
vom Schmp. 182 °C (lsopropanol) erhalten. 
Ausbeute: 28% -der Theorie. 

Beispiel 55 

Cl 

02N C02CH3 

\...t" . 
CH3 

~-

H3C 

Analog Beispiel 16 wurde durch Umsetzung von 
2,3-Dichlorbenzaldehyd mit Nitroaceton und P­
Aminocrotonsauremethylester in Ethanol 
4-(2,3-Dichlorphenyl)-1,4-di hydro-2,6-di methyl-
3-nitropyridi n-5-carbonsauremethylester 
vom Schmp. 184 °C erhalten. 
Ausbeute: 39% der Theorie. 

Beispiel 56 

·········H3C 

Analog Beispiel 16 wurde durch Umsetzung von 
2-Trifluormethylbenzaldehyd mit Nitroaceton und 
P-Am i nocrotonsau re-(6-hydroxyhexyl )ester . in . 
Ethanol 
1,4-Dihydro-2,6-dimethyl-3-nitro-4-(2-trifl uor­
methylphenyl)-pyridin-5-carbonsaure-(6-hyd roxy­
hexyl)ester 
vorri Schmp. 174 °C erhalten. 
Ausbeute: 32% der Theorie. 

5g. 
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Beispiel 57 

CF a 

()~ 

02N COr(CH2)s-02C C02CHa 

H3C CH3 CH3 

Durch Umsetzung von 1 Aquivalent 
1,4-Dihydro-2,6-dimethyl-3-nitro-4-(2-trifluor­
methyl phenyl)-pyrid in-5-carbonsau re-(6-hydro­
xyhexyl)-ester mit 1 Aquivalent 
1,4-Dihydro-2,6-dimethyl-4-(3-nitrophenyl)-3- • 
carboxymethylpyridin-5-carbonsaure und 1, 1 
Aquivalenten Dicyclohexylcarbodiimid im · 
Methylenchlorid wird 
5- 6-[2,6-Dimethyl-5-nitro-4-(2-trifluormethyl­
phenyl)-1,4-dihyd ro-pyrid-3-ylcarboxy]-hexyloxy­
carbonyl-2,6-dimethyl-4-(3-nitrophenyl)-1,4-

dihydropyridin-3-carbonsauremethylester 
als amorphe; gelbe Substanz erhalten. ·· 
Ausbeute: 68% 
m/e: 756 :e. M(f) 

Elementaranalyse C 
ber. 58,7% 
gef. 58,5% 

Beispiel 58 

H N 
5,2% 7,4% 
5,2% 7,2% 

F 
7,5% 
7,0% 

N02 ()o, 
. 

. 

02N COr(CH2)r02C C02CH3 

Analog dem vorhergehenden Beispiel erhalt 
man durch Umsetzung von · · 
1,4-Dihydro-2,6-dimethyl-3-nitro-4-(3-nitrophenyl)­
pyridin-5-carbonsaure-(6-hydroxyhexylester) .mit 

. 55 · 1,4-Dihydro-2,6-dimethyl-4-(3-nitrophenyl)-3-carb-
oxymethyl-pyridin-5-carbonsaure · 

· und Dicyclohexylcarbodiimid in Methylenchlorid · 
~~ . . . 

5- 6-[2,3-Dimethyl-5-nitro-4-(3-nitrophenyl)-1,4-
60 dihydro-pyrid-3-ylcarboxy)-hexyloxycarbonyl-2,6-

di methyl-4-(3-nitrophenyl)-1,4-di hydropyridin-3-
carbonsauremethylester 
als amorphe, gelbe Substanz erhalten. 
Ausbeute: 73% 

65 m/e: 733 :e. M(f) . 
~ ;::.,.; .... · .. ~· 

21 

··liiiiDr 
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'1:'1ementaranalyse 

Beispiel 59 

ber. 
gef. 

c 
58,9% 
58,7% 

H 
5,3% 
5,2% 

N 
9,5% 
9,6% 

Analog Beispiel 16 wurde durch Umsetzung von 
5-Chlor-2-nitrobenzaldehyd mit Nitroaceton und 
jJ-Aminocrotonsauremethylester in Ethanol 
4-(5-Chlor-2-nitrophenyl)-2,4-dihydro-2,6-di­
methyl-3-nitro-pyridi n-5-carbonsau re-methylester 

. . vom Sch mp. 221 °C (lsopropanol} erhalten. 
Ausbeute: 43% der Theorie. ·· · ·· · · 

Beispiel 60 

Analog Beispiel 16 wurde durch Umsetzung von 
2-Chlor-5-nitrobenzaldehyd mit Nitroaceton und 
jJ-Aminocrotonsauremethylester in Ethanol 
4-(2-Chlor-5-nitrophenyl)-1,4-dihydro-2,6-di­
methyl-3-nitro-pyridin-5-carbonsaure-methytester · 
vom Schmp. 219 °C erhalten. · 
Ausbeute: 39% der Theorie. . . . 

·-.:···. 

Beispiel 61 
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Analog Beispiel 16 wurde durch Umsetzung von 
2-(3-Chtorbenzylthio)-benzaldehyd mit Nitroace­
ton und jJ-Aminocrotonsaure-n-hexylester in Etha­
nol 
4-(3-Chlorbenzylthiophenyl)-1,4-dihydro-2,6-di­
methyl-3-nitropyridin-5-carbonsaure-n-hexylester 
nach Chromatographie erhalten. 
Ausbeute: 21 % der Theorie. 

Elementaranalyse 
c H Cl N s 

ber. 62,9% 6~2% 6,9% 5,4% 6,2% 
get. 62,7% 6,1% 6,4% 5,3% 6,1% 

Belspiel 62 

Durch Umsetzung von je 10 mmol 2-Trifluorme­
thylbenzaidehyd,.Nitroaceton, Amidinoessigester­
hydrochlorid und Natriummethylat in 60 ml sie­
dendem Ethanol wurde 
6-Amino-1,4-dihydro-2-methyl-3-nitro-4-(2-trifluor­
methylphenyl)-pyridin-5-carbonsauremethylester 
vom Schmp. 210 °C (lsopropanol) erhalten. 
Ausbeute: 36% der Theorie. 

Beisplel 63 · 

Durch Umsetzung vori je 10 mmol 2-Trifluor­
methylbenzatdehyd, Acetessigsauremethylester, 
Nitroaceton und Methylaminhydrochlorid in 50 ml 
Eisessig bei 60 °C fi.ir 12 Stunden wurde · 
1,4-Di hydro-3-nitro-4-(2-trifluormethylphenyl)-
1,2,6-tri methylpyri din-5-carbonsauremethylester 
vorri Schmp. 156 °C (lsopropanol) erhalten. 
Ausbeute: 15% der Theorie. 
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ueispiel 64 

Analog Beispiel 16 wurde durch Umsetzung von 
P-Naphthylaldehyd, P.,Aminocrotonsauremethyl­
ester und Nitroaceton in Ethanol 

~· 1,4-Dihydro-2,6-climethyl-4'-fJ-naphthyl-3-nitro- · 
pyridin-5-carbonsau remethylester 
vom Schmp. 163 °C (lsopropanol) erhalten ..... 
Ausbeute: 42% der Theorie. 

Belspiel 65 

F 

.\,._.<, Analog Beispiel 16 wurde durch Umsetzung von 
Pentafluorbenzaldehyd mit Nitroaceton und P-
Aminocrotonsauremethylester in Ethanol .. 
1,4-Dihydro-2,6-dimethyl-3-riitro-4-pentafluor- · 
phenylpyridin-5-carbonsauremethylester 

· vom Schmp. 231 °C erhalten. · 
Ausbeute: 38% der Theorie. 

0071819 44 

Analog Beispiel 16 wurde durch Umsetzung von 
2-Chlor-6-fluorbenzaldehyd mit Nitroaceton und 
P..Aminocrotonsauremethylester 
4-(2-Chlor-6-fluorphenyl)-1,4-dihydro-2,6-dime-

5 thyl-3-nitropyridin-5-carbonsauremethylester 
vom Schmp. 190 °C erhalten. 
Ausbeute: 28% der Theorie. 

10 Beispiel 67 

15 . 
CF3 . /CHs 

02N C02CH2CHrN'\. 
· CH3 

20 
HsC CHs 

H 

Durch Umsetzung von je 1 Aquivalent 
25 1,4-Dihyd ro-2,6-dimethyl-3-nitro-4-(2-trifl uor­

methyl phenyl)-pyrid in-5-carbonsaure 
mit Dimethylaminoethanol und DCC im Methy­
lenchlorid erhalt man 
1,4-Dihydro-2,6-dimethyl-3-nitro-4-(2-trifluor-

30 methylphenyl)-pyridin-5-carbonsaure-fJ-climethyl-
aminoethylester 
vom Schmp. 132 °C. 
Ausbeute: 84% der Theorie. 

85 

Beispiel 68 

45 

··- .. : :. ······' · .. ·· .. 

Beispiel 66 

.:.~-~---

Analog Beispiel 16 erhiilt man durch Umsetzung 
von 3-Benzyloxybenzaldehyd mit Nitroaceton und 

55 P..Aminocrotonsauremethylester · 

60 

65 

23 

· 4-(3-Benzyloxyphenyl)-1,4-dihydro-2,6-dimethyl­
. 3-nitropyridin-5-carbonsauremethylester · 
. vom Schmp. 181 °C (lsopropanol). 
Ausbeute: 34% der Theorie .. 

Beispiel 69 
1,4-Di hydro-2,6-dimethyl-4-(2-( 4-methyl benzyl­

oxy)-phenyl)-pyridi n-3-carbonsaur~methylester 
~~~-~~--~~~-"'-"'---

------ -----·-···-··-·-··· .. 
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A) Herstellung von a-Acetyl-2-(4-methylbenzyl-
oxy)-zimtsauremethylester · · 

25 g. (110,6 mmol) 2-(4-Methylbenzyloxy)-benz­
aldehyd werden mit 11,9 ml (110,6 mmol) Acetes­
sigsauremethylester in 66 ml lsopropanol verruhrt 
und mit einer frisch zubereiteten Losung von 
0,64 ml Piperidin und 0,38 ml Eisessig in 5,5 ml 
lsopropanol versetzt. Es wird 1 Stunde bei 60 °C 
und 4 Stunden bei 40 °C geruhrt, abgekuhlt und 
eingeengt. Der Eindampfruckstand wird in Ether. 
gelost und nacheinander mit ca. 100 ml 1N Salz­
saure, zweimal mit Wasser, mit gesattigter Na­
triumhydrogencarbonatlosung und wieder- zwei­
mal mit Wasser gewaschen. Die Etherphase wird 
getrocknet, filtriert und eingeengt. Man erhalt 
35,3 g (98,51 % der Theorie) eines dunkelgelben 
Oles, welches roh weiter umgesetzt wird. 

B) 1,4-Dihydro;.2;6-dimethyl-4-(2-(4-methyl­
benzyloxy)-phenyl]-pyridin-3,5-dicarbonsaure­
methyl-(2-cyanoethyl)-ester 

O-CHD-CH3 

COO-CHrCHrCN 

0 071819 
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35,3 g (108,35 mmol) a-Acetyl-2-(4-methylbenzyl­
oxy)-zii:n~auremethylester · werden mit 11;).8 g 50 
(108,95 mmol) P..Aminocrotonsaure-2-cyanoethyl-
ester in 160 ml Ethanol 18 Stunden zum Ruckfluss · 
gekocht. Es wird eingeengt, der Eindampfruck-

. stand wird in Essigester aufgenommen und zwei-
mal mit Wasser geschuttelt. Die Essigesterphase 55 
wird getrocknet, filtriert und eirigeerigt. Der erhal-
tene Eindampfruckstand kristallisiert beim Ver­
ruhren mit Methanol. Es wird abgesaugt und mit 
Methanol gewaschen. Man erhalt 20,2 g (40,53%. 
der Theorie) eines leicht gelbgefarbten Produktes 60 
vom 'Schmp. 165 °C unter Zersetzung. 

C) 1,4-Dihydro-2,6-dimethyl-4-[2-(4-methyi­
benzyloxy)-phenyl]-pyridln-3,5-dicarbonsaure­
monomethylester 65 

24 

41 

46 

O-CHrQ-cH3 

COCH 

17,5 g (38 mmol) .1,4-Dihydro-2,6-dimethyl-4-(2-
(4-methylbenzyloxy)-phenyi]-pyridin-3,5-di­
carbonsaure-methyl-(2-cyanoethyl)-ester 
werden in einer Losung von 4,6 g (115 mmol) Na­
.triumhydroxid in 115 ml Wasser suspendiert und 
mit 57,5 ml Dimethoxyethan versetzt. Man erhalt 
allmahlich eine klare Losung. Es wird 20 Sturiden 
geruhrt, mit 100 ml Wasser versetzt und dreimal 
mit Methylenchlorid extrahiert. Die wassrige Pha­
se ~ird unter Ruhren mit konz. Salzsaure tropfen­
werse sauer gestellt, wobei die Saure ausfallt. Es 
wird abgesaugt, mit Wasser gewaschen und ge­
trocknet. Man erhalt 12,2 g (78,9% der Theorie) 
eines beigefarbenen Festproduktes vom Schmp. 
ab 169·°C Zersetzung. 

D) 3 g 1,4-Dihydro-2,6-dimethyl-4-[2-(4-methyl­
benzyloxy)-phenyl]-pyrid i n-3,5-dicarbonsaure-
monomethyl ester . 
werden in 30 ml Diethylenglykol suspendiert und 
unter Ruhren auf 170 bis 180 °C erwarmt, wobei 
unter Gasentwicklung eine klare Losung entsteht. 
Es wird ca. 5 Minuten bei 180 °C geruhrt und abge­
kuhlt. Die viskose Losung wird unter starkem 
Schutteln in einem Ether/Wasser-Gemisch gelost, 
es wird getrennt, die wassrige Phase mit Ether 
extrahiert und die vereinten Etherphasen mit 1N 
Natronlauge und zweimal mit Wasser gewaschen. 
Es wird getrocknet, filtriert und eingeengt. Der 
erhaltene sirupose Ruckstand wird mit lsopropa­
nol oder Acetonitril im Eisbad kristallisiert und 
abgesaugt. Es werden 1,6 g 1,4-Dihydro-2,6-dime­
thyl-4-(2-( 4-methyl benzyl oxy)-phe nyl]-pyrid i n-3-
carbonsau remethylester vom Schmp. 107 °C bis 
109 °C erhalten. 
Analog wurden hergestellt: 

Beispiel 70 . 
·1,4-Dihydro-2,6-dimethyl~4-(2-trifluormeihyl-· 

phenyl)-pyridi n-3-carbonsau reethylester 
vom Schmp. 125 bis 128 °C. · 

Beispiel 71 
1,4-Di hyd ro-2,6-di methyl-4-(3-n itrophenyl )­

pyridi n-3-carbonsau reisopropyleste r 
isoliert als 01. RrWert: 0,525; DC-Alur~lle, Schicht­
dicke: 0,2 mm, Kieselgel: 60 F 254, Merck· Fliess­
mittel: Petrolether/Essigester im Volumen~erhalt-
nis 2: 1. · . 

Beispiel 72 
1,4-Dihydro-1,2,6-trimethyl-4-(2-chlorphenyl)­

pyridin-3-carbonsauremethylester 
vom Schmp. 142 bis 144 °C. -----------

il11Uifiirf 
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. '"~eispiel 73 
V 1,4-Dihydro-2,6-dimethyl-4-(3-chlorphenyl)­

pyridi n-3-carbonsauremethylester 
vom Schmp. 129 bis 133 °C. 

Beispiel 74 
1,4-Dihydro-2,6-dimethyl-4-(2-methylphenyl)- · 

pyridin-3-carbonsauremethylester · 
vom Schmp. 127 bis 130 °C. 

Beispiel 75 
1,4-Dihydro-2,6-dimethyl-4-(2-chlorphenyl)-

pyridin-3-carbonsauremethylester 
vom Schmp. 143-146 °C. 

Beispiel 76 
5 1,4-Dihydro-2,6-dimethyl-4-(3-nitrophenyl)-

pyridin-3-carbonsauremethylester 
vom Schmp. 110 bis 112 °C. 

Beispiel 77 
10 1,4-Dihydro-2,6-dimethyl-4-(2-phenylthio-

methyloxy-phenyl)-pyridin-3-carbonsaure­
methylester als 01. 

NMR-Spektrum bei 250 MHz in CDCl3 

Singulett bei a= 1,6 ppm (3H, 6-CH3) 
Singulett bei a= 2,38 ppm (3H, 2-CH3) 
Singulett bei a= 3,42 ppm (3H, COOCH3 ) 

2 Dupletts bei a= 4,65 und 4,96 ppm (je 1H fOr 5H und 4H) 

Singulett bei S= 5,16 ppm (1H fUr 'N) \-.:" H 
AB-System bei a= 5,5 bis 5,64 ppm (2H tar -O-CH2-S-) 
Multiplett bei a= 6,9 bis 7,65 ppm (9H, Aromaten) 

Beispiel 78 
1,4-Di hydro-2,6-d imethyl-4-(2-benzyloi<y­

phenyl)-pyridi n-3-carbonsauremethylester 
vom Schmp. 81 bis 83 °C. . 

. Beispiel .79. . .. 
1,4-Dihyd ro-2,6-di methyl-4-[2-(4-chlorbenzyl­

. oxy)-phenyl]-pyridin-3-cai"bonsauremethylester 
. vom Schmp. 90 bis 94 °C. 

Beispiel 80 
1,4-Dihydro-2,6-dimethyl-4-[2-(2-chlorbenzyl­

oxy)-phenyl]-pyridin-3-carbonsauremethylester 
vom Schmp. 75 bis 77°C. 

Beispiel 81 
1,4-Dihydro-2,6-dimethyl4~[2-(2,6-dichlor- · 

benzyloxy)-phenyl]-pyridin-3-carbonsaure­
methylester 
vom Schmp. 125 bis 128 °C .. 

Beispiel 82 .. 
1,4-Dihydro-2,6-dimethyl-4-[2-(3,4-dichlor­

phenyloxy)-phenyl]-pyridin-3-carbonsaure-
methylester,· · · -· · · -
isoliert als Schaum. RrWert: 0,65, DC-Fertigplat­
ten Kieselgel 60 F 254, Fliessmittel: Chloroform/· 
Essigester im Volumenverhaltnis 5: 1. 

Beispiel 83 
1,4-Di hyd ro-2,6-dimethyl-4·[2-( 4-methyl­

benzyloxy)-naphthyl ]-pyrid in-3-carbonsaure­
methyl ester, 

· isoliert als Schaum. 

Masserispektrum: 

Diewichtigsten Peaksfindetman bei m/e = 413 
(Molpeak); m/e = 308; m/e = 248; m/e = 166. 

Beispiel 84 
1,4-Dihydro-2,6-dimethyl-4-(2-(4-methylbenzyl­

oxy)-phenyl]-pyridin-3-carbonsaureisopropyl-
30 ester 

vom Schmp. ab 99 °C • 

Beispiel 85 
1,4-Dihydro-2,6-dimethyl-4-(2-(3-trifluormethyl-

35 benzylthio)-phenyl]-pyridin-3-carbonsauremethyl-
ester, 
isoliert als 01. RrWert: 0,84, DC-Alurolle, Schicht-. 
dicke: 0,2 mm, Kieselgel 60 F 254, Fliessmittel: 
Chloroform/Essigester im Volumenverhaltnis 

40 5: 1, 
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Beispiel 86 
1,4-Dihydro-2,6-dimethyl-4-[2-(4-methylbenzyl­

oxy)-phenyl]-pyridin-3-carbonsaureisobutylester 
vom Schmp. ab 57 °C. 

Beispiel 87 . 
1,4-Dihydro-2,6-dimethyl-4-naphthyl-pyridin-

3-carbonsauremethylester, isoliert als Schaum. 

Massenspektrum: . 
Die wichtigsten Massenpeaks sind m/e = 293 

(Molpeak); m/e = 166 (M - nap~thyl). 

Beispiel 88 
1,4-Dihydro-2,6-dimethyl-4-[2-(3-tritluormethyl­

benzyloxy).:.phenyl]-pyridi n-3-carbonsau remethyl-
ester · 
vom Schmp. 134 °C. 

Beispiel 89 
1,4-Di hydro-2,6-dimethyl-4-[2-( 4-methyl benzyl­

oxy)-phenyl]-pyridi n-3-carbonsaure-sec.-
butyl ester 
vom Schmp. ab 78 °C. 
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Beispiel 90 
·. 1,4-Dihydro-2,6-dimethyl-4-(3-benzyloxy­
phenyl)-pyridi n-3-carbonsauremethylester, 
isoliert als 01. R,..Wert: 0,69, DC-Alurolle, Schicht­
dicke 0,2 mm, Kieselgel 60 G 254, Merck; Fliess­
mittel: Chloroform/Essigester im Volumenverhalt­
nis 7: 1. 

Beispiel 91 
1,4-Dihydro-2,6-dimethyl-4-(2-(3-trifluormethyl­

benzyloxy)-phenyl]-pyrid i n-3-carbonsau re­
isobutyl ester, isoliert als 01. 

Massenspektrum: 

Die wichtigsten Massenpeaks sind: 

m/e = 459 (Molpeak); 

CH3 
m/e = 402 (M-CHrCH( ) , 

CH3 
in/e = 208 (M-C14H10F30). 

Beispiel 92 
1,4-Dihydro-2,6-dimethyl-4-(2-(3-nitrobenzyl­

oxy)-phenyl]-pyridin-3-carbonsauremethylester 
vom Schmp. 117 bis 118 °C. · 

Beispiel 93 
1,4-Di hyd ro-2,6-dimethyl-4-(2-(3-nitrobenzyl­

oxy)-phenyl]-pyridin-3-carbonsaureethylester 
vom Schmp. ab 107 bis 109 °C. 

Beispiel 94 
1,4-Dihydro-2,6-dimethyl-4-[2-(4-fluorbenzyl- · 

oxy)-phenyl)-pyridin-3-carbonsauremethylester 
vom Schmp. 68 bis 70 °C. 

Beispiel 95 
1,4-Dihydro-2,6-dimethyl-4-(2-(3-trifltiormethyl­

benzyloxy)-phenyl]-pyridin-3-carbonsi:iure-sec.­
butylester, 
.isoliert als 01. 

Massenspektrum: 
Die wichtigsten Massenpeaks sind: 

m/e = 459 (Molpeak); m/e = 402 (M-57). 

Beispiel-96 
1,4-Dihydro-2,6-dimethyl-4-[2.(4-fluorbenzyl-,. _.,,, 

oxy)-phenyl]-pyridin-3-carbonsaureethylester · · 
vom Schmp. 122 bis 125 °C. . 

Beispiel 97 
1,4-Di hyd ro-2,6-d i methyl-4-(2-(3,5-d imethyl-· 

benzyloxy)-phenyl]-pyridin-3-carbonsi:iure- · 
methyl ester · 
vom Schmp .. 127 bis 129. °C (kristallisiert mit 1 Mol 
Acetonitril). · 

Beispiel 98 
1,4-Dihydro-2,6-dimethyl-4-(3-nitrophenyl)-pyri­

din-3-carbonsi:iureethylester vom Schmp. 107 bis 
108 °C. 
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Beispiel 99 
1,4-Dihydro-2,6-dimethyl-4-[2-{3,5-dimethyl­

benzyloxy)-phenyl)-pyridin-3-carbonsaure-n­
butylester, 
isoliert als 01. 

Massenspektrum: 
Die wichtigsten Peaks liegen bei: 

m/e = 417 (M-2); m/e = 300 (M-119) und 
m/e = 208. 

Beispiel 100 
1,4-Dihydro-2,6-dimethyl-4-[2-(3-methylbenzyl­

oxy)-phenyl]-pyri di n-3-carbonsaure-n-butylester 
vom Schmp. 104 bis 10 °C. 

Beispiel 101 
1,4-Dihydro-2,6-dimethyl-4-[2-(3-methylbenzyl­

oxy)-phenyl]-pyridin-3-carbonsauremethylester 
vom Schmp. 58 bis 62 °C, kristallisiert mit 1 Mol 
Acetonitril. 

Beispiel 102 
1,4-Dihydro-2,6-dimethyl-4-[2-(3-fluorbenzyl­

oxy)-phenyl]-pyridin-3-carbonsauremethylester 
vom Schmp~ 109 bis 10 °C. 

Beispiel 103 
1,4-Dihydro-2,6-dimethyl-4-[2-(3-fluorbenzyl­

oxy)-phenyl]-pyridin-3-carbonsaure-n-butylester 
vom Schmp. 105 bis 106 °C. 

Beispiel 104 
1,4-Dihydro-2,6-dimethyl-4-(2-phenylpropyl­

mercaptophenyl)-pyridin-3-carbonsauremethyl­
ester, 
isoliert als 01. 

R,..Wert: 0,46, DC-Alurolle, Schichtdicke: 
0,2 mm, Kieselgel 60 F 254 Merck, Fliessmittel: 
Chloroform. 

Beispiel 105 
1,4-Dihydro-2,6-dimethyl-4-(2-(3-methoxy-

. benzyloxy)-phenyl)-pyridi n-3-carbonsauremethyl­
ester 
vorri Schmp. ab 53 °C. 

Beispiel 106 
1,4-Dihydro-2,6-dimethyl-4-(2-benzylthio­

pheoyl)-pyridin-3-carbonsauremethylester. 

Massenspektrum: 
Die wichtigsten Peaks findet man bei 

m/e = 365 (Molpeak), m/e = 350 (M-15), 
m/e = 306 (M-59), m/e = 274, m/e = 166. 

Beispiel 107 
1,4-Dihydro-2,6-dimethyl-4-[2-(3-methoxy­

benzyloxy)-phenyl)-pyrid i n-3-carbonsau re-n­
butylester 
vom Schmp. 144 bis 146 °C. 

"Beispiel 108 
1,4-Dihydro-2, 6-dirriethyf-4-(2-chlorphenyl)-5-

phenyl-u reidopyrid i n-3-carbonsauremethyleste r 
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Cl 

NH-CO-NH-0 

9,65 g (30 mmol) 
1,4-Dihydro-2,6-dimethyl-4-(2-chlorphenyl)-3,5-
dicarbonsauremonoethylester 
werden mit 6,4 --Mol (30 mmol) Diphenylphos­
phorylazid und 4,2 ml (30 mmol) Triethylamin 1 
Stunde zum Ruckfluss erhitzt. Es wird abgekilhlt, 
mit 2,8 ml (30 mmol) Anilin versetzt und 1 Stunde 
gekocht. Es wird eingeengt, der feste Eindampf­
ruckstand wird in warmem Essigester gelost, es 
wird mit 1N Salzsaure, Wasser, 2N Natronlauge 

\-..und zweimal mit Wasser gewaschen, getrocknet 
·. und eingeengt. Der feste Eindampfruckstand wird 

mit 100 ml heissem Essigester versetzt, es wird 
unter ROhren abgekuhlt, abgesaugt und mit Essig­
ester gewaschen. Man erhalt 4,6 g 
1,4-Dihydro-2,6-dimethyl-4-(2-chlorphenyl)-5-
phenyl-ureido-pyridin-3-carbonsauremethylester 
vom Schmp. 203 bis 205 °C. · 
Analog wurden hergestellt: 

Beispiel 109 
1,4-Dihydro-2,6-dimethyl-4-[2-(4-methylbenzyl­

. oxy)-phenyl]-5-n-butylureido-pyridin-3-carbon­
sauremethylester 
vom Schmp. 194 bis 196 °C. 
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Beispiel 110 5o 
1,4-Dihydro-2,6~dimethyl-4-(2-chlorphenyl)-5-. ·._ .. · ........ , 

N-morpholinyl)-carbonylamino-pyridin-3-
carbonsauremethylester 
vom Schmp. 245 bis 249 °C. 

52 

Beispiel 111 
1,4-Dihydro-2,6-dimethyl-4-{2-chlorphenyl)-5-

(4-N-mettiylpiperazinyl-carbonylamino)-pyridin-
3-carbonsauremethylester ·· 
vom Schmp. 231 °C. 

Cl 

NH-CO-N~N-CH3 

Beispiel 112 
1,4-Dihydro-2,6-dimethyl-4-(2-benzyloxy­

phenyl)-pyridin-3,5-dicarbonsaure-monomethyl­
ester 

CHaOOC 
0-CHrQ 
COOH ' 

CH~ 

10,6 g (24 mmol) 1,4-Dihydro-2,6-dimethyl-4-
(2-benzyloxyphenyl)-pyridin-3,5-dicarbonsaure­
methyl-(p-cyanoethyl)-ester 
werden in einer- Losung von 2,88 g (72 mmol) Na­
triumhydroxid in 72 ml Wasser suspendiert und 
mit 45 ml Dimethoxyethan versetzt Es wird Ober 
Nacht geruhrt, mit 100 ml Wasser versetzt und 
dreimal mit Ether extrahiert. Die wassrige Phase 
wird am Rotationsverdampfer kurz andestilliert 
und anschliessend unter Rilhren tropfenweise mit 
konzentrierter Salzsaure angesauert. Das ausge~ 
fallene Produkt wird abgesaugt, mit Wasser gewa­
schen und getrocknet. Man erhait 6,2 g eines bei­
gegefarbten Produktes-vom·Schmp. 160 °C unter 
Zersetzung. · 
Analog Beispiel 112 wurden hergestellt: 

tlli ,. 
j! 
·I 
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1,4-Dihyd ro-2,6-dimethyl-4-[2-( 4-methylbenzyl­
oxy}-phenyl ]-pyridin-3,5- dicarbonsaure-mono..: 
methylester 
vom Schmp. 169 °C unter Zersetzung. 

Beispiel 114 
1,4-Dihydro-2,6-dimethyl-4-[2-(4-chlorben:iyl)- · 

phenyl]-pyridin-3,5-dicarbonsaure-mono­
methylester 

65 vom Schmp. 156 °C unter Zersetzung .. --------'-'-~~ 

27 ili1i1JU 
SS ----·---- --
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. : Beispiel 115 
V 1,4-Dihydro-2,6-dimethyl-4-[2-(2-chlorbenzyl­

oxy)-phenyl)-pyridin-3,5-dicarbonsaure-mono­
methyl ester 
vom Sch mp. 153 °C · unter Zersetzung. 

Beispiel 116 
1,4-Dihydro-2,6-dimethyl-4-(2-phenylmercapto­

methoxyphenyl)-pyridin-3,5-dicarbonsaure-mono­
methyl ester 
vom Schmp. 95 °C unter Zersetzung. 

Beispiel 117 
1,4-Dihydro-2,6-dimethyl-4-(2-phenethyloxy­

phenyl)-pyridin-3,5-dicarbonsaure-mono­
methyl ester 
vom Schmp. 100 bis 103 °C unter Zersetzung. 

Beispiel 118 
1,4-Dihydro-2,6-dimethyl-4-[2-(2,6-dichlor­

benzyloxy)-phenyl]-pyridin-3,5-dicarbonsaure-
monomethylester :· 
vom Schmp. 198 bis 201 °C unter Zersetzung .. 

Beispiel 119 
1,4-Dihydro-2,6-dimethyl-4-(2-(3,4-dichlor­

benzyloxy)-phenyl)-pyridin-3,5-dicarbonsaure­
monomethylester 
vom Schmp. 1_38 bis .14.0 °C unter Zersetzung ... 

Beispiel 120 
1,4-Dihydro-2,6-dimethyl-4-(3-propoxyphenyl)-. 

pyridin-3,5-dicarbonsaure-monomethylester 
vom .Schmp. 175 bis 177°C unter Zersetzung. 

Beispiel 121 
1;4-Dihydro-2,6-dimethyl-4-(3-benzyloxyphe­

nyl)-pyridin-3,5-dicarbonsaure-monomethylester 
vom Schmp. 148 °C unter Zersetzung. . · .. 

Beispiel 122 
1;4-Dihydro-2,6-dimethyl-4-(2-(4-methylbenzyl­

oxy)-naphthyl]-pyridin-3,5-dicarbonsaure-mono- -
methyl ester · 
vom Schmp. 171 bis 179 °C unter Zersetzung. 

Beispiel 123 . 
.1.4-Di.hydro-2,6-dirnetl}yl-:4-nap~thyl-pyridir:i.:.'"':~ 

3,5-dicarbonsaure-monomethylester · · ·. · · 
vom Schmp. 175 bis 179 °C unter Zersetzung. 

Beispiel 124 . 
1,4-Di hyd ro-2,6~di methyl-4-[2-( 4-methylbenzyl­

oxy)-phenyl]-pyrid i n-3,5-dicarbonsaure-mono- ... 
isopropylester 
vom Schmp. 101 °C u·n~er Zersetzung. 

Beispiel 125 
· .1,4-Dihydro-2,6-dimethyl-4-[2-(3-trifluormethyl-

benzylthio)-phenyl)•pyridin.:3,5-dicarbonsaure- · 
monomethylester · 
vom Schmp. 90 °C unter Zersetzung. 
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Beispiel 126 
1,4-Dihyd ro-2,6-d i methyl-4-[2-(4-methylbenzyl­

oxy)-phenyl]-pyridi n-3,5-d icarbonsau re-mono­
isobutylester 

s vom Schmp. 85 °C unter Zersetzung. 

Beispiel 127 
1,4-Dihydro-2,6-dimethyl-4-[2-(4-methylbenzyl­

oxy)-phenyl)-pyridin-3,5-dicarbonsaure-mono-
10 sec.-butylester 

vom Schmp. 133 bis 140 °C unter Zersetzung. 

Beispiel 128 
1,4-Dihydro-2,6-dimethyl-4-[2-(3-trifluormethyl-

15 benzyloxy)-phenyl]-pyridin-3,5-dicarbonsaure-
monomethylester 
vom Schmp. 182 °C unter Zersetzung. 

Beispiel 129· 
20 1,4-Dihydro-2,6-dimethyl-4-[2-(3-trifluormethyl-

benzyloxy)-phenyl]-pyridin-3,5-dicarbonsaure­
monoisobutylester 
vom Schmp. 150 bis 153 °C unter Zersetzung. 

25·· Beispiel 130 

30 

1,4-Di hyd ro-2",6-di methyl-4-[2-(3-trifluormethyl­
benzyloxy)-phenyl]-pyrid i n-3,5-dicarbonsaure­
mono-sec.-butylester 
vom Schmp. 144 °C unter Zersetzung. 

Beispiel 131 
1,4-Dihyd ro-2,6-di methyl-4-{2-(3-nitrobenzyl­

oxy)-phenyl}-pyridin-3,5-dicarbonsaure-mono­
methyl ester 

35 vom Schmp. 167 °C unter Zersetzung. 

Beispiel 132 
1,4-Di hydro-2,6-di methyl-4-[2-(a.:n itrobenzyl­

oxy)-phenyl]-pyridi n-3,5-dicarbonsau re-mono-
40 ethyl ester 

vom Schmp .. 172 °C unter Zersetzung. 

Beispiel 133 
1,4-Dihydro-2,6-dimethyl-4-[2-(4-fluorbenzyl-

45 oxy)-phenyl]-pyridin-3,5-dicarbonsaure-mono-
ethylester . . 
vom· Schmp. 154 bis 156 °C unter Zersetzung. 

Beispiel 134 
50 1,4-D i hyd ro-2,6-di methyl-4-[2-( 4-fl uorbenzyl-

oxy)-phenyl )-pyridi n-3,5-dicarbonsau re-mono-
methylester · · · ·· 
vorri Schmp. 181 bis 186 °C unter Zersetzung. 

55 Beispiel 135 
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1,4-Dihydro-2,6-dimethyl-4-(2-phenylprppyl­
mercaptophenyl)-pyridin-3,5-dicarbonsaure.­
monomethylester 
vom Schmp. ab 94 °C unter Zersetzung. 

Beispiel 136 
1,4-Dihydro-2,6-dimethyl-4-[2-(3,5-dimethyl­

benzyloxy)-phenyl}-pyridin-3,5-dicarbonsaure-
monomethylester · 
vom Schmp. ab 98 °C unter Zersetzung. 

i11i1rnHr 
·---'-.,.....-'------·---------~ -----'----·-----~---· ,1. 
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~ispiel 137 
1,4-Dihydro-2,6-dimethyl-4-[2-(3,5-dimethyl­

benzyloxy)-phenyl)-pyridin-3,5-dicarbonsaure­
mono-n-butylester 
vom Schmp. ab 85 °C unter Zersetzung. 

Beispiel 138 
114-Dihyd ro-2,6-d i methyl-4-[3-methyl benzyl­

oxy)-phenyl)-pyrid i n-3,5-d icarbonsaure-mono­
methyl ester 

. vom Schmp. 140 bis 145 °C unter Zersetzung. 

Beispiel 139 
1,4-Dihydro-2,6-dimethyl-4-[2-(3-methylbenzyl­

oxy)-phenyl)-pyridin-3,5-dicarbonsaure-mono-n­
butyl ester 
vom Schmp. 132 bis 139 °C unter Zersetzung. 

Beispiel 140 
.- - 1,4-Dihydro-2,6-dimethyl-4-[2-(3-fluorbenzyl­
~- oxy)-phenyl)-pyridin-3,5-dicarbonsaure-mono­

methylester 
vom Schmp. 146 bis 149 °C unter Zersetzung. 

Beispiel 141 
1,4-Dihydro-2,6-dimethyl-4-[2-(3-fluorbenzyl­

oxy)-phenyl)-pyridi n-3,5-d icarbonsau re-mono-n­
butylester 
vom Schmp. 141 bis 144 °C unter Zersetzun·g. 

Beispiel 142 
1,4-Dihyd ro-2,6-dimethyl-4-[2-(3-methoxy­

benzyloxy)-phenyl]-pyridi n-3,5-d icarbonsaure­
monomethylester 
vom Schmp. 155 bis 160 °C unter· Zersetzung. 

Beispiel 143 
1,4-Dihyd ro-2,6-dimethyl-4-[2-(3-methoxy­

benzyloxy)-phenyl]-pyridi n-3,5-dicarbonsaure­
mono-n-butylester 
vom Schmp. 145 bis 149 °C u.nter Zersetzung. 

Beispiel 144 
1-Ethyl-2-methyl~4-[2-(3-trifl uormethyl benzyl­

thio )-phenyl]-5-oxo-1,4,5, 7-tetrahyd rofuro[3,4-b ]­
pyridin-3-carbonsaureethylester. 

. Fp.: 117 bis 119 °C. 

Beispiel 145 
2-Methyl-4-[2-( 3-trif I uormethylbenzylthio)­

phenyl)-5-oxo-1,4,5;7-tetrahydrofo ro[3 ,4:-b ]­
pyridi n-3-carbonsau re-g-methoxyethylester, 
Fp.: 124 bis 125 °C. 

Beispiel 146 
2-Methyl-4-[2-{3-trifluormethylbenzylthio)­

phenyl]-5-oxo-1,4,5, 7-tetrahydrofuro[3,4-b ]­
pyridin-3-carbonsaurebutylester. 
Fp.: 112 bis 120 °C. 

Beispiel .147 
2-Methyl-4-(2-(3-trifluormethylbenzyloxy)-i 

phenyl J-5-oxo-1,4,5, 7-tetrahyd rofu ro[3,4-b ]-· 
pyridin-3-carbonsaureethylester. · 
Fp.: 180 bis 183 °C. 

. .. ~ ... 
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Beispiel 148 
.2-Methyl-4-(2-(3-nitrobenzylthio)phenyl]-5-oxo­

. 1,4,5, 7-tetrahydrofuro[3,4-b]pyridin-3-carbon­
saureethylester. 

5 Fp.: 164 bis 166 °C. 

Beispiel 1.49 
2-Methyl-4-[2-{3-nitrobenzylthio)phenyl]-5-oxo-

1,4,5, 7-tetrahyd rofuro[3,4-b] pyridi n-3-carbo n-
10 saure-n-butylester: 

Fp.: 137 bis 139 °C. 

Beispiel' 150 
2-Methyl-4-(2-(3-methylbenzylsulfinyl)phenyl)-

15 5-oxo-1,4,5, 7 ~tetrahydrofu ro[3,4-b] pyrid i n-3-
carbonsaureethyl ester.· 
Fp.:243-245 °C. 

Beispiel 151 
20 4-[2-(Benzylthio)phenyl)-2-methyl-5-oxo-4,5,6,7-

tetrahyd ro-1 H-pyrrolo[3,4-b] pyridi n-3-carbon-
sau reethylester. 
Fp.: 243 bis 246 °C. 

25 Beispiel 152 
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. +£2-(Benzylsulfonyl)phenyl]-2-methyl-5-oxo-
1,4,5, 7-tetrahydrofu ro[3,4-b] pyridi n-3-carbon­
sau reethylester. 
Fp.: 150 bis 152 °C. 

Beispiel 153 
2-Methyl-4-[2-(3-trifluormethylbenzylthio)phe­

nyl)-5-oxo-1,4,5, 7-tetrahydrofuro[3,4-b )-3-carbon­
sauremethylester. 
Fp.: 178 bis 181 °C. 

Beispiel 154 
4-(2-(4-tert.-Butylbenzylthio)phenyl]-2-methyl-5-. 

oxo-1,4,5, 7-tetrahydrofuro[3,4-b]pyridin-3-carbon­
saurebutylester. 
Fp.: 103 °C. 

Beispiel 155 
2-Methyl-4-[2-(3-triflliormethylbenzyl)phenyl]-5-

oxo-1,4,5, 7-tetrahydrofuro[3,4-b]pyridin-3-carbon­
saureethylester. ·· · · · 
Fp.: 189 °C. 

Beispiel 156 
· 2-Methyl"'.'4~[2.:.ca-methylbenzylthio)phenyl]-5- · 

oxo-1,4,5, 7-tetrahydrofuro[3,4-b]pyridin-3-
carbonsaureethylester. 
Fp.: 150 bis 155 °C. 

Beispiel 157 
4-(2-(3-Chl orbenzylthio) phenyl)-2-methyl-5-

oxo-1,4,5, 7-tetrahydrofuro[3,4-b]pyridin-3-
carbonsaurebutylester. 
Fp.: 167 bis 170 °C. 

Beispiel 158 
4-[2-( 4-Ethoxycarbonylberizylth io)phenyl]-2-

methyl-5-oxo-1,4,5, 7-tetrahydrofuro[3,4-b]­
pyridin-3-carbonsaureethylester. 
Fp.: 157 bis 160 °C. ___ .:...:_ ____ __,_~ 65 
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Beispiel 159 
4-[2-(Benzylthio)phenyl]-2-propyl-5-oxo-1,4,5, 7-

tetrahydrofu ro[3,4-b )pyridin-3-carbonsaure­
ethylester. 
Fp.: 167 bis 169 °C. 

_ Beispiel 160 _ 
4-[2-(Chlorbenzylthio)phenyl]-2-methyl-5-oxo- -

1,4,5, 7-tetrahyd rofurof 3,4-b ]pyridi n-3-carbon­
sau reethylester. 
Fp.: 87 bi~ 89 °C. 

Beispiel 161 
4-[2-Benzylthio )phenyl]-2-ethyl-5-oxo-1,4,5, 7-

tetrahyd rofuro[3,4-b ]pyridi n-3-carbonsaure­
methylester. 
Fp.: 174 bis 176 °C. 

Beispiel 162 
4-[2-(4-tert.-Butylbenzylthio)phenyl]-2-methyl-

5-oxo-1,4,5,7-tetrahydrofuro[3,4-b]-pyridin-3-
carbo nsaureethylester. 
Fp.: 127 bis 130 °C. 

Beispiel 163 
2-Methyl-4-(2-(3-methylbenzylthio)phenyl]-5-

oxo-1,4,5, 7-tetrahydrofuro[3,4-b ]pyridin-3-carbon­
sau reethyleste r. 
Fp.: 114bis116 °C. 

Beispiel 164 _ 
4-[2-(4-tert.-Butylbenzylthio)phenyl]-2-methyl-5-

oxo-1,4,5,7-tetrahydrofuro[3,4-b]-pyridin-3- _ 
carbonsiiuremethylester. 
Fp.: 112 bis 113 °C. 

Beispiel 165 · 
2-Methyl-4-[2-(3-methylbenzylthip)phenyl]-5-

oxo-1,4,5, 7-tetrahyd rofuro[3,4-b] pyridin-3-carbon­
sauremethylester. 
Fp.: 166 bis 168 °C .. 

Beispiel 166 
4-[2-(3-Ch lorbenzylthio )phenyl]-2-methyl-5-

oxo-1,4,5, 7-tetrahyd rofu ro[3;4-b] pyridin-3-carbon- · 
sau remethyl ester, 
Fp.: 209 bis 211 °C. 

. Beispiel 167 - __ __ - -- __ 
2~Methyl-4-[2-(4-methylbenzylthio)phenyl]-5-i· 

oxo-1,4,5, 7-tetrahydrofuro[3,4-b]pyridin~3-carbon- · 
saureoctylester. 

1H-NMR (CDCl3): ~ = 0,9 (t, J = 7 Hz, 3H), 1,0-1,5 
(m, 12H), 2,3 und 2,35 (2s, je 3H), 3,75-4, 1 (m, 2H), 
4, 1 und 4, 15 (2d, J = 14 Hz, je 1 H), 4,45 (s, 2H), 5,5 
(s, 1H) 7,0-7,4 (m, 8H), 8, 1 (s, NH) ppm .. 

Beispiel 168 · . 
2-Methyl-4-(2-(4-methylbenzylthio)phenyl]-5-

oxo-1,4,5, 7-tetrahydrofuro[3,4-b]pyi"id_in-3-carbon­
\ saurebutylester. 
\ Fp.: 87 bis 89 °C. 

1H 
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Beispiel 169 
4-[2-(Benzylthio)phenyl]-2-methyl-5-oxo-1-

propyl-1,4,5, 7-tetrahydrofuro[3,4-b ]pyridin-3-
carbonsaureethylester. 
Fp.: 132 °C. 

Beispiel 170 
1-Allyl-4-[2-(benzylthio)phenyl]-2-methyl-5-oxo-

1,4,5,7-tetrahydrofuro[3,4-b]pyridin-3-carbon­
saureethylester. 
Fp.: 115 bis 177 °C. 

Beispiel 171 
2-Methyl-4-[2-(4-methylbenzylthio)phenyl)-5-

oxo-1,4,5,7-tetrahydrofuro[3,4-b]pyridin-3-carbon­
saure-(2-methoxy)-ethylester. 
Fp.: 137 bis 139 °C. 

Beispiel 172 
· 2-Methyl-4-(2-(4-methylbenzyloxy)phenyl]-5-

oxo-1,4,5, 7-tetrahyd rofu ro[3,4-b] pyridi n-3-carbon­
sau reethylester. 
Fp.: 208 bis 209 °C. 

-·· Beispiel 173 
4-[2-(benzylthio) phenyl]-1-ethyl-2-methyl-5-oxo-

1,4,5, 7-tetrahydrofu ro[3,4-b] pyridi n-3-carbon­
saureethyl ester. 
Fp.: 80 bis 82 °C .. 

Beispiel 174 
4-[2-(Benzylthio)phenyl)-1,2-dimethyl-5-oxo-

1,4,5, 7-tetrahydrofuro[3,4-b]pyridin-3-carbon­
saureethylester. 
Fp.: 188-190 °C. 

Beispiel 175 
4-[3-(Benzylthi o) phenyl]-2-methyl-5-oxo-

1,4,5, 7-tetrahyd rofuro[3,4-b] pyridi n-3-carbon­
saureethylester. 
Fp.: 183 bis 185 °C. 

Beispiel 176 
4-[2-(4-Methoxycarbonylbenzylthio)phenyl)-2-

methyl-5-oxo-1,4,5,7-tetrahydrofuro[3,4-b]­
pyridin-3-carbonsaureethylester. 
Fp-.: 102 bis 110 °C. 

Beispiel 177 
2-Methyl-4-[2~(1-phenylethylthio)phenyl]-5-oxo-

1,4,5, 7-tetrahydrofuro[3,4-b ]pyridin-3-carbon-
saureethylestec· ·· · · 
Fp.: 93 bis 110 °C (2 : 3-Diastereomerengemisch). 

Beispiel 178 
2-Methyl-4-[2-(2-methylbenzylthio)phenyl]-5- -

_oxo-1,4,5,7-tetrahydrofuro[3,4-b]pyridir1-3-carbon-
saureethylester. · 
Fp.: 217 bis 219 °C. 

Beispiel 179 
2-Methyl-5-oxo-4-(3-phenyl propylsulfi nyl)­

phenyl)-1,4,5, 7-tetrahydrofuro[3,4-b] pyrid in-
3-carbonsaureethylester. 
Fp.: 185 bis 186 °C. 
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Beispiel 180 
2-Methyl-4-[2-(4-nitrobenzylthio)phenyl)-5-

oxo-1,4,5,7-tetrahydrofuro[3,4-b]pyridin-3-carbon­
saureethylester. 
Fp.: 168 bis 170 °C. 

Beispiel 181 
4-[2-(Methoxycarbonyl)phenyl)-2-methyl-5-

oxo-1,4,5, 7-tetrahydrofuro[3,4-b] pyridin-3-carbon­
sau reethylester. 
Fp.: 240 bis 249 °C. 

Beispiel 182 
4-[2-(Butylthio) phenyl J-2-methyl-5-oxo-1,4,5, 7-

tetrahydrofu ro[3,4-b] pyri din-3-carbonsaure­
ethylester. 
Fp.: 163 bis 167 °C. 

Beispiel 183 
4-[2-{2,5-Dichlorbenzylthio)phenyl]-2-methyl-5-

oxo-1,4,5, 7-tetrahydrofu ro[3,4-b ]-pyrid i n-3-
carbonsaureethyl ester. 
Fp.: 244 bis 250 °C. 

Beispiel 184 
4-[2-(4-Methoxybenzylthio)phenyl]-2-methyl-

5-oxo-1,4,5,7-tetrahydrofuro[3,4-b]pyridin-3-
carbonsaureethylester. 
Fp.: 83 bis 85 °C. 

Beispiel 185 
.. 4-[2-(4-Chlorbenzylthio)phenyl)-2-methyl-5-

oxo-1,4,5,7-tetrahydrofuro[3,4-b]pyridin-3-carbon­
saureethylester. 
Fp.: 97 bis 99 °C. 

Beispiel 186 . . 
2-Methyl-4-[2-{1-methylethylthio)phenyl)-5-

oxo-.1,4,5, 7-tetrahyd rofu ro[3,4-b ]pyrid i n-3-carbon­
sau reethylester. 
Fp.: 193 bis 194 °C. 

Beispiel 187 
2-Methyl-5-oxo-4-[2-{3-phenylpropylthio)­

phenyl )-1,4,5, 7-tetrahydro[3,4-b] pyridi n-3-carbon­
sau reethylester. 
Fp.: 179 bis 180 °C .. 

Beispiel 188 
2-Methyl-5-oxo-4-[2-(tetralin-2~yl-methylthio)-

. phenyl]-1,4,5, 7-tetrahydrofuro-[3,4-b]pyridin-3-.·. .:. = 

carbonsaureethylester. · 
Fp.: 102 bis 104 °C. 

· Beispiel 189 
4-(2,3-Dimethylphenyl)-2-methyl-5-oxo-1,4,5, 7-

tetrahyd rofu ro[3,4-b] pyridi n-3-carbonsau re­
ethylester. 
Fp.: 225 bis 227 °C. 

Beispiel 190 
2-Methyl-5-oxo-[2-(2-[phenylcarbonyloxy]­

ethylth io )-phenyl]-1,4,5, 7-tetrahyd rofuro­
(3,4-b] pyri di n-3-carbonsaureethylester. 
Fp.: 190 bis 196 °C. 
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Beispiel 191 . 
2-Methyl-4-[2-( 1-naphthylmethylthio)phenyl]-5-

oxo-1,4,5, 7-tetrahydrofuro[3,4-b ]pyridi n-3-carbon­
saureethylester. 
Fp.: 93 bis 100 °C. 

Beispiel 192 
4-[2-(Benzylsulfinylthio)phenyl)-2-methyl-5-

oxo-1,4,5,7-tetrahydrofuro[3,4-b]pyridin-3-carbon­
saureethylester. 
Fp.: 250 °C. 

Beispiel 193 
4-[2-(3,4-Dichlorbenzylthio)phenyl)-2-methyl-5-

oxo-1,4,5,7-tetrahyd rofu ro[3,4-b )-pyri di n-3-
carbonsaureethylester. 
Fp.: 90 bis 95 °C. 

Beispiel 194 
4-[3-Benzyloxyphenyl]-2-methyl-5-oxo-1,4,5, 7~ 

tetrahydrofuro[3,4-b]pyridin-3-carbonsaure­
ethylester. 
Fp.: 103 bis 104 °C. 

25 Beispiel 195 

30 

4-[2-(2-Hydroxyethylth io) phenyl]-2-methyl-5-
oxo-1,4,5, 7-tetrahydrofuro[3,4-b]pyridin-3-carbon­
saureethylester . 

. Fp.: 130 bis 134 °C. 

Beispiel 196 
4-(2-Benzylphenyl)-2-methyl-5-oxo-1,4,5,7-

tetrahyd rofu ro[3,4-b] pyrid i n-3-carbonsaure­
ethylester. 

35 . Fp.: 239 bis 240 °C. 

Beispiel 197 
4-(2-Ethylthio )phenyl-2-methyl-5-oxo-1,4,5, 7-

tetrahyd rofuro[3,4-b] pyrid i n-3-carbonsaure-
40 ethyl ester. 

Fp.: 235 bis 236 °C. 

Beispiel 198 
2-Methyl-4-[2-(methylthio)phenyl]-~oxo-1,4,5, 7-

45 tetrahyd rofu ro[3,4-b] pyrid i n-3-carbonsaure-
ethyl ester. · 
Fp.: 233 bis 234 °C. 

Beispiel 199 
50 · 2-Methyl-4-(2-(2-phenylethylthio)phenyl]-5-

. .. oxo-1,4,5, 7-tetrahyd rofu ro[3,4-b] pyridi n-3-carbon­
saureethylester. 
Fp.: 184 bis 185 °C. 

55 Beispiel 200 
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2-Methyl-4-(2-( 4-methyl benzylth io) phenyl]-5-
oxo.,.1,4,5, 7-tetrahyd rofuro[3,4-b] pyri di n-3-carbon­
saureethylester. . 
Fp.: 132 bis 134 °C. 

Beispiel 201 
4-(2-Benzyloxyphenyl)-2-methyl-5-oxo-1,4,5, 7-

tetrahyd rofu ro [3,4-b ]pyridi n-3-carbonsau re­
methylester. 
Fp.: 245 bis 246 °C. 
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; · · ·Seispiel 202 
~: 4-(2-Ethylphenyl)-2-methyl-5-oxo-1,4,5,7-tetra­

hydrofuro[3,4-b] pyrid i n-3-carbonsaureethylester. 
Fp.: 197 bis 200 °C. 

Beispiel 203 
4-(2-Benzylthiophenyl)-2-methyl-5-oxo-1,4,5, 7-

tetrahydrofuro[3,4-b ]pyridin-3-carbonsaure­
octylester. 
Fp.: 212 °C. 

Beispiel 204 
. 4-(2-Benzylthiophenyl)-2-methyl-5-oxo-1,4,5,7-

tetrahyd rofu ro[3,4-b] pyridi n-3-carbonsaure­
butylester (amorphe Substanz). 

Beispiel 205 
4-(2-Benzyloxyphenyl)-2-methyl-5-oxo-1,4,5, 7-

tetrahydrofuro[3,4-b] pyridin-3-carbonsaure­
ethylester. 
Fp.: 177 °C. 

Beispiel 206 
4-(2-Benzylth iophenyl)-2-methyl-5-oxo-1,4,5, 7-

tetrahyd rofuro[3,4-b] pyridi n-3-carbonsaure­
methylester. 
Fp.: 215 °C. 

Beispiel 207 
2-Methyl-5-oxo-4-(2-trifluormethylphenyl)-

1,4,5, 7-tetrahydrofuro[3,4-b ]pyridin-3-carbon­
saureethylester. 
Fp.:. 228 bis 230 °C. 

Beispiel 208 
4-(2-Benzylthiophenyl)-2-methyl-5-oxo-1,4,5,7-

tetrahydrofu ro[3,4-b] pyrid i n-3-carbonsaureiso­
propylester. 
Fp.: 158 bis 161 °C. 

Beispiel 209 
2-Methyl-5-oxo-4-(2-phenylphenyl)-1,4,5, 7-

tetrahyd rofu ro[3,4-b] pyridi n-3-carbons~ure- · 
ethylester. 
Fp.: 217 bis 220 °C. 

Beispiel 21 O 
2-Methyl-4-(2-inethylphenyl)-5-oxo-1,4,5, 7~ 

tetrahydrofuro[3,4-b]pyridin-3-carbonsaure-
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isopropylester. .. . . . - . 
Fp.: 208 °C. 

Beispiel 211 
2-Methyl-4-(2-methylphenyl)-5-oxo-1,4,5, 7-

tetrahyd rofu ro[3,4-b] pyrid i n-3-carbonsaure­
butylester. 
Fp.: 167 bis 176 °C. 

Beispiel 212 
2-Methyl-4-(2-methylphenyl)-5-oxo-1,4,5, 7-

tetrahydrofuro[3,4-b]pyridin-3-carbonsaure­
allylester. 
Fp.: 170 bis 175 °C. 
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Beispiel 213 
3-Acetyl-4-(2-benzylthiophenyl)-2-methyl-5-

oxo-1,4,5, 7-tetrahyd rofuro[3,4-b] pyrid in. 
Fp.: 212 °C. 

Beispiel 214 
2-Methyl-5-oxo-4-(2-trifluormethylphenyl)-

1,4,5, 7-tetrahydrofu ro[3,4-b ]pyridi n-3-carbon­
sauremethylester. 
Fp.: 229 bis 233 °C. 

Beispiel 215 
2-Methyl-5-oxo-4-(2-methylphenyl)-1,4,5, 7-

tetrahydrofuro[3,4-b]pyridin-3-carbonsaure­
methyl ester. 
Fp.: 196 bis 201 °C. 

Beispiel 216 
4-(3-Chlorphenyl)-1,2-dimethyl-5-oxo-1,4,5, 7-

tetrahydrofuro[3,4-b]pyridin-3-carbonsaure-2-
methoxyethylester. 
Fp.: 128 bis 133 °C. 

Beispiel 217 
_ 3-Acetyl-2-methyl-5-oxo-4-(2-trifl uormethyl­

phenyl]-tetrahyd rofuro[3,4-b] pyridi n .. 
Fp.: 212 bis 213 °C. . 

Beispiel 218 
2-Methoxymethyl-5-oxo-4-(2-trifl uormethyl­

phenyl)-1,4,5, 7-tetrahydrofuro-[3,4-b J pyrid i n-3-
carbonsaureethylester. 
Fp.: 218 bis 219 °C. 

Beispiel 219 
4-(3-Chlorphenyl)-1,2-dimethyl-5-oxo-1,4,5,7-

tetrahydrofuro[3,4-b]pyridin-3-carbonsaure-' 
ethyl ester. 
Fp.: 188 bis 190 °C. 

Beispiel 220 
4-(3-Chlorphenyl)-2-methyl-5-oxo-1,4,5, 7-tetra­

hydrofuro[3,4-b]pyridi n-3- carbonsaurebutylester. 
Fp.: 142 bis 144 °C. 

Beispiel 221 
4-(3-Ch lorphenyl)-2-methyl-5-oxo-1,4,5, 7-tetra­

hydrofu ro[3,4-b] pyridi n-3-carbonsau real lylester. 
Fp.: 164-167 °C. 

Beispiel 222 
2-Methyl-5-oxo-4-(2-trifluormethylphenyl)-· 

1,4,5, 7-tetrahyd rofu ro[3,4-b] pyridi n-3-carbon­
sau re-82-pyridyl )-methylester. 
Fp.: 209 bis 210 °C. 

Beispiel 223 
2-Methyl-5-oxo-1-propyl-4-(2-trifluorniethyl­

phenyl )-1,4,5, 7-tetrahyd rofuro-[3,4-b] pyridin-3-
carbonsaureethylester. 

. Fp.: 106 bis 107 °C. 

Beispiel 224 
2-Methyl-5-oxo-4-(2-trifl uormethyl phenyl)-

1,4,5, 7-tetrahydrofuro[3,4-b ]pyridi n-3-carbon­
sau rebenzylester. 
Fp.: 218 bis 219 °C. 

ii1ii1iiU 
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.,.. Beispiel 225 
Z ~ 4-(3-Chlorphenyl)-2-methyl-5-oxo-1,4,5,7-tetra-
""""" hydrofuro[3,4-b]pyridin-3-carbonsaurehexylester. 

Fp.: 130 bis 133 °C. 

Beispiel 226 
1-Ethyl-2-methyl-5-oxo-4-(2-trifluormethyl­

phenyl)-1,4,5, 7-tetrahydrofuro-(3,4-b ]pyridin-3-
carbonsaureethylester. 
Fp.: 157 bis 160 °C. 

Beispiel 227 . 
2-Methyl-5-oxo-4-(2-trifluormethylphenyl)-

1,4,5, 7-tetrahydrofu ro[3,4-b] pyridi n-3-carbon­
saureoctyl ester. 
Fp.: 119 bis 120 °C. 

Beispiel 228 
4-(2,3-Dichlorphenyl)-2-methyl-5-oxo-1,4,5,7-

tetrahydrofuro[3,4-b] pyridi n-3-carbonsaure­
ethylester. 
Fp.: 249 bis 251 °C. 

Beispiel 229 
2-Methyl-5~oxo-4-(3-pyridyl)-1,4,5, 7-tetrahydro- . 

furo[3,4-b]pyridin-3-carbonsaureethylester. · 
Fp.: 192 bis 194 °C. 

Beispiel 230 
2-Methyl-5-oxo-4-(2-trifluormethoxyphenyl)-

1,4,5, 7-tetrahydrofuro[3,4-b] pyridin-3-carbon-
saureethylester. · 
Fp.: 174 bis 176 °C. 

Beispiel 231 . 
2-Methyl-4-(2-naphthyll-5-oxo-1,4,5,7-tetra­

hydrofuro[3,4-b]pyridin-3-carbonsaureethylester. 
Fp.: >270 °C. 

Beispiel 232 . . 
5:.oxo-4-(2-trifluormethylphenyl)-1,2,7~ 

trimethyl-1,4,5, 7-tetrahydrofuro(3,4-b ]-pyridin-3-
ca:rbonsaureethylester. · 
Fp.: 171 bis 172 °C. 

Beispiel 233 
2-Methyl-5-oxo-4-(3-trifluormethylphenyl)-. 

1,4,5, 7-tetrahydrofuro[3,4-b]pyridin-3-carbon­
saureethylester. . . .. _ 
Fp.: 180 bis 182 °C. 

Beispiel 234 
2-Ethyl-5-oxo-4-(2-trifluormethylphenyl)-1,4,5, 7-

tetrahyd rofu ro[3,4-b] pyridi n-3-carbonsaure­
ethylester. 
Fp.: 237 bis 239 °C. 

Beispiel 235 
~-Methyl-5-oxo-4-(2-trifluormethylphenyl)-

1,4,5, 7-tetrahyd rofu ro[3,4-b ]pyridi n-3-carbon­
sau real iylester. 
Fp.: 190 bis 192 °C. 
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Beispiel 236 
1,2-Dimethyl-5-oxo-4-(2-trifluormethylphenyl)-

1,4,5,7-tetrahydrofuro[3,4-b]pyridin-3-carbon­
saureethylester. 
Fp.: 196 bis 197 °C. 

Beispiel 237 ; 
4-[(2-Fluor-3-chlor)phenyl)-2-methyl-5-oxo-

1,4,5,7-tetrahydrofuro[3,4-b]pyridin-3-carbon­
sauremethylester. 
Fp.: 220 bis 223 °C. 

Beispiel 238 
4-[2-(Cyclohexylmethylthio)phenyl]-2-methyl-

5-oxo-1,4,5,7-tetrahydrofuro[3,4-b ]pyridin-3-
carbonsaurebutylester. 
Fp.: 123 bis 128 °C. 

Beispiel 239 
4-[2-(Cyclohexylmethylthio)phenyl]-2-methyl-

5-oxo-1,4,5, 7-tetrahydrofuro[3,4-b ]pyridin-
3-carbonsaureethylester. 
Fp.: 77 bis 82 °C. 

Beispiel 240 
2-Methyl-5-oxo-4-(2-trifluormethylphenyl)-

1,4,5,7-tetrahydrofuro[3,4-b]pyridin-3-carbon­
saurehexylester. 
Fp.: 164 bis 165 °C. 

Beispiel 241 
2-Methyl-5-oxo-4-(2-phenylthiophenyl)-1,4,5, 7-

tetrahydrofuro[3,4-b ]pyridi n-3-carbonsaure­
ethyl ester. 
Fp.: 191 bis 192 °C. 

Beispiel 242 
4-(2-Chlorphenyl)-2~methyl-5-oxo-1,4,5, 7-tetra- · 

hyd rofu ro(3,4-b] pyrid i n-3-carbonsau real lylester. 
Fp.: 206 °C. 

Beispiel 243 
Analog zu dem Verfahren gemass Beispiel Nr. 

35 warden die folgenden Verbindungen durch Hy­
drierung mit Lithium-Aluminium-Hydrid aus den 
entsprechenden Diestern erhalten. 

.. · 1,4-Dihydro-2,3;6-trimethyl-4-(2-chlorphenyl)- ·, 
pyridi n-5-carbonsaureethylester 
vorn Schmp. 112 °C. 

Beispiel 244 
1,4-Dihydro-2,3,6-trimethyl-4-(4-chlorphenyl)­

pyri.din-5-carbonsauremethylester 
vom Schmp. 94 °C. 

Beispiel 245. 
1,4-Dihydro-2,3,6-trimethyl-4-(2-methylphenyl)• 

pyridin-5-carbonsauremethylester 
65 vom Schmp. 147 bis 153 °c. 

33 
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\.,.) Beispiel 246 . . 
1,4-Dihydro-2,3,6-trimethyl-4-(2-(4-methyl­

benzylthio)-phenyl]-pyridin-5-carbonsaure-­
methyl ester 
vom Schmp. 
109 bis 111 °C. 

Beispiel 247 
1,4-Dihydro-2,3,6-trimethyl-4-(2-trifluormethyl­

phenyl)-pyridin-5-carbonsauremethylester 
vom Schmp. 145 bis 149 °C. 

Beispiel 248 . 
1,4-Dihydro-2,3,6-trimethyl-4-( 4-methyl phenyl)­

pyrid i n-5-carbonsau rem ethyl ester 
vom Schmp. 146 bis 150 °C. 

Beispiel 249 
1,4-Dihydro-2,3,6-trimethyl-4-(3-thienyl)­

pyrid i n-5-carbonsauremethylester 
vom Schmp. 150 bis 158 °C. 

Beispiel 250 
1,4-Dihyd ro-2,3,6-tri methyl-4-(2-benzyloxy-

5 

10 

15 

20 

phenyl)-pyrid i n-5-carbonsauremethylester, 25 

isoliert als farbloses Harz. 
Massenspektrum: Die wichtigsten Peaks findet 
man bei: 
m/e = 363, 348, 304, 272, 180. 

Beispiel 251 
1,4-Dihydro-2,3,6-trimethyl-4-[2-(4-chlorbenzyl- ·. · 

oxy)-phenyl]-pyridin-5-carbonsauremethylester, 
isoliert als farbloses Harz. 

30 

Massenspektrum: m/e = 396 (180). 35 

Beispiel 252 
1,4-Di hyd ro-2,3,6-tri methyl-4-[2-(2,6-dichlor-. 

benzyloxy)-phenyl]-pyridin-5-carbonsaure--
methylester, 40 

· isoliert als 01. 

~\,,..,,: Beispiel 253 
1,4-Di hydro-2,3,6-tri methyl-4-[2-( 4-methyl-

benzyloxy)-phenyl]-pyrid i n-5-carbonsau re- 45 
methylester, 
isoliert als 01. 

Beispiel 254 .. 
1,4-Dihydro-2,3,6-trimethyl-4-(2-phenethyloxy- 50 

· ... ,_ ···· phenyl)-pyridin-5-carbonsauremethylester;'··· ·. · · ·· 
isoliert als gelbes 01. · 

Beispiel 255 
1,4-Dihydro-2,3,6-trimethyl-4-(2-phenyl- 55 

mercaptomethoxyphenyl)-pyrid i n-5-carbonsau re-
m ethyl ester, 
isoliert als gelbes 01. 
Massenspektrum: m/e = 395 (180). 

Beispiel 256 
1;4-Dihydro-2,3,6-trimethyl-4-[3-(4~methyl­

benzyloxy)-phenyl]-pyridin-5-carbonsaure­
methyl ester, 

60 

isoliert als gelbes OL 65 

34 

G°I 
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Beispiel 257 

Analog Beispiel 18 erhalt man aus 0, 1 Mol 2-
Amino-1-nitro-1-propen und 0, 1 Mol 2-Chlor-1-
phenyl-buten-1-on-3 durch Erhitzen in siedendem 
Ethanol das . 
3-Chlor-1,4-dihydro-2,6-dimethyl-5-nitro-4-phenyl­
pyridin 
vom Schmelzpunkt 192 °C (lsopropanol). 
Ausbeute: 28% der Theorie. 

Beispiel 258 

Analog Beispiel 18 werden 0,1 Mol 2-Amino-1-
nitro-1-propen und 0, 1 Mol 2-Chlor-1-(3-nitrophe­
nyl)-buten-1-on-3 in siedendem Ethanol erhitzt. 
Man erhalt · 
3-Chlor-1,4-dihydro-2,6-dimethyl-5-nitro-4-(3-
nitrophenyl)-pyridi n 
vom Schmp. 198 °c (Zers.). 
Ausbeute: 

Beispiel 259 

© ...... Xx.··· .. H3COOC . Cl 

.· I I . 
H3C ~ CH3 . 

Analog Beispiel 18 werden 0, 1 Mol Aminocro­
tonsauremethylester und 2-Chlor-1-phenyl-buten-
1-on-3 in siedendem Ethanol erhitzt. Man erhalt 
3-Chlor-: 1,4-di hydro-2,6-di methyl-4-phenyl-
pyridi n-5-carbonsauremethyl ester 
vom Schmp. 147 °C. · 
Ausbeute: 23% der Theorie. 

li1i1l1ilf 



.............................................................
........ r•···· .. a .. •n•· ··•w .... •r•-.. 1m1·1· .. ?Illll 

! ~ 
~ ·,;,f';: 

~· 

v 67 

1,_,·· 

Beispiel 260 

Analog Beispiel 18 wurde duch Umsetzung von 

2-Nitro-1-(2-trifluormethylphenyl)-buten-1-on-3 

und Amidinoessigsaureethyle$ter in Ethanol 

2-Amino-1,4-dihydro-6-methyl-5-nitro-4-(2-trifluor­

methylphenyl)-pyridin-5-carbon-saureester 

. vom Schmp. 210 °C (lsopropanol) erhalten. 
Ausbeute: 32% der Theorie. 

Beispiel 261 
· 4-(2-Benzylthiophenyl)-3-cyano-1,4-dihydro-2,6-

dimethyl-pyridin-5-carbonsauremethylester 

sA{) 
CN v 

Eine Losung von 22,7 g (69 mMol) 2-(2-Benzylthio­

·benzyliden)-acetessigsauremethylester und 5,Tg 

(69 mMol) P~Aminocrotonsaurenitril in 80 ml Me­

thanol wurde 12 Stunden unter Stickstoff zum Sie­

den erhitzt. Anschliessend wurde das Losungs-. 

mittel i. v. eingeengt und der olige Ruckstand 

durch Verreiben mit wenig Ether zur Kristallisa­

tion gebracht. Das Rohprodukt wurde abgesaugt 

und aus Methanol umkristallisiert 
Schmelzpunkt: 183-185 °C. 
j\usbeute: 15,7 g (58%)., 

Beispiel 262 

s'Y'u .cNy 
Cl 

0071819 68 

Analog Beispiel 261 wurde durch Umsetzung 
von 
2~(2-(3-Chlorbenzylthio)-benzyliden)-acetessig­
sauremethylester 

5 und P-Aminocrotonsaurenitril in Methanol der 

4-(2-(3-Ch lorbenzylthio )-phenyl)-3-cyano-1,4-

dihydro-2,6-dimethytpyridi n-5-carbonsaure­
methyl ester 
vom Fp.: 155 °C (Methanol) erhalten. 

10 Ausbeute: 51 % der Theorie. 
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Beispiel 263 

Analog Beispiel 261 wurde durch Umsetzung 

von 2-(2-Benzylthiobenzyliden)-acetessigsaure­

ethylester und jl-Aminocrotonsaurenitril in Etha­
nol der 
4-(2-Benzylthiophenyl)-3-cyano-1,4-dihydro-2,6-

dimethyl-pyridin-5-carbonsaureethylester 
vom Fp.: 127 °C erhalten. 
Ausbeute: 49% der Theorie. 

Beispiel 264 

(n)H7C302C 
... .. 

sA{) 
CNV 

Analog Beispiel 261 wurde durch Umsetzung 

von 2-{2-Benzytthiobenzyliden)-acetessigsaure-n­

propylester und 13-Aminocrotonsaurenitril in Etha-
.no! der . .•. · · · 

4-(2-Benzylthiophenyl)-3-cyano-1,4-dihydro-2,6- · 

dimethyl-pyridi n-5-carbonsaure-n-p ropylester 
vom Fp.: 101 °C erhalten. 
Ausbeute: 45% der Theorie. 

55 Beispiel 265 

60 

sA() 
.CN v 

65 

35 
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/ -·- ·- Analog Beispiel 261 wurde durch Umsetzung 
\...Jon 2-(2-Benzylthiobenzyliden)-acetessigsaure­

isopropylester und ~-Aminocrotonsaurenitril in 
Ethanol der 
4-(2-Benzylthiophenyl)-3-cyano-1,4-dihydro-2,6-
dimethylpyridin-5-carbonsaureisopropylester 
vom Fp.: -152 °C erhalten. 
A!Jsbeute: 61 % der Theorie. 

Patentanspruche 

1. Verwendung von 1,4-Dihydropyridinen d~r 
allgemeinen Formel (I) 

(I) 

in welcher 
n fOr 0, 1 oder 2 steht, . 

R1 
a) fOr Wasserstoff, einen geradkettigen, ver~. __ 

zweigten, cyclischen, gesattigten oder ungesattig­
ten aliphatischen Kohlenwasserstoffrest steht, der 
gegebenenfalls 1 bis 3 gleiche oder verschiedene 
Hetero-Kettenglieder aus der Gruppe 0, CO, SOm 

· (m = o, 1 oder 2), = N-, NR1 oder SiR11R111 enthalt 
und wobei dieser Kohlenwasserstoffrest gegebe­
nenfalls substituiert ist durch Halogen, N02, CN, 
N3, Hydroxy, Aryl oder Heteroaryl oder - -

b) filr einen Aryl- oder Heteroarylrest steht, wo­
bei diese Reste gegebenenfalls 1 bis 5 gleiche 
oder verschiedene Substituenten aus der Gruppe 
Aryl, Alkyl, Alkenyl, Alkinyl, Alkenoxy, Alkinoxy, 
Aralkyl, Acy!, Alkylen, Dioxyalkylen, Halogen, CF3, 
OCF3, SCF3, N02. NO, CN, N31 COR1v, COORv, ORV•, 
NR1 oder NRV11Rv111 tragen, wobei die Alkyl-, Alkoxy­
und Arylreste der oben genannten Substituenten 
ihrerseits -wieder durch -Halogen, COORv oder -
NRv11Rv111 substituiert sein k&nnen oder 

c) fGr den _Rest NRv1_1R1 _steht, ____ _ 
und wobei die unter a), b) und c) genannten Reste 
R1, R11 , R111 , R1v .. Rv. Rv1, Rv11 und Rv111 die unten 
angegebene Bedeutung haben, 

R2 
a) fUr einei'l der unter R 1 angegebenen Substi­

tuenten steht aber nicht mit diesem identisch sein 
muss oder 

bl tur die Reste NHR1 oder 

steht, 

/Rx 

N=C... 
'\,,.All~ 
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wobei R1, R1x und Rx die unten angegebene Bedeu­
tung besitzen, 
oder die Substituenten R1 und R2 gemeinsam ei­
nen 5- bis 8-gliedrigen, gesattigten oder ungesat­
tigten Ring bilden, der gegebenenfalls 1, 2 oder 3 
gleiche oder verschiedene Ringglieder aus der 
Gruppe 0, S, NR1 oder CO enthalt und der gegebe­
nenfalls 1 bis 3- gleiche oder verschiedene Substi­
tuenten aus der Gruppe Halogen, Hydroxy, Alkyl, 
Alkoxy, Aryl oder Aralkyl enthalt, 

R3 fOr einen der unter R2 angegebenen Substi­
tuenten steht, und mit diesem gleich oder von 
diesem verschieden ist, wobei nur einer der bei­
den Substituenten R2 oder R3 jeweils fur Alkoxy, 
Alkylthio oder NHR1 steht, 

R4 
a) fUr Wasserstoff, N02, NO, CN, SOmRX1 (m = 0, 

1 oder 2), Halogen, 

oder 

steht, wobei R1Rv11 , Rv111, Rx' und Rx"' die unten 
angegebene Bedeutung haben, oder 

b) fOr einen verzweigten oder unverzweigten, 
cyclischen, gesattigten oder ungesattigten alipha­
tischen Kohlenwasserstoffrest steht, der gegebe­
nenfalls substituiert ist durch Halogen, OH, CN, 
Alkoxy, Alkylthio, Aryloxy, COORv oder 

wobei Rv, Rv11 und Rv111 die unten angegebene Be­
deutung haben, oder 

c) fOr einen aromatischen Kohlenwasserstoff­
rest oder fOr einen 5- bis 7-gliedrigen gesattigten 
oder ungesattigten Heteroring mit 1 bis 4 gleichen 
oder verschiedenen HeterogHedern aus der Grup­
pe 0, S, -N =, NR1, wobei dieser Heteroring entwe­
der Ober ein Kohlenstoffatom oder ein Stickstoff­
atom mit dem Dihydropyridinring verknupft ist, 
i.md wobei der aromatische Kohlenwasserstof­
frest und die Heteroringe gegebenenfalls 1 bis 3 
gleiche oder verschiedene Substituenten aus der 
Gruppe Halogen, OH, CN, CF3, OCF3, SCF3, N02, 
Alkyl, Alkoxy, Aryl und 

tragen, 

oder 
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(- Analog Beispiel 261 wurde durch Umsetzung 
1 von 2-(2-Benzylthiobenzyliden)-acetessigsaure­

isopropylester und ~-Aminocrotonsaurenitril in 
Ethanol der 
4-(2-Benzylthiophenyl)-3-cyano-1,4-dihydro-2,6-
dimethylpyridin-5-carbonsaureisopropylester 
vom Fp.: 152 °C erhalten. 
Ausbeute: 61 % der Theorie. 

Patentanspri.iche 

1. Verwendung von 1,4-Dihydropyridinen der 
allgemeinen Formel (I) 

in welcher 
n fUr 0, 1 oder 2 steht, 

RI 

(I) 

a) fUr Wasserstoff, einen geradkettigen, ver­
zweigten, cyclischen, gesattigten oder ungesattig­
ten aliphatischen Kohlenwasserstoffrest steht, der 
gegebenenfalls 1 bis 3 gleiche oder verschiedene 
Hetero-Kettenglieder aus der Gruppe 0, CO, SOm 
(m = o. 1 oder 2), = N-, NR1 oder SiR11R111 enthalt 
und wobei dieser Kohlenwasserstoffrest gegebe­
nenfalls substituiert ist durch Halogen, N02, CN, 
N3, Hydroxy, Aryl oder Heteroaryl oder 

b) tur einen Aryl- oder Heteroarylrest steht, wo­
bei diese Reste gegebenenfalls 1 bis 5 gleiche 

- :. oder verschiedene Substituenten aus der Gruppe 
-:-re.:::·Aryl, Alkyl, Alkenyl, Alkinyl, Alkenoxy, Alkinoxy, 

Aralkyl, Acyl, Alkylen, Dioxyalkylen, Halogen, CF3, 
OCF3, SCF3, N02. NO, CN, N3, COR1v, COQRV, ORV1, 

NR1 oder NRv11Rv111 tragen, wobei die Alkyl-, Alkoxy­
und Arylreste der oben genannten Substituenten 
ihrerseits wieder durch Halogen, COORv oder 
NRv11Rv111 substituiert sein konnen oder 

c) tur den Rest NRv11R1 steht, . 
und wobei die unter a), b) und c) genannten Reste 
R1

• R 11 , R111 , R1v,. Rv. Rv1, Rvn und Rv111 die unten 
angegebene Bedeutung haben, 

R2 

a) fi.ir einen der unter R1 angegebenen Substi­
tuenten steht aber nicht mit diesem identisch sein 
muss oder 

b) fi.ir die Reste NHR1 oder 

steht. 

/Rx 
N=C 

"RIX 

\ \11111\ \1\11\ Ill\\ \11\1 \I Ill\ 
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wobei R1, R1x und Rx die unten angegebene Bedeu­
tung besitzen, 
oder die Substituenten R1 und R2 gemeinsam ei­
nen 5- bis 8-gliedrigen, gesattigten oder ungesat­
tigten Ring bilden, der gegebenenfalls 1, 2 oder 3 
gleiche oder verschiedene Ringglieder aus der 
Gruppe 0, S, NR1 oder CO enthalt und der gegebe­
nenfalls 1 bis 3. gleiche oder verschiedene Substi­
tuenten aus der Gruppe Halogen, Hydroxy, Alkyl, 
Alkoxy, Aryl oder Aralkyl enthalt, 

R3 fur einen der unter R2 angegebenen Substi­
tuenten steht, und mit diesem gleich oder von 
diesem verschieden ist, wobei nur einer der bei­
den Substituenten R2 oder R3 jeweils fur Alkoxy, 
Alkylthio oder NHR1 steht, 

R4 
a) fUr Wasserstoff, N02, NO, CN, SOmRx1 (m = 0, 

1 oder 2), Halogen, 

oder 

steht, wobei R1Rv11 , Rv111, Rx1 und Rxm die unten 
angegebene Bedeutung haben, oder 

b) fUr einen verzweigten oder unverzweigten, 
cyclischen, gesattigten oder ungesattigten alipha­
tischen Kohlenwasserstoffrest steht, der gegebe­
nenfalls substituiert ist durch Halogen, OH, CN, 
Alkoxy, Alkylthio, Aryloxy, COORv oder 

wobei Rv, Rv11 und Rvm die unten angegebene Be­
deutung haben, oder 

c) fUr einen aromatischen Kohlenwasserstoff­
rest oder fUr einen 5- bis 7-gliedrigen gesattigten 
oder ungesattigten Heteroring mit 1 bis 4 gleichen 
oder verschiedenen Heterogliedern aus der Grup­
pe 0, S, -N =, NR1• wobei dieser Heteroring entwe­
der uber ein Kohlenstoffatom oder ein Stickstoff­
atom mit dem Dihydropyridinring verkniipft ist, 
und wobei der aromatische Kohlenwasserstof­
frest und die Heteroringe gegebenenfalls 1 bis 3 
gleiche oder verschiedene Substituenten aus der 
Gruppe Halogen, OH, CN, CF3, OCF3, SCF3, N02, 
Alkyl, Alkoxy, Aryl und 

tragen, 

oder 
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. . d) fQr den Rest C-Y-R8 steht, wobei X Sauer­
stoff, Schwefel oder NR1 bedeutet und Y fOr eine 
einfache Bindung, 0, S oder NR' steht, und R8 die 
fur R1 angegebene Bedeutung hat und mit dem 
Substituenten R1 gleich oder von diesem verschie­
den ist, oder 

e) fOr den Rest 

steht, 
wobei n', R1', R2'. R3', Rs·, R6' und R7'. die fOr n, R1. .. 
R2, Rs, Rs, R6 und R7 angegebene Bedeutung ha­
ben und mit diesen gleich oder von diesen ver­
schieden sind, und 
R4' und R4 .. gleich oder verschieden sind und je­
weils fOr einen um ein Wasserstoff verminderten 
Rest der fur R4 unter a) J:>is d) angegebenen l?ubst!:: .. 
tuenten stehen, oder 

R2 und R4 gemeinsam einen verzweigten, un-
verzweigten, gesattigten oder ungesattigten 5- bis 
8-gliedrigen Ring bilden, der gegebenenfalls 1, 2 
oder 3 gieiche oder verschiedene Ringglieder aus 
der Gruppe 0, CO, CS, C=NR'. =N-, NR1

, SOm 
(m = O, 1 oder 2) oder SiR11R111 entha.lt, und der 
gegebenenfalls substituiert ist durch Halogen, Hy., 
droxy, Alkoxy, Aryl, 

RVlll 

Aralkyl N/ , oder durch eine geradkettige 
'\.Rvu 

oder verzweigte Alkylenkette mit 3 bis 8 Kohlen­
stoffatomen disu~stituiert ist, 
wobei dieser gemeinsame Ring von R2 und R4 

auch direkt mit dem gemeinsarrien Ring von R1 

und R2 anneliert sein kann, . · · · · 
wobei die Reste R1, R11, R111, Rv11 , ·Rvm.die· unten 
angegebene Bedeutung haben, 

Rs die fOr R4 angegebene Bedeutung besitzt und · · 
mit R4 gleich · oder von dies em verschieden ist, 
oder · 
Rs und Rs gemeinsam einen Ring bilden, der mit 
dem durch R2 und R4 gebildeten Ring gleich oder 
von diesem verschieden ist, 

R6 fOr Wasserstoff, Alkyl ·.oder .. Halogenalkyl 
steht, und 
w . 
a) tor einen gesattigten, ·ungesattigten, cycli­

schen, geradkettigen oder verzweigteri aliphati­
schen Kohlenwasserstoffrest steht, der gegebe­
nenfalls substituiert ist durch Halogen, Aryl oder 
Heteroaryl, oder 

\ \lllll\ llllll llll\ l\1\1 l\ lll\ 
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b) fOr einen Aryl- oder Heteroarylrest steht; der 
gegebenenfalls 1 bis 5 gleiche oder verschiedene 
Substituenten aus der Gruppe N02, CN, N3, NO, 
CFs, Halogen, COR1v, CORv, ORvt, 

Alkyl, Aryl, Alkenyl, Alkinyl, Alkenoxy, Alkinoxy, 
Aralkyl, Acyl, Alkylen oder Dioxyalkylen enthalt, 
wobei die vorgenannten Alkyl- und Aryl-Substi­
tuenten ihrerseits wieder durch Halogen, COORv 
oder 

substituiert sein konnen, und 
wobei in den vorgenannten Definitionen der Sub­
stituenten R1 bis R8 

R1 fur Wasserstoff, Alkyl, Aryl, Aralkyl, Heteroaryl 
oder Acyl steht, 
R11 und R111 gleich oder verschieden sind und je­
weils fOr Alkyl, Aryl, Aralkyl oder Heteroaryl ste~ 
hen, 
R'v, Rv und Rv1 jeweils gleich oder verschieden 
sind und fur Wasserstoff, Alkyl, Aryl, Aralkyl oder 
Heteroaryl stehen, wobei die Alkyl- und Arylreste 
gegebenenfalls durch · Halogen, Nitro, Trifluor­
methyl, Alkoxy, Alkylthio oder Alkyl substituiert 
sind, 
Rv11 und Rv111 jeweils gleich oder verschieden sind 
und fOr Wasserstoff, Aryl oder Aralkyl stehen oder 
tor Alkyl, welches gegebenenfalls durch 0, Soder 
NR1 unterbrochen ist, stehen oder gemeinsam mit 
dem Stickstoffatom einen 5- bis 7-gliedrigen Ring 
bilden, der 1 oder 2 gleiche oder verschiedene 
Heteroringglieder aus der Gruppe 0, S, oder NR1 

enthalten kann oder 
wobei einer der Reste Rv" oder Rvm fOr eine ali-

. phatische Acylgruppe mit bis zu 6 Kohlenstoffato­
men steht, R1x, Rx, Rx1 Rx11 und RX111 jeweils gleich. 
oder .verschiederi sind und tor Alkyl, Aryl oder·· 
Aralkyl stehen, 
wobei die unter R1 bis R8 und unter A' ·bis Rxm 
genannten Alkyl-, Aryl-, Aralkyl-, Heteroaryl- und 
Acylreste sowie der mit Rvn und Rvm gebildete 
Heteroring ihrerseits gegebenenfalls substituiert 
sind durch OH, CFs~ OCF3, CN, N02, Halogen, nie­
deres Thioalkyl, niederes Alkyl, niederes Alkoxy, 
Aryl oder Aralkyl, 
und wobei als Heteroaryl folgende Substituenten 
genannt seien: · 

Thienyl, Fuyl, Pyryl, Pyridyl, Chinolyl, 
lsochinolyl, Pyrimidyl, Pyradazinyl, 
Chinazo!yl, Chinoxalyl, Benzothienyl, 
Pyrazolyl, lmidazqlyl, Oxazolyl, lsoxazolyl, 
Thiazolyl, Triazolyl, Oxydiazolyl, 
Pyrazinyl, Oxazinyl, Thiazinyl, lndolizinyl, 
lndolyl,. Benzofuranyl, lndazolyl, Benzothienyl, 
Benzimidazolyl, Benzoxazolyl, · · 
Benzisoxazolyl, Benzthiazolyl, ·------------
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<. .. J~ztriazolyl, Benzoxadiazolyl, Cinnolinyl, 
Phthalazinyl, Naphthyridinyl oder 
Benzotriazinyl, 
in Form von lsomeren, lsomerengemischen, Ra­
cematen und optischen Antipoden sowie ihrer 
pharmazeutisch unbedenklichen Salze, die ab ei­
ner Konzentration von 10-5 g/ml am linken isolier­
ten Vorhof des Meerschweinchenherzens eine 
Kontraktionsverstarkung um mindestens 25% be­
wirken, zur Herstellung von Arzneimitteln, die den 
Ca++ Einstrom in die Zelle erhohen. 

2. Verwendung gemass Anspruch 1 von Verbin­
dungen der allgemeinen Formel (I) zur Herstel­
lung von Arzneimitteln mit positiv-inotrop~r Wir­
kung. 

3. Verwendung gemass Anspruch 1 von Verbin­
dungen der allgemeinen Formel (I) zur Herstel­
lung von Arzneimitteln mit Cardiotonika-Wirkung. 

4. Verwendung gemass Anspruch 1 von Verbin­
dungen der allgemeinen Formal (I) zur. Herstel­
lung von Arzneimitteln mit Antihypotonikumswir­
kung. 

5. Verwendung gemass Anspruch 1 von Verbin­
dungen der allgemeinen Formel (1) zur Herstel­
lung von Arzneimitteln zur Senkung von Blutzuk-
ker. - -·· 

6. Verwendung gemass Anspruch 1 von Verbin­
dungen der allgemeinen Formel (I) zur Herstel­
lung von Arzneimitteln zur Abschwellung von 
Schleimhiiuten. . 

7. Verwendung gemass Anspruch 1 von Verbin­
dungen der allgemeinen Formel {I) iur Herstel- · · 
lung von Arzneimitteln zur Beeiflussung des Salz­
und FIOssigkeitshaushaltes. 

8. Verwendung nach Anspruchen 1 bis 7 von 
Verbindungen der allgemeinen Formel (I) gemass 
Anspruch 1, in welcher · 
n fur 0, 1 oder 2 steht, 
R' 

a) fOr Wasserstoff, einen geradkettigen, ver­
zweigten cyclischen gesattigten oder ungesiittig- . 
ten aliphatischen Kohlenwasserstoffrest mit bis zu 
10 C-Atomen steht, der gegebenenfalls 1 oder 2 
glelche oder verschiedene Heterokettenglieder 
aus der Gruppe 0, CO, S, 802, = N- oder NR1 

enthalt und wobei dieser Kohlenwasserstoffrest 
gegebenenfalls substituiert ist durch Halogen, 
N02, CN, N3, Hydroxy, mil 1 bis 4 C-Atomen; Phe­
nyl, Naphthyl oder Heteroaryl oder 

·· b) fOr einen Phenyl--, Naphthyl- oder.Heteroaryl­
rest steht, wobei diese Reste gegebenenfalls 1 bis 
·3 gleiche oder verschiedene Substituenten aus 
der Gruppe Phenyl, Alkyl, Alkenyl, Alkinyl, Alken­
oxy mitjeweils bis zu 4 C-Atomen, Aralkyl mit 7 bis 
14 C-Atomen, Acyl mit bis zu 6 C-Atomen, Alkylen, 
Dioxyalkylen mit bis zu 4 Kohlenstoffatomen in der 
Alkylenkette, Halogen, CF3, OCF3, SCF3, N02, CN, 
.N3, COR'v, COORv, 0Rv1, NR' oder NRV11RVl11 tragen, 
wobei die Alkyl-, Alkoxy- I.ind Arylreste der oben · 
genannten Substituenten ihrerseits wieder durch 
Halogen, COOAv oder NAv11Rv111 substituiert sein 
konnen oder · 

c) fur den Rest NRv11R1 steht, 
und wobei die unter a), b) und c) genannten Reste 
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R', R11 , Rm, R'v. Rv, Rv1, Rvn und Rvm die unten · 
angegebene Bedeutung haben, 

R2 ein · 
a) fur einen der unter R1 angegebenen Substi­

tuenten steht aber nicht mit diesen identisch sein 
muss oder 

b) fur die Reste NHR' oder 

/Rx 

N-C... 
'RIX 

steht, 

wobei R1, R1x und Rx die unten angegebene Bedeu­
tung besitzen, 
oder die Substituenten 

R1 und R2 gemeinsam einen 5- bis 7-gliedrigen 
ges.iittigten oder ungesattigten Ring bilden, der 
gegebenenfalls ein oder zwei gleiche oder ver­
schiedene Ringglieder aus der Gruppe 0, S, NR1 

oder CO enthiilt und der gegebenenfalls ein bis 
drei gleiche oder verschiedene Substituenten aus 
der Gruppe Halogen, Hydroxy, Alkyl, Alkoxy mit 
jeweils 1 bis 4 C-Atomen, Phenyl, Naphthyl oder 
Aralkyl mit 7 bis 14 C-Atomen enthalt, 

R3 fur einen der unter R2 angegebenen Substi­
tuenten steht und mit diesem gleich oder von die­
sem verschieden ist, wobei nur einer der beiden 
Substituenten · R2 oder R3 jeweils fur Alkoxy, Al­
kylthio, oder NHR' steht, 

R4 
a) fur Wasserstoff, N.02, NO, CN, SOm-R1X (m = 0 

oder 2), Halogen, 

steht, 
wobei R1, Rv11, Rv111 , Rx" und RXl11 die unten angege­
bene Bedeutung haben, oder · · · · · - · · · 

' 
b) fur einen verzweigten oder unverzweigten, 

cyclischen, gesattigten oder ungesattigten alipha­
tischen · Kohlenwasserstoffrest mit bis zu 10 C­
Atomen steht, der gegeberienfalls SUb$tituiert ist 
durch Halogen, OH, CN, Alkoxy, Alkylthio mit je­
weils 1 bis 4 Kohlenstoffatomen, Phenyloxy, Naph-
thoxy, COORv oder · 

~~VlH 

"\_Rvn • 

wobei Rv, Rv" und RV111 die unten angegebene Be­
deutung haben, oder 

c) fur einen aromatischen Kohlenwasserstoff­
rest mit 6 bis 10 C-Atomen oder fOr einen 5- bls.-
7-gliedrigen gesiittigten oder ungesattigten Hete-
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·; ·-.roring mit 1 bis 3 gleichen oder verschiedenen 
VHeterogliedern aus der Gruppe 0, S, -N=, NR1, 

steht, wobei dieser Heteroring entweder Ober ein 
Kohlenstoffatom oder ein Stickstoffatom mit dem 
Dihydropyridinring verknOpft ist, und wobei der 
aromatische Kohlenwasserstoffrest und die Hete­
roringe gegebenenfalls 1 bis 3 gleiche oder ver­
schiedene Substituenten aus der Gruppe Halogen; 
OH, CN, CF3, OCF3, SCF3, N02, Alkyl, Alkoxy mit 
jeweils 1 bis 4 C-Atomen, Phenyl, Naphthyl und 

\._..· 

RV"' 

N/ 
'\.Rv" 

tragen, X 
oder II · 

d) tor den Rest C-Y-R8 · 

steht, wobei X Sauerstoff, Schwefel oder NR' be­
deutet, und Y tor eine einfache Bindung, 0, Soder 
NR1 steht, und R8 die tor R1 angegebene Bedeu­
tung hat und mit dem Substituenten R1 gleich oder 
von diesem verschieden ist, oder 

e} tor den Rest 

steht, 

--,, ' Rs· Rr 

(R'yyR~-R'"" 
" - R3.~ NJ\R2' . 

I ' (CO}n·/ 
I ,, 
Ri;.. 

wobei n', R1·, R2', R3', Rs'; R6• und Rr die fOr n, R1; 
R2, Rs, Rs, R6 und R7 angegebene Bedeutung ha­
ben und mit diesen gleich oder von diesen ver-
schieden sind, und · . · 
R4• und R4'. gleich oder verschieden sind und je­
weils fur einen um ein Wasserstoff verminderten 
·Rest der fur R4 unter a) bis d) angegebenen Substi­
tuenten stehen, oder 
· · R2 und R4 gemeinsam eilien verzweigten, un­
verzweigten, gesiittigten oder ungesiittigten 5- bis 
7.,.gfiedrigen Ring bilden, der gege'benenfalls 1, 2. 
oder 3 gleiche oder verschiedene Ringglieder aus. 

.. der Gruppe 0, CO, CS, C = NR1, = N-; ·. NR1 oder. 
SOm (m = 0 oder 2) enthalt und der gegebenen­
falls substituiert ist durch Halogen, Hydroxy, Alk­
oxy mit 1 bis 4 C-Atomen, Phenyl, Naphthyl, Aral'.' 
kyl mit 7 bis 14 C-Atomen, 

RVlll' 

~ 
'Rvn 

oder "<:lurch eine geradkettige oder verzweigte Al­
kylenkette mit 3 bis 8 Kohlenstoffatomen disubsti­
tuiert ist, wobei dieser gemeinsame Ring von R2 
Lind R4 auch direkt mit dem gemeinsamen Ring 
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von R1 und R2 anneliert sein kann, wobei die Reste 
R1, R11, R111, Rv11, Rv11 die unten angegebene Bedeu-
tung haben, · 

Rs die tor R4 angegebene Bedeutung besitzt und 
5 mit R4 gleich oder von diesem verschieden ist, 

R6 fur Wasserstoff, Alkyl oder Halogenalkyl mit 
jeweils 1 bis 4 C-Atomen steht und 

R7 
a) tor einen gesiittigten, ungesiittigten cycli-

10 schen, geradkettigen oder verzweigten aliphati­
schen Kohlenwasserstoffrest mit bis zu 10 C- · 
Atomen steht, der gegebenenfalls substituiert ist 
durch Halogen, Phenyl, Naphthyl oder Heteroaryl 
oder 

15 b) einen Phenyl-, Naphthyl- oder Heteroarylrest 
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steht, der gegebenenfalls 1 bis 3 gleiche oder 
verschiedene Substituenten aus der Gruppe N02, 
Halogen, CN, N3, NO, CF3, COR1v, COORv, 0Rv1, 

R' 
, SOmRx1 (m = 0, _ 1 oder 2), ~( · , 

'-ORVI 

Alkyl mit 1 bis 4 C-Atomen, Phenyl, Naphthyl, Alke­
nyl, Alkinyl, Alkenoxy, Alkinoxy mitjeweils bis zu 
4 C-Atomen, Aralkyl mit·7 bis 14 C-Atomen, Acyl 
mit 1 bis 4 C-Atomen, Alkylen. oder Dioxyalkylen 
mit jeweils bis zu 4 C-Atomen enthiilt, wobei die 
vorgenannten Alkyl- und Arylsubstituenten ihrer­
seits wieder durch Halogen, COORv oder 

substituiert sein konnen, und wobei in den vorge­
nannten Definitionen der Substituenten R1 bis R7 

R1 fur Wasserstoff, Alkyl mit 1 bis 6 C-Atomen, 
Phenyl, Naphthyl, Aralkyl mit 7 bis 1~ C-Atomen, 
Heteroaryl oder Acyl mit bis zu 7 C-Atomen steht, 

· R11 und R111 gleich oder verschieden sind und je­
weils fur Alkyl mit 1 bis 6 C-Atomen, Phenyl, Naph­
thyl, Aralkyl mit7bis12 C-Atomen oder Heteroaryl 
stehen;· 
Rv11 , Rv··u·rid Rv1 jeweils gleich· oder verschieden 
sind und fOr Wasserstoff, Alkyl mit 1 bis 6 C­
Atomen, Phenyl, Naphthyl, Aralkyl mi.t 7 bis 12 
C-Atomen oder Heterparyl stehen, wobei die Al- . 
kyl- und Arylreste gegebenenfalls durch Halogen, 
Nitro, Trifluormethyl, Alkoxy, Alkylthio und Alkyl 
mit jeweils 1 bis 4 C-Atomen substituiert sind, Rv11 

und Rv"' jeweils gleich oder verschieden sind und 
fur Wasserstoff, Phenyl, Naphthyl oder Aralkyl mit 
7 bis 12 C-Atomen stehen oder fur Alkyl mit 1 bis 
6 ·c-Atornen, welches gegebenenfalls durch 0, S 
oder NA' unterbrochen ist, stehen oder 
gemeinsam mit dem Stickstoffatom einen 5- bis 
7-gliedrigen Ring bilden, der 1 oder 2 gleiche oder 
verschiedene Heteroringglieder aus der Gruppe 
0, S oder NR1 enthalten kann oder 
wobei einer der Reste Rv11 und Av"' fOr eine alipha­
tische Acylgruppe mit bis zu 6 Kohlenstoffatomen 
steht, 

---... ---------------------1--...._·· -.... .,, .... -------
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VR'x, Rx, RX11 und Axm jeweils gleich oder verschie­
den sind und fUr Alkyl mit 1 bis 6 C-Atomen, Phe­
nyl, Naphthyl oder Aralkyl mit 7 bis 12 C-Atomen 
stehen, 
wobei die unter R1 bis A8 und unter R' bis Rv111 

genanoten Alkyl-, Aryl-, Aralkyl-, Heteroaryl- und 
Acylreste sowie der mit R6 und A7 gebildete Hete­
roring ihrerseits gegebenenfalls substituiert sind 
durch OH, CF3, OCF3, CN, N02, Halogen, Alkyl mit 
1 bis 4 C-Atomen, Alkoxy, Alkylthio mit jeweils 1 
bis 4 C-Atomen, Phenyl oder Benzyl, 
und wobei als Heteroaryl folgende Substituenten 
genannt seien: . 
Thienyl, Furyl, Pyryl, Pyridyl, Chinolyl, 
lsochinolyl, Pyrimidyl, Pyridazinyl, 
Chinazolyl, Chinoxalyl, Benzothienyl, Pyrazolyl, 
lmidazolyl, Oxazolyl, lsoxazolyl, Thiazolyl, 
Triazolyl, Oxydiazolyl, Pyrazinyl, 
Oxazinyl, Thiazinyl, lndolizinyl, lndolyl, 
Benzofuranyl, lndazolyl, Benzothienyl, 

~/ Benzimidazolyl, Benzoxazolyl, 
Benzisoxazolyl, Benzthiazolyl, Benztriazolyl, 
Benzoxadiazolyl, Cinnolinyl, Phthalazinyl, · 
Naphthyridinyl oder Benzotriazinyl, 

\ ' :0:..,... 

in Form von lsomeren, lsomerengemischen, Ra- .. 
cematen und optischen Antipoden sowie ihrer 
pharmazeutisch unbedenklichen Salze. 

9. Verwenciung nach Anspruchen 1 bis 7 von 
Verbindungen der allgemeinen Formel (I) gemass 
Anspruch 1, in welcher 
n fur o oder 1 steht, R1 . . 

a) fUr Wasserstoff, einen .geradkettigen, ver­
zweigten cyclischen gesattigten oder ungesattig­
ten aliphatischen Kohlenwasserstoffrest mit bis zu 
10 C-Atomen steht, der gegebenenfalls durch ein 
oder zwei gleiche oder verschiedene Heteroket­
tenglieder aus der Gruppe 0, CO, S; = N-oder NA' 
enthalt und wobei dieser Kohlenwasserstoffrest 
gegebenenfalls substituiert ist durch F, Cl, Br, 
N02, CN, OH, Phenyl-oder Pyridyl oder _ 

.b) fur einen Phenyl-, Naphthyl- oder Pyridylrest 
steht, wobei dlese Reste gegebenenfalls 1 oder 2 
gleiche oder verschiedene Substituenten aus der 
Gruppe Phenyl, Alkyl, Alkenyl, Alkoxy, Alkenoxy 
mit jeweils bis zu 4 C-Atomen; Benzyl, Acetyl, 
Alkylen, Dioxyalkylen mit 2 bis 4 C-Atomen, Fluor, 
Chlor, Brom, CF3, OCF3, SCF3, N02, CN, COORv, 
0Rv1, NA' oder NAv11Rv111 tragen, wobei die Alkyl-, 
Alkoxy- und Arylreste der o.g. Substituenten lhrer-: .. 
seits wieder Halogen substituiert sein konnen 
oder 

c) tar den Rest NRv11AV111 steht, 
und wobei die unter a), b) und c) genannten Reste 
R1 bis Rv111 die unten angegebene Bedeutung ha-
ben, · 

A2 
a) fUr einen der unter A1 angegebenen Substl­

tuenten steht aber nicht mit diesen identisch sein 
muss oder 

b) f.ur die Reste NHR' oder 

/Rx 

N-C.. 
"-R'x 

steht, 
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wobei R'; R'x und Rx die unten angegebene Bedeu-
tung besitzen · 
oder die Substituenten 
R1 und R2 gemeinsam einen 5- bis 7-gliedrigen 
gesattig_ten oder ungesattigten Ring bilden, der 
gegebenenfalls 1 oder 2 gleiche oder verschiede­
ne Ringglieder aus der Gruppe 0, S, NA' oder CO 
enthalt und der gegebenenfalls 1 oder 2 gleiche 
oder verschiedene Substituenten aus der Gruppe 
Halogen, Hydroxy, Alkyl, Alkoxy mit je 1 bis 4 
C-Atomen, Phenyl oder Benzyl enthalt, 

R3 fUr einen der unter R2 angegebenen Substi­
tuenten steht und mit diesem gleich oder von die­
sem verschieden ist, wobei nur einer der beiden 
Substituenten R2 oder R3 jeweils fUr Alkoxy, Al-
kylthio oder NHR' steht, · 

R4 
a) fUr Wasserstoff, N02, CN, SRX1, S02Rx1, 

oder 

steht, wobei R1, Rv1, Rv11, Rvm und R'x die unten 
angegebene Bedeutung haben, 

b) fur einen verzweigten oder unverzweigten 
Alkyl- oder Cycloalkylrest mit bis zu 8 C-Atomen 
steht, der gegebenenfalls substituiert ist durch 
Halogen, Hydroxy, Cyano, Alkoxy mit 1 bis 4 C­
Atomen,· P~enyloxy, COORv oder 

wobei Rv, RVl1 und Rvm die unten angegebene Be-
deutung tiaben oder · 

c) fur einen aromatischen Kohlenwasserstoff­
rest mit 6 bis 10 C-Atomen oder fur einen 5- bis 
7-gliedrigen gesattigten oder ungesattigten Hete­
rorlng mit 1 bis 3 gleichen oder verschiedenen . 
Heterogliedern aus der Gruppe ·O, S, =N-, NR1, 

steht, wobei dieser Heteroring entweder uber ein 
Kohlenstoffatom oder eiri Stickstoffatom. mit dem · . 

· Dihydropyridinring · verknupft ist und wobei der 
aromatische Kohlenwasserstoffrest und die Hete­
roringe gegebenenfalls 1 oder 2 gleiche oder ver­
schiedene Substituenten aus der Gruppe Halogen, 
Hydroxy, Cyano, CF3, N02, Phenyl, Alkyl und Alk­
oxy mit je 1 bis 4 · C-Atomen tragen 
oder 

d) tar den Rest x 
II 
C-Y-R8 

steht, wobei X Sauerstoff oder NR1 und Y fur eine 
einfache Bindung, Sauerstoff oder NA' steht und 
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R8 tur fQr R~ angegebene Bedeutung hat und mit 
dem Substltuenten gleich oder von diesem ver­
schieden ist, 
oder 

e) fOr den Rest 

steht, 

,,_ .. -' 
Rs' R7' 

, ·R5XXR4·-R4·· 

·: l I . 
"'-R3' N R2' 

I I 
(CO)n·1

1 
I / . 
R1:,, 

wobei n', R1', R2', R3', R5', RS' und R7' die furn, R1, 

R2, R3, R5, R8 und R7 angegebene Bedeutung ha­
ben und mit diesen gleich oder von diesen ver­
schieden sind, und 
R4• und R4 .. gleich oder verschieden sind und je• 
wells fOr einen um ein Wasserstoff verminderten 
Rest der fur R4 unter a) bis d) angegebenen Substi­
tuenten stehen, oder 

R2 und R4 gemeinsam eirien verzweigten unver­
zweigten, gesattigten oder ungesattigten 5- bis 
7-gliedrigen Ring bilden, der gegebenenfalls 1 .. 
oder 2 gleiche oder verschiedene Ringglieder aus 
der Gruppe 0, CO, CS, C=NR1, =N- oder NR1 

enthalt und der gegebenenfalls substituiert ist 
durch Halogen oder Hydroxy, 

wobei R1 die unten angegebene Bedeutung hat, 
R5 die fOr R4 angegebene Bedeutung besitzt und 

mit R4 gleich oder von diesen verschieden ist oder 
R5 und R3 gemeinsam einen Ring bilden, wie er 

tor R2 und R4 definiert ist und mlt diesem gleich 
· · oder von diesem verschieden ist, 

R6 fOr Wasserstoff oder Alkyl mit 1 bis 4 C­
Atomen steht, welches gegebenenfalls durch 
Fluor, Chlor oder Brom substituiert ist und 

R1 
a) fUr einen gesattigten, ungesattigten cycli­

schen, geradkettigen oder verzweigten aliphati­
schen Kohlenwasserstoffrest mit bis zu 8 C­
Atomen steht, der gegebenenfalls substituiert ist 
durch Halogen, oder·-- · · - · 

b) fur einen Phenyl- oder Heteroarylrest steht, 
der gegebenenfalls 1 bis 3 gleiche oder verschie­
dene Substituenten aus der Gruppe N02, CN, N3, 

CF3, Halogen, COR1v, CORv, 0Rv1, SRX1, · 

Phenyl, Alkyl mit 1 bis 4 C-Atomen, Benzyl oder 
Acyl mit 1 bis 4 C-Atomen enthalt, wobei in den 
vorgenannten Definitionen der Substituenten R1 

bis R8 

R1 fUr Wasserstoff, Alkyl mit 1 bis 6 C-Atomen, 
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Phenyl, Naphthyl, Benzyl, Phenethyl, Heteroaryl 
oder Acyl mit bis zu 4 C-Atomen steht, 
R11 und R111 gleich oder verschieden sind und je­
weils fOr Alkyl mit 1 bis 6 C-Atomen, Phenyl, Naph­
thyl, Benzyl oder Heteroaryl stehen, 
R1v, Rv und Rv1 jeweils gleich oder verschieden 
sind und tor Wasserstoff, Alkyl mit 1 bis 6 C­
Atomen, Phenyl, Naphthyl, Benzyl oder Heteroaryl 
stehen, wobei die Alkyl-, Phenyl- und Benzylreste 
gegebenenfalls substituiert sind durch Fluor, 
Chlor, Nitro, CF3, Methyl, Methoxy und Methylthio, 
Rv11 und Rv111 jeweils gleich oder verschieden sind 
und fOr Wasserstoff, Phenyl oder Benzyl stehen 
oder fOr Alkyl mit 1 bis 6 Kohlenstoffatomen ste­
hen, welches gegebenenfalls durch 0 oder NR1 

unterbrochen ist, oder 
gemeinsam rriit dem Stickstoffatom einen 5- bis 
7_.gliedrigen. Ring bilden, der 1 oder 2 gleiche 
v~rschiedene Heteroringglieder aus der Gruppe 
0, S oder NR1 enthalten kann, 
oder 
wobei einer der Reste Rv11 oder Rvm tor eine ali­

. phatische Acylgruppe mit bis zu 6 Kohlenstoffato-
men steht und - · · 
R1x, Rx, Rx1, RX11 und Rx111 jeweils gleich oder ver­
schieden sind und fur Alkyl mit 1 bis 6 C-Atomen, 
Phenyl oder Benzyl stehen, 
wobei als Heteroaryl folgende Substituenten ge­
nannt seien: 

Thienyl, Furyl, Pyryl, Pyridyl, Chinolyl, 
lsochinolyl, Pyrimidyl, Pyridazinyl, 
Chinazolyl, Chinoxalyl, Benzothienyl, 
Pyrazolyl, lmidazolyl, Oxazolyl, 
lsoxazolyl, Thiazolyl, Triazolyl, Oxydia­
zolyl, Pyrazinyl, Oxazinyl, Thiazinyl, 
lndolyl, Benzofuranyl, lndazolyl, 
Benzothienyl, Benzimidazolyl, Benzoxazolyl, 
Benzisoxazolyl, Benzthiazolyl, 
Benztriazolyl oder Benzoxadiazolyl. 

10. Verwendung nach Anspruchen 1 bis 7 von 
Verbindungen der allgemeinen Formel (I) gemiiss 
Anspruch 1, in welcher 
n fiir. 0 steht, 

R1 
a) fOr Wasserstoff, einen aliphatischen Kohlen­

wasserstoffrest mit bis zu 6 C-Atomen, der.gege­
benenfalls ein Heterokettenglied aus der· Gruppe 
0, CO, = N- oder NR1 enthalt und der gegebenen­
falls substituiert istdurch Halogen, Nitro, Hydroxy 
oder Phenyl oder 

b) fOr einen Phenyl- oder Pyridylrest steht, die 
gegebenenfalls substituiert sind durch Halogen, 
N02. CF3, OCF3, CN, COORv oder NRVl1Rvtn, 

R2 tor einen der unter R1 angegebenen Substi­
tuenten steht, aber nicht mit diesem identisch sein 
muss oder fOr elnen · der Reste NHR1 oder 
N = CRxRx1 steht, 

· R3 fur einen der uriter R2.angegebenen Substi• 
tuenten steht und mit diesem gleich oder von die­
s~m verschieden ist, 

R4 . 
a) fur Wasserstoff, N02. NAvnAvn•, 
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oder Halogen steht, oder 
b) tar einen Alkylrest mit 1 bis 4 C-Atomen ste~t. 

der gegebenenfalls substituiert ist durch Halogen, 
OH, CN, Alkoxy mit 1 bis 4 C-Atomen, COORv oder 
NRv11Rv111 oder 

c) fur Phenyl, Pyridyl oder Thienyl steht, die 
gegebenenfalls substituiert sind durch Halogen, 
OH, CN, Alkyl oder Alkoxy mit jeweils 1 bis 4 
C-Atomen oder durch NRv11Rv111 oder 

d) fiir den Rest X · 

II ·. 
C-Y-R8 

steht, 
wobei X Sauerstoff bedeutet und Y fOr eine einfa-

\,_.... che Bindung, Sauerstoff oder NR1 steht und R8 die 
fur R1 angegebene Bedeutung hat und mit dem 
Substituenten R1 gleich oder von diesem verschie­
den 1st oder 

l ,. 
·~· 

e) fOr.~en Rest 

, ' 
Rs· R7' 

... -RSXXR4·-R4·· 

·: I I . 
"".;. R3' . N. R2' 

I ' 
(CO)n·/ 

I " R1:,.. 
steht, 
wobei n', R1', R2', Rs', Rs', R6' und R7' die furn, R1. 
R2, Rs, Rs, R6 und R7 angegebene Bedeutung ha­
ben und mit diesen gleich oder von diesen ver­
schieden sind, und 
R4' und R400 gleich oder verschieden sind und je­
weils tar einen um ein Wasserstoff verminderten 
Rest der fOr R4 unter a) bis d) angegebenen Substi­
tuenten stehen, oder 

R2 und R4 gemeinsam einen 5- bis 7-gliedrigen 
Ring bilden, der gegebenenfalls 1 oder 2 verschie­
dene Ringglieder aus der Gruppe 0, CO, CS oder 
C = NR1 enthalt und der gegebenenfalls substi-
tuiert ist durch Halogen, · · .. 

.·.Rs die fUr R4 angegebene Bedeutung besitzt und 
mit R4 gleich oder von.diesem verschieden ist, 

R6 tor Wasserstoff oder Alkyl mit 1 bis 4 C­
Atomen steht und R7 die oben angegebene Bedeu-
tung besitzt, · 
wobei. in den vorgenannten Definitionen die mlt 
romischen Ziffern gekennzeichneten Substituen­
ten R1 bis Rvm die in Anspruch 4 angegebene Be- · 
deutung besitzen. .· 

11. Verwendung nach Anspruchen 1 bis 7 von 
Verbindungen der allgemeinen Formel (I) gemass 
Anspruch 1, in welcher wenigstens einer der Sub­
stituenten R4 und R5 tor N02 stehen und/oder in 
welcher R2 und R4 gemeinsam oder Rs und R5 

gemeinsam einen Lactonring bilden. 
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12. Verbindungen der allgemeinen Formel (I) 

" ' Rs R1 

,·R5XXR4 .... , , \ 

', I I ,i 
""..;R:J N R2 ... , 

I I 
(CO)n 1

1 

I ;, A,,. 

(I) 

in welcher mindestens einer der Substituenten R4 

und R5 tar die Gruppe 

N/H RVlll 

"'-co-N/ . 
.,Rvn 

steht, wobei RVlll und 
Rv11 und die Substituenten R1, R2, R3, R6 , R7 und n 
sowie der verbleibende Rest von R4 und R5 die in 
· Anspruchen 1 und 8 bis 11 angegebene Bedeu­
tung haben. 

13. Verbindungen der allgemeinen Formel (I) 

(I) 

in welcher mindestens elner der Substituenten R4 

und R5 f0r Methyl steht, wobei R1, R2, Rs, R6, R7 und 
n sowie der verbleibende Rest von R4 und R5 die 
in Anspruchen 1 und 8 bis 11 angegebene Bedeu­
tung haben. · 

14. Verbindungen der allgemeinen Formel (I) 

, .. -' 
Rs R1 

.··. •RsXX' ... R4...,, ... ·. , \ 

i, I I ) 
""-R:} N R2"' 

I I 
.(CO)n ,' 

I " R1"' 

(I) 

·in welcher einer der Reste R4 oder R5 Wasserstoff 
bedeutet, R1 fur Wasserstoff und n fUr 0 steht und 
R2, Rs, R6 und R7 sowie der andere Rest von R4 und 
R5 die in Anspruchen 1 und 8 bis 11 angegebene 
Bedeutung haben. 

I 
I 
I 
! 
I 
i 

ll1Di1ii1R 
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15. Verbindungen der allgemeinen Former (I) 

--,, ' Rs R1 

, ... -RSXXR4 

.... ,, 

~~ \ l ,1 
'-R~ N R2-

I ' (CO)n} 
I / 

.R1""' 

(I) 

in welcher einer der Reste R4 oder Rs Halogen 
bedeutet und R1. R2, R3, R6 und R7 und n sowie der 
andere Rest von R4 und Rs die in Anspruch 1 und 
8 bis 11 angegebene Bedeutung haben. 

16. Verbindungen gemass Anspruch 15, in de­
nen einer der Reste R4 oder Rs fur Fluor oder 
Chlor steht. 

17. Verfahren zur Herstellung von Verbindun­
gen gemass Anspriichen 12 bis 16, dadurch ge­
kennzeichnet, dass man 

a) Carbonylverbindungen der allgemeinen For-
mal (II) · 

(II) 

mit Ketonen der Formeln (Ill) und (IV) 

(Ill) (IV) 

und primaren Aminen der Formel (V) 

(V) 

in welcher n = 0 ist, 
gegebenenfalls in Gegenwart von inerten LO­
sungsmitteln umsetzt, 
oder 

. b) Carbonylverbindungen der Formel (Ill ..... 
. .. ~ : . . ~ .. ; . . . : . . : . . . . 

(II) 

mit Enaminen der Formel (Vi) 

R4-CH = C-NH-(CO)n-R1 

I .. ·. (VI) 

R2 

und Ketonen der Former (IV) 

(IV) 
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gegebenenfalls in Gegenwart von inerten Lo­
sungsmitteln umsetzt oder 

c) Enamine der Formel (VI) 

R4-CH = fNH-(CO)n-R1
. (VI) 

R2-

mit Ylidenverbindungen der Formel (VIII) 

Rs 

Rs-C(R7) = C/ 

"-c0-R3 

gegebenenfalls in Gegenwart von inerten Lo­
sungsmitteln, umsetzt, oder 

d) eine oder mehrere funktionelle Gruppen von 
Dihydropyridinen nach iiblichen Methoden der Hy­
drolyse, Veresterung, Umesterung, Lactonisie­
rung, Kondensation, Acylierung, Reduktion oder 
Cyclisierung umwandelt. 

18. Arzneimittel enthaltend mindestens eine 
Verbindung gemass AnsprOchen 12 bis 16. 

19. Verfahren zur Herstellung von Arzneimit­
teln, dadurch gekennzeichnet, dass man minde­
stens eine Verbindung gemiiss Anspruchen 12 bis 
16, gegebenenfalls unter · Verwendung inerter 
Hilts- und Tragerstoffe in eine geeignete Applika­
tionsform uberfuhrt. 

Claims 

1. Use of 1,4-dihydropyridines of the general 
formula (I) 

,, ' .. Rs R1 

... -R5XXR4 

.... , 

·' l I :• 
\ , 

.. ..;R:J . N R2"" 

(I) 

I I 
(CO) I 

I ~' 
R'""' 

in which.· 
n represents 0, 1 or 2, 

R1 a} represents hydrogen, a straight-chain, 
· branched, cyclic, saturated or unsaturated ali­

phatic hydrocarbon radical which optionally con­
tains 1 to 3 identical or different hetero chain 
members from the group comprising 0, CO, SOm 
(m = 0, 1or2), =N-, NR1 and SiR11R111 , this hydro­
carbon radical optionally .being substituted by 
halogen, N02, CN, N3, hydroxyl, aryl or heteroar.yl 
or 

:.a 

b) represents an aryl or heteroaryl radical, 
these radicals optionally carrying 1 to 5 Identical ·'· .• >. 
or different substituents from t!1e group comprl~/t.'.'::;i 

: · : l 11111111111111111111111111111 
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Ving aryl, alkyl, alkenyl, alkinyl, alkenoxy, alkinoxy, 
aralkyl, acyl, alkylene, dioxyalkylene, halogen, 
CF3, OCF3, SCF3, N02, NO, CN, N3, COA1v, COORv, 
ORv', NR1 or NRv11Rv111, it being possible for the 
alkyl, alkoxy and aryl radicals of the abovemen­
tioned substituents in their turn also to be sub­
stituted by halogen, COORv or NRv11 Rv111 or 

\...·-

c) represents the radical NRv11R1, the radicals R1, 
R11, R111, R1v, Rv, Rv1, Rv11 and Rv111 mentioned under 
a), b) and c) having the meaning given below, 

R2 
a) represents one of the substituents mentioned 

under R1 but does not have to be identical thereto, 
or 

b) represents the radicals NHR1 or 

/Rx 
N=C,. 

'-.RIX 

R1, RIX and Rx having the meaning given below, or 
the substituents R1 and R2 together form a 5- to 

·· 8-membered, saturated or unsaturated ring which 
-optionally· contains· 1-, 2 or 3 identic~I ·or different -
ring members from the group comprising 0, S, NR1 

and CO and which optionally contains 1 to 3 identi­
cal or different substituents from the. group com­
prising halogen, hydroxyl, alkyl, alkoxy, .aryl or 
aralkyl, · 
R3 represents one of the substituents mentioned 
under R2 and is identical thereto or differs there­
from, only one of the two substituents 
R2 or R3 in each case representing alkoxy, alkyl­
thio or NHR1, 

R4 
a) represents hydrogen, N02, NO, CN, SOmRx1 

{m = 0, 1 or 2), halogen · 

·./RVlll 
N/H . RVlll 

A' 
. /-. 

N ' . N"-. 
"RVll '-ca-N/ ORVI 

"-.Rvi1 

or 
·/ORXll 

p 

11"-.0RXlll 
0 

···-··-··· ... 

. R1Rv11 , Rvi11, Rx1 and Rx111 having the meaning given 
below, or 

b) represents a branched or unbranched, cyclic, 
saturated or unsaturated aliphatic hydrocarbon 
radical_ which is optionally substituted by halogen, 
OH, CN, alkoxy, alkylthio, ar.yloxy, cooRv or 

/RVlll 

N • 
"RVll 

Rv, Rv11 and Rv111 having the meaning given below, 
or 

c) represents an aromatic hydrocarbon radical 
or a 5- to 7-membered saturated or unsaturated 
hetero ring with 1 to 4 identical or different hetero 
members from the group comprising 0, S, -N = 

5 and NR1, this hetero ring being linked to the dihy­
dropyridine ring either via a carbon atom or a 
nitrogeri atom, the aromatic hydrocarbon radical 
and the hetero rings optionally carrying 1 to 3 
identical or different substituents from the group 

10 comprising halogen, OH, CN, CF3, OCF3, SCF3, 

N02, alkyl, alkoxy, aryl and. 

/ 
RVlll 

N 
15 "RVll 
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40 

45 

50 
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or 
d) represents the radical 

x 
II . 
C-Y-R8 

wherein X denotes oxygen, sulphur or NR1, and Y 
represents a single bond, o; S or NR1, and R8 has 
the meaning given for R1 and. is identical to the 
substituent R1 or differs therefrom, or 

e) represents the radical 

wherein 

, ' R6' R7' 

.. ·R5XXR4·-R4·· , . 

I\ I I 
' - R3 N Rr 

I I 
(CO)n·/ 
I / 

R1;... 

n', R1', R2', R3', R5', RB' and R7' have the meaning 
given for n, R1, R2, R3, R5, R6 and R7 and are 
identical thereto or differ therefrom, and 
R40 and· R4.. are identical or different and each 
represent a radical, minus one hydrogen, of the 
substituents mentioned for R4 under a) to d), or 
R2 and R4 together form a branched, unbranched, 
saturated or unsaturated 5- to 8-membered ring 
which optionally contains 1, 2 or 3 identical or 
different ring members from ·the group comprising 
0, CO, CS, C=NR1, =N-; NR1, SOm (m = 0, 1or2) 
and SiFl11R111, and which is optionally substituted by 
halogen, hydroxyl, alkoxy, aryl, aralkyl 

RVlll 
N/ . 
"RVll 

or 

or disubstituted by a straight-chain or branched 
alkylene chain with 3 to 8 carbon atoms, it being 
possible for this common ring of R2 and R4 also to . 
be directly fused to the common ring of R1 and R2

, 

the radicals R1, R11 , R111, RVl1 and Rvm having the 
meaning given below, · 

------- ····----

11111111111111111111111111 1111 
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·1. , R5 has the meaning given for R4 and is identical 
..._,.· to R4 or different therefrom, or 

R5 and R3 together form a ring which is identical 
to the ring formed by R2 and R4 or differs there­
from, or 
R6 represents hydrogen, alkyl or halogenoalkyl, 
an.ct 

R1 
a) represents a saturated, unsaturated, cyclic, 

straight-chain or branched aliphatic hydrocarbon 
radical which is optionally substituted by halogen, 
aryl or heteroaryl, or 

b) represents ari aryl or heteroaryl radical 
which optionally contains 1 to 5 identical or dif­
ferent substituents from the group comprising· 
N02. CN, N3, NO, CF3, halogen, COR1v, CORv, 0Rv1, 

alkyl, aryl, alkenyl, alkinyl, alkenoxy, alkinoxy, 
aralkyl, acyl, aii<.ylene and dioxyalkylene, it being 
possible for the abovementioned alkyl ·and aryl 
substituents in their turn also to be substituted by 
halogen, COORv or 

and in the abovementioned definitions of the sub-
~~~ ~~~ . 

R1 represents hydrogen, alkyl, aryl, aralkyl, hete-
roaryl or acyl, · . 
R11 and R111 are identical or different and each rep­
resent alkyl, aryl, aralkyl or heteroaryl, R1v, Rv and 
Rv1 are in each case identical or different and · 
represent hydrogen, alkyl, aryl, aralkyl or hete­
roaryl, the alkyl and aryl radicals optionally being 
substituted by halogen, nitro, trifluoromethyl, alk­
oxy, alkylthio or alkyl, 
RVll and RVlll are in each case i.dentlcal or different" 
and represent hydrogen, aryl or aralkyl, or repre­
sent alJ<yl which is optionally interrupted by 0, S · 
or NR1• or, together with the nitrogen atom, form 
a 5-to 7-membered ring which can contain .1 or 2 
identical or different hetero ring members from 
the group comprising 0, Sand NR1, or 
one of the radicals Rv11 or Rv111 represents. an ali­
phatic acyl group with up to 6 carbon atoms, R1x, 
Rx, Rx1, Rxn and Rxm are in each case identical or 
different and represent alkyl, aryl or aralkyl, " · · 
the alkyl, aryl, aralkyl, heteroaryl and acyl radi­
cals mentioned under R1 to R8 and under R1 to Rx111, 

and the hetero ring formed with RV11 and Rv111 , In 
their turn optionally being substituted by OH, CF3, 

· OCF3, CN, N02, halogen, lower thioalkyl, lower 
alkyl, lower alkoxy, aryl or aralkyl, 
and the following substituents being mentioned as 
heteroaryl: 
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thienyl, fuyl, pyryl, pyridyl, quinolyl, 
isoqi.Jinolyl, pyrimidyl, pyradazinyl, 
quinazolyl, quinoxalyl, benzothienyl, 
pyrazolyl, imidazolyl, oxazolyl, isoxazolyl, 
thiazolyl, triazolyl, oxy~iazolyl, pyrazinyl, 
oxazinyl, thiazinyl, indolizinyl, indolyl, 
benzofuranyl, indazolyl, benzothienyl, 
benzimidazolyl, benzoxazolyl, benzisoxazolyl, 
benzthiazolyl, benztriazolyl, benzoxadiazolyl, 
cinnolinyl, phthalazinyl, naphthyridinyl, or 
benzotriazinyl, : 
in the form of isomers, isomer mixtures, race­
mates and optical antipodes, and of tlJeir phar­
maceutically acceptable salts, which, from a con­
centration of 10-5 g/ml upwards, cause an at least 
25% augmentation of the contraction of the iso­
lated left atrium of the guinea pig heart, for the 
preparation of medicaments which increase the 
influx of ca++ into the cell. 

2. Use according to Claim 1 of compounds ofthe 
general formula (I) for the preparation of medica­
ments with a positive inotropic action. 

3. Use according to Claim 1 of compounds of the 
general formula (I) for the preparation of medica­
ments with a cardiotonic action. 

4. Use according to Claim 1 of compounds of the 
general formula (I) for the preparation of medica­
ments with an antihypotonic action. 

5. Use according to Claim 1 of compounds of the 
general formula (I) for the preparation of medica­
ments for reducing blood-sugar. 

6. Use according to Claim 1 of compounds of the 
general formula (I) for the preparation of medica­
ments for decreasing the swelling of mucous 
membranes. 

.1. Use according to Claim 1 of compounds of the 
general formula (I) for the preparation of medica­
ments for influencing the salt and liquid balance. 

8. Use according to Claims 1 to 7 of compounds 
of the general formual (I) according to Claim 1, in 
which 
Ii represents 0, 1 or 2, 

R, 
a) represents hydrogen, a straight-chain, 

branched cyclic saturated or unsaturated aliphatic 
hydrocarbon radical with up to 10 C atoms which 
optionally contains 1 or 2 identical or different 
hetero chain members from the group comprising. 
0, CO, S, 502, = N- and NR1, this hydrocarbon 
radical optionally being substituted by halogen, 
N02. CN, N3, hydroxyl; with 1 to 4 C atoms; phenyl, 
naphthyl or heteroaryl or 

b) represents a phenyl, naphthyl or heteroaryl 
radical, these radicals optionally carrying 1 to 3 
identical or different substituents from the group 
comprising phenyl, alkyl, alkenyl, alkinyl, alken­
oxy, alkinoxy with in each case up to 4 C atoms, 
aralkyl with 7 to 14 C atoms, acyl with up to 6 C 
atoms, alkylene, dioxyalkylene with up to 4 carbon 
atoms in the alkylene chain, halogen, CF3, OCF3, 
SCF3, N02. CN, N3, COR1v, COORv, 0Rv1, NR1 or 
NRv11RY111; it being possible for the alkyl, alkoxy and 
aryl radicals of the abovementioned substituents 
in their turn also to be substituted by halogen, 
COORv or NRv11Rv111 or 

.........___ ____ , __ _ ~HJi1i1UiLi---.. __ 111111_~ 1111i_111~1_111i1111111 
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~) c) represents the radical NRv11R1, the radicals R1
, 

R", Rm, R'v, Rv, Rv1, Rv11 and Rv111 mentioned under 
a), b) and c) having the meaning given below, 

l./ 

R2 an 
a) represents one of the substituents mentioned 

under R1 but does not have to be identical thereto 
or : 

b) represents the radicals NHR1 or 

/Rx 

N-C... 
"-Rrx 

R1, R1x and Rx having the meaning given below, or 
the substitutents 
R1 and R2 together form a 5- to 7-membered sat­
urated or unsaturated ring which optionally con­
tains one or two identical or different ring mem­
bers from the group comprising 0, S, NR1 and CO 
and which optionally contains one to three identi­
cal or different substituents from the group com­
prising halogen, hydroxyl, alkyl, alkoxy with in 
each case 1 to 4 C atoms, phenyl, naphthyl or 
aralkyl with 7 to 14 C atoms, R3 represents one of 

- the ·substituentS mentioned under R2 and is ideilti-·· --­
cal thereto or differs therefrom, only one of the two 
substituents R2 or R3 in each case representing 
alkoxy, alkylthio or NHR1, 

R4 a) represents hydrogen, N02, NO, CN, SOm-R1x 
(m = O or 2), halogen, 

R1, Rv11 , Rv111, Rxn and Rxm having the meaning given 
below, or 

b) represents a branched or unbranched, cyclic, 
saturated or. unsaturated a_liphatic hydrocarbon 
radical with up to 10 C atoms, which is optionally 
substituted by halogen, OH, CN, alkoxy, alkylthio 

· with in each case 1 to 4 carbon atoms, phenyloxy,· · 
naphthoxy, COORv or 

Rv, Rvn and Rv111 having the meaning given below, 
or 

c) represents an aromatic hydrocarbon radical 
with 6 to 10 C atoms or a 5- to 7"'.'membered sat­
urated or unsaturated hetero ring with 1 to3 identi­
cal or different hetero members from the group 
comprising 0, S, -N=. and NR1, this hetero ring 
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being linked to the dihydropyridine ring either via 
a carbon atom or a nitrogen atom and the aromatic 
hydrocarbon radical and the hetero rings option­
ally carrying 1 to 3 identical or different sub­
stituents from the group comprising halogen, OH, 
CN, CF3, OCF3, SCF3, N02. alkyl, alkoxy with in 
each case 1 to 4 C atoms, phenyl, naphthyl and 

RVlll 
./ 
N 

'RVll 
or 

d) represents the radical 

x 
II 
C-Y-R8 

wherein X denotes oxygen, sulphur or NR1, and Y 
represents a single bond, 0, S or NR1, and R8 has 
the meaning given for R1 and is identical to the 
substituent R1 or differs therefrom, or 

e) represents the radical 

wherein 
n', R1', R2', R3', R5', R8' and Rr have the meaning 
given for n, R1, R2, R3, R5, R6 and R7 and are 
identical thereto or differ therefrom, and 
R4• and R4.. are identical or different and each 
represent a radical, minus one hydrogen, of the 
substituents mentioned for R4 under a) to d), or 
R2 and R4 together form a branched, unbranched, 
saturated or unsaturated 5- to 7-membered ring 
which optionally contains 1, 2 or 3 identical or 
different ring members from the group comprising 
0, CO, CS, C=NR1, =N-, NR1 and SOm (m = 0 or 
2) and which is optionally substituted by halogen, 
hydroxyl, alkoxy with 1 to 4 C atoms, phenyl, naph­
thyl, aralkyl with 7 to 14 C at<;>ms, or . 

./RVHI 

N 
'\Avn 

or disubstituted by a straight-chain or 
branched alkylene chain with 3 to 6 carbon atoms, 
it being possible for this common ring of R2 and R4 

also to be directly fused to the common ring of R1 

and R2, the radicals R1, R11 , R111, Rv11 and Rvm having 
the meaning given below, 
R5 has 'the meaning given for R4 and is identical 
to R4 or differs therefrom, 
R6 represents hydrogen.- alkyl or halogenoalkyl 
with in each case. 1 to 4 C atoms and 

\ \11\11\ \\\I\\ Ill\\ \\Ill \\ \II\ . 
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~ ~ -V a) represents a saturated, unsaturated cyclic; 
straight-chain or branched aliphatic hydrocarbon 
radical with up to 10 C atoms, which is optionally 
substituted by halogen, phenyl, naphthyl or hete­
roaryl or 

b) represenfs a phenyl, naphthyl or heteroaryl 
radical which optionally contains 1 to 3 identical 
or different substituents from the group compris­
ing N02. halogen, CN, N3, NO, CF3, COR1v, COORv, 
ORVI, 

alkyl with 1 to 4 C atoms, phenyl, naphthyl, alkenyl, 
alkinyl, alkenoxy, alkinoxy with in each case up to 
4 C atoms, aralkyl with 7 to 14 C ato_ms, acyl with 
1 to 4 C atoms, alkylene and dioxyalkylene with in 
each case up to 4 C atoms, it being possible for the 
abovementioned alkyl and aryl substituents in 
their tvurn also to be substituted by halogen, 
COOR or ·- . . _ 

----·-·--- ·- - . ---· ··--- -- --- -- ---- - /Rl/111 _ .... ·----··- - --· ··- -----

N . -
"Rvn 

and in the abovementioned definitions of the sub-
stituents R1 to R7 _ _ - _ _ ___ _ 

R1 represents hydrogen, alkyl with 1 to 6 C atoms, · 
phenyl, naphthyl, aralkyl with 7 to 12 C atoms, 
heteroaryl or acyl with up to 7 C atoms, R11 and R111 

are identical or different and each represent alkyl 
with 1 to 6 C atoms, phenyl, naphthyl, aralkyl with 
7 to 12 C atoms or heteroaryl, 
Rv11 , Rv and Rv1 are in each case identical or dif­
ferent and represent hydrogen, alkyl with 1 to 6 C 
atoms, phenyl, naphthyl, aralkyl with 7 to 12 C 
atoms or heteroaryl, the alkyl and aryl radicals 
optionally being substituted by halogen, nitro, tri­
fluoromethyl, alkoxy, alkylthio and alkyl with in 
each case 1 to 4 C atoms, 
Rv11 and Rvm are in each case identical or different 
and represent hydrogen, phenyl, naphthyl or ar- -
alkyl with 7 to 12 C atoms or represent alkyl with 
1 to 6 -C atoms which is optionally interrupted by 
0, S or NR1, or, together with the nitrogen atom, 
from a 5- to 7-membered ring which can contain 
1 or 2 identical or different hetero ring members 
from the group comprising 0, Sand NR1, or · 
one of the ·radicals Rvn and Rv111 n;lpresents an _ 
aliphatic acyl group with up to-6 carbon atoms, R1x, 
Rx, RX11 and Rxm are in each case identical or 
different and represent alkyl with 1 to 6 C atoms, 
phenyl, naphthyl or aralkyl with 7 to 12 C atoms, 
the alkyl,. aryl, aralkyl, heteroaryl and acyl radi­
cals mentioned under R1 to R8 and under R1 to Rvm 
and the hetero ring formed with R6 and R7 in their 
turn optionally being substituted by OH, CF3, OCF3, · 

CN, N02, halogen, alkyl with 1 to 4 C atoms; alkoxy, 
alkylthio with in each case 1 to 4 C atoms, phenyl 
or benzyl, -
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and the following substituents being mentioned as 
heteroaryl: 
thienyl, furyl, pyryl, pyridyl, quinolyl, 
isoquinolyl, pyrimidyl, pyridazinyl, 
quinazolyl, quinoxalyl, benzothienyl, 
pyrazolyl, imidazolyl, oxazolyl, isoxazolyl, 
thiazolyl, triazolyl, oxydiazolyl, pyrazinyl, 
oxazinyl, thiazinyl, indolizinyl, indolyl, 
benzofuranyl, indazolyl, benzothienyl, 
benzimidazolyl, benzoxazolyl, benzisoxazolyl, -
benzthiazolyl, benztriazolyl, benzoxadiazolyl, 
cinnolinyl, phthalazinyl, naphthyridinyl 
or benzotriazinyl, 
in the form of isomers, isomer mixtures, racema­
tes and optical antipodes and of their pharmaceu­
tically acceptable salts. 

9. Use according to Claims 1 tO 7 of compounds 
of the general formula (I) according to Claim 1, in 
which n represents 0 or 1, 

R, 
a) represents hydrogen, a straight-chain, bran­

ched cyclic saturated or unsaturated aliphatic 
hydrocarbon radical with up to 10 C atoms which 
optionally contains by one or two identical or dif­
ferent hetero chain members from the group com­
-prising 0, CO, S, = N- and NR1, this hydrocarbon 
radical optionally being substituted by F, Cl, Br, 
N02, CN, OH, phenyl or pyridyl or 

b) represents a phenyl, naphthyl or pyridyl radi­
cal, these radicals optionally carrying 1 or 2 identi­
cal or different substituents from the group com­
prising phenyl, alkyl, alkenyl, alkoxy, alkenoxy 
with in each case up to 4 C atoms, benzyl,acetyl, 
alkylene, dioxyalkylene with 2 to 4 C atoms, fluo: 
rine, chlorine, bromine, CF3, OCF3, SCF3, N02, CN, 
COORv, 0Rv1, NR1 and NRv11Rv111, it being possible 
for the alkyl, alkoxy and aryl radicals of the 
abovementioned substituents in their turn also to 
be halogen substituted or 

c) represents the radical NRv11Rv111, the radicals 
R1 to Rvm mentionedunder a), b) and 

c) having the meaning given below, -­
R2 
a) represents one of the substituents mentioned 

under R1 but ~oes not have to be identical t~ereto 
or 

b) represents the radicals NHR1 or 

R1, R1x and Rx having the meaning given below, or 
the substituents, 
R1 and R2 together form a 5- to 7-membered sat­
urated or unsaturated ring which optionally con-

60 tains 1 or 2 identical or different ring members 
from the group comprising 0, S, NR1 and CO and 
which optionally contains 1 or 2 identical or dif­
ferent substituents from the group comprising 
halogen, hydroxyl, alkyl, alkoxy each with 1to4 C 

65 atoms, phenyl and benzyl, 

47 
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R3 represents one of the substituents mentioned 

~Cd is identical thereto or differs therefrom, 
only one of the two substituents R2 or R3 in each 
case representing alkoxy, alkylthio or NHR1

, 
R4 

a) represents hydrogen, N02, CN, SRx1, S02Rx1, 

or 

R', Rv1, Rv11, Rvm and R1x having the meaning given 
below, 

. b) represents a branched or unbranched alkyl V cycloalkyl radical with up to 8 C atoms, which 
is optionally substituted by halogen, hydroxyl, 
cyano, alkoxy with 1 to 4 C atoms, phenyloxy, 
COORV or RVlll ... 
.. -- ·-·· -···-- ·-······ ·~ .. ····- ··········-·---·· 

'\_Rv11 

Rv, RV11 and Rvm having the meaning given below 
or 

c) represents an aromatic hydrocarbon radical 
with 6 to 10 C atoms or a 5- to 7-membered sat_. 
urated or unsaturated hetero ring with 1 to 3 identi­
cal or different hetero members from the grou·p 
comprising 0, S, = N- and NR1, this hetero ring 

· being linked to the dihydropyridine ring either via 
a carbon atom or a nitrogen atom, and the aromat­
ic hydrocarbon radical and the hetero rings_ op­
tionally carrying 1 or 2 identical or different sub­
stituents from the group comprising halogen, 
hydroxyl, cyano, CF3, N02, phenyl, alkyl and alk­
"'XY each with 1 to 4 C atoms, or 

\-.i d) represents the radical 
x 
II 
C-Y-RB 

wherein X represents oxygen or NR1 and Y repre­
sents a single bond, oxygen or NR1 and RB has for 
meaning given for R1 and is identical to the sub­
stituent or differs therefrom, or 

e) represents the radical 

,, ' R&' . R7' 

•:,·R~._,..-
'-R3JN~R2' 

I a 
(CO)n·1

1 
. I ~ 

R,;,. 
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Wherein n', R1·, R2", R3', Rs·, Rs· and Rr have the 
meaning given for n, R1, R2, R3, Rs, R6 and R7 and 
are identical thereto or differ therefrom, and 
R4

" and R4"" are identical or different and each 
represent a radical, minus one hydrogen, of the 
substituents mentioned for R4 under a) to d), or 
R2 and R4 together form a branched unbranched 
saturated or unsaturated 5- to 1~membered ring 
which optionally contains 1 or 2 identical or dif­
ferent ring members from the group comprising 0, 
CO, CS, C = NR1, = N-and NR1 and which is option­
ally substituted by halogen or hydroxyl 
R1 having the meaning given below, 
Rs has the meaning given for R4 and is identical 
to R4 or differs therefrom or 
R5 and R3 together form a ring of the kind defined 
for R2 and R4 and is identical thereto or differs 
therefrom, 
Rs represents hydrogen or alkyl with 1 to 4 C 
atoms which is optionally substituted by fluorine, 
chlorine or bromine and 

R1 
a) represents a saturated, unsaturated cyclic, 

straight-chain or branched aliphatic hydrocarbon 
radical with up to 8 C atoms, which is optionally 
substituted by halogen, or 

b) represents a phenyl or heteroaryl radical· 
which optionally contains 1 to 3 identical or dif­
ferent substituents from the group comprising 
N02, CN, N3, CF3, halogen, COR1v, CORv, 0Rv1, 
SRXI, 

phenyl, alkyl with· 1 to 4 C atoms, benzyl 
and acyl with 1 to 4 C atoms, 
and in the abovementioned definitions of the sub­
stituents R1 to RB 
R1 represents hydrogen, alkyl with 1 to 6 C atoms, 
phenyl, naphthyl, benzyl, phenethyl, heteroaryl or 
acyl with up to 4 C atoms, 
R11 and R111 are identical or different and in each 
case represent alkyl with 1 to 6 C atoms, phenyl, 
naphthyl, ber:izyl or heteroaryl, . 
R'"· Rv and Rv1 are in each case identical or dif­
ferent and represent hydrogen, alkyl with 1 to 6 C 
atoms, phenyl, naphthyl, benzyl or heteroaryl, the 
alkyl, phenyl and benzyl radicals optionally being 
substituted by fluorine, chlorine, nitro, CF3, 
methyl, methoxy and methylthio, 
Rv11 and Rv111 are in each case identical or different 
and represent hydrogen, phenyl or benzyl or rep­
resent alkyl with 1 to 6 carbon atoms, which is 
optionally interrupted by 0 or NR1, or 
together with the nitrogen atom, form a ·5- to 7-
membered ring which can contain 1 or 2 
identical different hetero ring members from the 
group comprising 0, S and NR1, 

or 
one of the radicals Rv11 or Rvm represents an ali­
phatic acyl group with up to 6 carbon atoms and 
R1x,·Rx, Rx'. Rx11 and RXl11 are in each case identical 
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•L--*_C_L_· M-·S --· 



•rr·pr z.·. r .7 

l 
. , 

95 0071819 

1-
1 

I 
! 

v 
· or different and represent alkyl with 1 to 6 C atoms, 

phenyl or benzyl, the following substituents being 
mentioned as heteroaryl: 
thienyl, furyl, pyryl, pyridyl, quinolyl, 
isoquinolyl, pyrimidyl, pyridazinyl, 
quinazolyl, quinoxalyl, benzothienyl, 
pyrazolyl, imidazolyl, oxazolyl, isoxazolyl, 
thiazolyl, triazolyl, oxydiazolyl, pyrazinyl, 
oxazinyl, thiazinyl, indolyl, benzofuranyl, 
indazolyl, benzothienyl, benzimidazolyl, 
benzoxazolyl, benzisoxazolyl, benzthiazolyl, 
benztriazolyl or benzoxadiazolyl. 

10. Use according to Claims 1 to 7 of compounds 
of the general formula (I) according to Claim 1 in 
which n represents 0, 

R1 
a) represents hydrogen, an aliphatic hydrocar­

bon radical with up tO 6 C atoms, which optionally 
contains a hetero chain member from the group 
comprising 0, CO, = N- and NR1 and which is 
optionally substituted by halogen, nitro, hydroxyl 
or phenyl or 

b) represents a phenyl or pyridyl radical which· 
are optionally substituted by halogen, N02, CF3, 

OCF3, CN, COORv or NRv11Rv111 , 

R2 represents one of the substituents mentioned 
under 
R1 bot does not have to be identical thereto or 
represents one of the radicals NHR1 or N = CRxRx'. 
R3 represents one of the substituents mentione·d·· · 
under 
R2 and is identical thereto or differs therefrom, 
R4 a) represents hydrogen, N02, NRv11Rvm, 

or halogen, or 

b) represents an alkyl radical with 1 to 4 C 
atoms, which is optionally substituted by halogen, 
OH, CN, alkoxy with 1 to 4 C atoms, COORv or 
NRv11Rv111 or 

c) represents phenyl, pyridyl orthienyl, which are 
optionally substituted by·halogen, OH, CN, alkyl or 
alkoxy with in each case 1 to 4 C atoms or by 
NRv11Rv111·or 

d) represents the radical 

x 
II 
C-Y-R8 

wherein X denotes oxygen and Y represents a 
single bond, oxygen or NR1 and R8 has the mean­
ing given for R1 and is identical to the substituent 
R1 or differs therefrom or 
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e) represents the radical 

--"' ' Rs· R7' 

(R'f('·_..--
' - R3)l N~R2· 

I ' 
(CO)n·/ 
I / 
R1;.; 

wherein n', R1', R2', R3', Rs', R6' and R7' have the 
meaning given for n, R1. R2 , R3, Rs, R6 and R7 and 
are identical thereto or differ therefrom, and 
R4" and R4"" are identical or different and each 
represent a radical, minus one hydrogen, of the 
substituents mentioned for R4 under a) to d), or 
R2 and R4 together form a 5- to 7-membered ring 
which optionally contains 1 to 2 different ring 
members from the group comprising 0, CO, CS 
and C = NR1 and which is optionally substituted by 
halogen, . 
Rs has the meaning given for R4 and is identical 
to R4 or differs therefrom, 
R6 represents hydrogen or alkyl with 1 to 4 C 
atoms and R7 has the abovementioned meaning, 
the substituents R1 . to Rvm marked with Roman 
numerals in the abovementioned definitions 
having the meaning given in Claim 4. 

11. Use according to Claims 1 to 7 of compounds 
of the general formula (I) according to Claim 1, in 
which at least one of the substituents R4 and Rs 
represents N02 and/or in which R2 and R4 together 

. or R3 and Rs together form a lactone ring. 

12. Compounds of the general formula (I) 

(I) 

in which at least one of the substituents R4 and Rs 
represents the group 

wherein Rvm and Rv11 and the substituents R1. R2 
•. 

R3 R6 R7 and n and the remaining radical of R• 
an°d Rs have the meaning given in Claims 1 and 8 

to 11. 
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\......'; 13. Compounds of the general formula (I) 

\ ... .) 

, ' Rs R1 

, -R5XXR4 ", , ' 
: I I 1 
' , . ""R~ N R2 ... 

I I 
(CO)n j 
I / 
RI, 

in which at least one of the ~ubstituents R4 and R5 

represents methyl, wherein R1. R2, R3, R6, R7 and 
n and the remaining radical of R4 and Rs have the 
meaning given in ylaims 1 and 8 to 11. 

14. Compounds of the general formula {I) 

in which one of the radical R4 or Rs denotes hy­
drogen, R1 represents hydrogen and n represents 
0 and R2, R3, R6 and R7 and the other radical of R4 

and R5 have the meaning given in Claims 1 and 8 
to 11. 

15. Com.pounds of the general formula (I) --, ' 
. Rs ·R1. 

, ... ·RxxR4-.,. 
~ I I . ) 
' , --R~ N Rz ... 

. I I 
(CO)' I 
I ~' 
RI, 

in which one of the radicals R4 and Rs denotes 
halogen and R1, R2, R3, R6 and R7 and n and the 
other radical of R4 or R5 have the meaning given 
in Claim 1 and 8 to 11. · 

. 16. Compounds according to Claim 15, in which 
one of the radicals R4 or R5 represents fluorine or 
chlorine. 

17. Process for the preparation of compounds 
according to Claims 12 to 16, characterised in that 

. a) carbonyl compounds of the general formula 
(II) . . 

(II) 
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are reacted with ketones of the formulae (Ill) and 
(IV) 

{IV) 

and primary amines of the formula {V) 

(V) 

in which n is o, 
if appropriate in the pre~ence of inert solvents, 
or 

b) carbonyl compounds of the formula (II) 

are reacted with enamines of the formula (VI) 

and ketones of the formula (IV) 

R3-CO-CHrRs 

(II) 

(IV) 

if appropriate in the presence of inert solvents or 
c) enamines of the formula (VI) 

R4-CH = C-NH-(CO)n-R1 (VI) 
I 
R2 

are reacted with ylidene compounds of the for­
mula (Vl~I) 

ff appropriate in the presence of inert solvents, or 
d) one or more functional groups of dihydropy-

55 ridines are modified by customary methods of 
hydrolysis, esterlfication, transesterification, lac­
tonisation, condensation, acylation, reduction or 
cyclisation. 

18. Medicaments containing at least one com-
60 pound according to Claims 12 to 16 . 

19. Process for the preparation of medicaments, 
characterised in that at least one compound ac­
cording to Claims 12 to 16 is converted fnto a 
suitable form of administration, if appropriate us-

65 ing inert auxiliaries and excipients. 

50 
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'llevendications 
.v ~ 

\ . .,,._; 

1. Utilisation des 1,4-dihydropyridines de for­
mule generale (I) 

dans laquelle 
n signifie 0, 1 ou 2 

R1 

(I) 

a) represente de l'hydrogene, un radical hydro­
carbure cyclique a chaine droite ou ramifiee, ali­
phatique sature ou insature, qui comporte even­
tuellement 1 a 3 heteroelements de chaine identi­
ques ou differents appartenant au groupe 0, CO, 

. SOm (m = 0, 1 ou 2), = N-, NR1 ou SiR11R111, ce 
radical d'hydrocarbure etant eventuellement 
substitue par un halogene, N02, CN, Na. un radical 
hydroxy, aryle ou heteroaryle, ou bien 

b) represente un radical aryle ou heteroaryle ou 
ces radicaux comportent eventuellement 1 a 5 
_produits de substitution identiques ou differents, 
provenant des groupes aryle, alkyle, alkenyle, al­
kinyle, alkenoxy, alkinoxy, aralkyle, acyle, alky­
lene, dioxyalkylene, halogene, CFa. OCFa. · SC Fa. 
N02, NO, CN, Na, COR1v, COORv, ORV1, NR1 ou 
NRv11Rv111, les radicaux alkyle, alkoxy et aryle des 
produits de substitution pouvant etre, a leur tour, 
substitues par un halogene COORv ou NRvnRv111 ou 

c) represente le radical NRv11R1, 

tandis que les radicaux mentionnes sous a), b) ·et" 
c), R1, R11, R111,R1v, Rv, Rv1, Rvn et Rvm ont la significa-
tion mentionriee ci-dessous. · 

. R2 

a) represente l'un des produits de substitution 
mentionnes sous R1 mais ne doit pas etre identi-
que a celui-ci, OU . . .. . 

b) represente les radicaux NHR1. oiJ 

ou R1
, R1x et Rx ont les signific.ations mentionnees 

ci-dessous, 
les produits de substitution R1 et R2 forment en­
semble un anneau sature ou insature a 5 a 8 
elements, qui contient, eventuellement,· 1, 2 ou 3 
elements d'anneau identiques OU differents parmi 
0, S, "!R1 ou CO et qui contient, eventuellement, 1 
a 3 produits de substitution identiques ou diffe­
rents des groupes halogene, hydroxy, alkyle, al­
koxy, aryle ou aralkyle, 

·----
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Ra represente l'un des groupes substituants men­
tionnes sous R2 et est identique ou different de 
celui-ci, tandis qu'un seulement des deux groupes 
substituants R2 ou Ra represente, chaque fois, un 
alkoxy, un alkylthio ou un NHR1, 

R4 
a) represente de l'hydrogene, N02, NO, CN, 

SOm-Rx1 (m = 0, 1 ou 2), ou un halogene, 

ou R1, Rv11, Rv111 , Rx' et Rx111 ont la signification men­
tionnee ci-dessous, ou 

b) represente un radical d'hydrocarbure cycli­
que ramifie ou non ramifie, aliphatique sature ou 
non sature qui est eventuellement substitue par 
un halogene, OH, CN, un alkoxy, un alkylthio, un 
aryloxy, COORv, ou 

tandis que Av, Rvn et Rvm ont la signification men­
tionnee ci-dessous, ou 

c) represente un radical hydrocarbure aromati­
que ou un anneau heterocyclique sature ou insa­
ture a 5 a 7 atomes avec 1 a 4 heteroelements 
identiques ou differents des groupes O, S, -N = , 
NR1

, ou cet anneau heterocyclique est relie par un 
atome de Carbone OU par un atome d'azote a 

·. l'anneau de la dihydropyridine et ou le radical 
d'hydrocarbure aromatique et les anneaux hete­
rocycliques portent eventuellement 1 a 3 groupes 
substituants fdentiques ou differents des groupes 
halogene, OH, CN, CF3, OCFa, SCFa. N02, alkyle, 
alkoxy, aryle et 

d) represente le radical 

x 
II 

· C-Y-R8 

ou X est de l'oxygene, du soufre ou NR1 et ou Y 
represente une liaison simple, O, S ou NR' et ou 
R8 a la signification indiquee pour R1 et est identi­
que au groupe substituant R1 ou est different de 
celui-ci, ou · 
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e) represente le radical 

ou n', R1', R2', R3', R5', R6' et R7' ont les significations 
mentionnees pour n, R1. R2, R3, R5, R6 et R7 et sont 
identiques a ceux-ci ou differents de ceux-ci, et ou 
R4" et R4"" sont identiques ou differents et repre­
sentent chacun un radical diminue d'un atome 
d'hydrogene des groupes substituants mention­
nes sous a) a d) pour R4, OU 

R2 et R4 torment ensemble un anneau ramifie, non 
ramifie, sature, non sature, a 5 a a elements, qui 
contient eventuellement 1, 2 ou 3 elements d'an­
neaux differents ou identiques, parmi 0, CO, CS, 
C=NR1, =N-, NR1, SOm (m = 0, 1ou2) ou SiR11R111 

et qui est eventuellement substitue par un halo­
gene, un hydroxy, un alkoxy, un aryle, un aralkyle, 

ou qui est disubstitue par une chaTne 

alkylene droite ou ramifiee a 3 ou 8 atomes de 
carbone, ou cet anneau commun de R2 et R4 peut 
etre condense directement avec l'anneau com­
mun de R1 et R2 

ou les radicaux R1, R11 , R111 , Rv11, Rvm ont la significa­
tion mentionnee ci-dessous. 

R5 possede la signification mentionnee pour R4 et 
est identique a R4 ou est different de celui-ci, ou 
R5 et R3 constituent ensemble uri anneau qui est 
identique a l'anneau forme par R2 et R4 OU est 
different de celui-ci, · 

R6 represente. de l'hydrogene, un .. alkyle ou · un 
alkyle halogene, 

et 

R1 
a) represente un radical d'hydrocarbure cycll­

que sature ou insature ou aliphatique a chaTne 
droite ou ramifiee, qui est substitue eventuelle­
ment par un halogene, un aryle ou un heteroaryle, 
OU 

b) represente un radical aryle ou heteroaryle 
qui contient eventuellement 1 a 5 groupes substi­
tuants identiques ou differenis parmi N02, CN, N3, 

NO, CF3, des halogenes, COR1v, COORV, QRV1• 
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, SOmRx1 (m = 0,- .. 1 ou 

alkyle, aryle, alkenyle, alkinyle, alkenoxy, alkin­
oxy, aralkyle, acyle, alkylene ou dioxyalkylene, ou 
les groupes substituants alkyle et aryle precites 
peuvent etre substitues, a leur tour, par un halo­
gene, cooRv ou par 

et ou, dans les definitions precitees des groupes 
substituants R1 a RB, R1 represente de l'hydrogene, 
un alkyle, un aryle, un aralkyle, un heteroaryle ou 
un acyle, R11 et R111 sont identiques ou differents et 
representent chacun un alkyle, un aryle, un aral­
kyle ou un heteroaryle, ou R1v, Rv et Rvi sont cha­
cun identiques ou differents et representent de 
l'hydrogene, un alkyle, un aryle, un aralkyle ou un 
heteroaryle, ou les radicaux alkyle et aryle sont 
substitues eventuellement par un halogene, un 
nitro, un trifluoromethyle, un alcoxy, un alkylthio 
ou un alkyi"e, Rv11 et Rv111 sont chacun egaux ou 
differents et representent de l'hydrogene, un aryle 
ou un aralkyle ou representent un alkyle qui est 
eventuellement interrompu par 0, Sou NR1, ou 
torment avec l'atonie d'azote, un anneau a 5-7 
elements qui peut contenir 1 ou 2 elements d'an­
neaux .heterocycliques identiques ou differents 
des groupes 0, S, NR1, ou 
ou. l'un des radicaux Rvu ou Rvm represente un 
groupe acyle aliphatique a 6 atomes de carbone 
au maximum, ou R1x, Rx, Rx1, Rx11 et Rxm sont cha­
cun identiques ou differents et representent un 
alkyle, un aryle _ou un aralkyle, 
ou les radicaux alkyle, a,ryle, aralkyle, heteroal­
kyle et acyle mentionnees sous R1 a RB so·us R1 a 
Rx111 ainsi que l'anneau heterocyclique forme avec 
Rv11 et Rv111 sont eventuellement substitues, pour 
leur part, par OH, CF3, OCF3, CN, N02, un halo~ 
gene, im thioalkyle inferieur, un alkyle inferieur, 
un alkoxy inferieur; un aryle ou un aralkyle, 
et ou les groupes substituants suivants peuvent 
etre cites comme heteroaryles: · 
thienyle, furyle, pyryle, pyridyle, quinoleyle, 
isoquinoleyle, pyrimidyle, pyridazinyle, -
quinazolyle, quinoxalyle, benzothienyle, py­
razolyle, imidazolyle, oxazolyle, 
isoxazolyle, thiazolyle, triazolyle, · 
oxydiazolyle, pyrazinyle, oxazinyle, 
thiazinyle, indolizinyle, indolyle, benzofu­
ranyle, indazolyle, benzothienyle, 
benzimldazolyle, benzoxazolyle, 
benzisoxazolyle, benzthiazolyle, 
benztriazolyle, benzoxadiazoiyle, 
cinnolinyle, phtalazinyle, naphtyridinyle 
ou benzotriazinyle. 

. sous forme d'isomeres, de melanges d'isomeres, 
de racemates et d'antipodes optique, ainsi que de 
leurs sels qui ne presentent pas d'inconvenients 
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en pharmacie et qui, des une concentration de 
10-s g/ml provoquent dans l'oreillette gauche iso­
lee du cobaye un renforcement des contractions 
d'au moins 25%, en vue de la production de medi­
caments augmentant la penetration de l'ion Ca++ 
dans les ~ellules. 

2. Utilisation, selo la revendication· 1, des com­
poses de la formula generale (I) pour la produc­
tion de medicaments ayant un effet inotrope posi­
tif. 

3. Utilisation, selon la revendication 1, de com­
poses de la formula generale (I) pour la produc­
tion de medicaments ayant un effet de tonique 
cardiaque. 

4. Utilisation, selon la revendication 1, de com­
poses de la formule generale (I) pour la produc­
tion de medicaments ayant un effet anti-hypotoni-
que. · 

5. Utilisation, selon la revendication 1, des com­
poses de la formula generale (I} pour la produc­
tion de medicaments, afin de diminuer la teneur 
en sucre dans le sang. 

6. Utilisation, selon la revendication 1, des com­
poses de la formule generale (I) pour la produc­
tion de medicaments, en vue de la decongestion 
des muqueuses. 

7. Utilisation, selon la revendication 1, de com­
poses de la formula generale (I) pour la produc­
tion de medicaments, afin d'influencer le metabo­
lisme des sels et des liquides .. 

8. Utilisation; selon les revendications 1 a 7, des 
composes de la formula generale (I) et, selon la 
revendication 1, dans laquelle: 
n represente 0, 1 ou 2 

R1 
a) represente de l'hydrogene, un radical d'hy­

drocarbure aliphatique a chaine droite OU rami­
fiee, cyclique sature ou non sature, avec au maxi­
mum 10 atomes de carbone qui contient eventuel­
lement 1 . ou 2 heteroelements de chaine identi­
ques ou differents des groupes 0, CO, S, 802, 

= N-, ou NR1 et ou ce radical d'hydrocarbure est 
substitue eventuellement par un halogene N02, 

CN, N3, hydroxy, avec 1 a 4 atomes de Carbone, du 
phenyle, du naphtyie ou de l'Mteroaryle oi.J 

b) represente un radical phenyle, naphtyle ou 
heteroaryle ou ces radicaux portent eventuelle­
ment 1 a 3 groupes SUbStituants identiques OU 

differents des groupes phenyle, alkyle, alkenyle, 
alkinyle, alkenoxy, alkinoxy avec, chaque· fois; un 
maximum de 4 atomes de carbone, aralkyle avec 
7 a 14 atomes de carbone, acyle avec un maxi­
mum de 6 atomes de carbone, alkylene, dioxyalky­
lene, avec un maximum de 4 atomes de carbone 
dans la chaine alkylene, un halogene, CF3, OCF3, 
SCF3, N02, CN, N3, COR1v, COORv, 0Rv1, NR1 ou 
NRVllRV111 , OU les radicaux alkyle, alkoxy et aryle 
des groupes substituants precites peuvent etre 
substitues a leur tour a nouveau par un halogene, 
COORV OU NRVllRV111, OU ' 

c) represente le' radical NRv1iR1• · 

et ou les radicaux R1, R11, R111 , R1v, RV; Rv1, Rv" et Rvm 
mentionnes sous a), b) et c) ont la signification 
. indiquee ci-dessous, 
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R2 
a) represente un groupe substituant indique 

sous R1, mais ne doit pas etre identique a celui-ci, 
OU 

b) represente le radical NHR' ou 

/Rx 
N-C,. 

"RIX 

ou R1, R'x et Rx possedent la signification mention­
nee ci-dessous, 
ou les groupes substituants 
R1 et R2 torment ensemble un anneau sature ou 
insature a 5 OU 7 elements qui contient eventuelle­
ment 1 ou 2 elements d'anneaux identiques ou 
differents des groupes 0, S, NR1 ou CO et qui 
contient eventuellement 1 a 3 groupes substi­
tuants identiques ou differents des groupes halo­
gene, hydroxy, alkyle, alkoxy, avec chacun 1 a 4 
atomes de carbone, phenyle, naphtyle ou aralkyle 
avec 7 a 14 atomes de carbone, 

... R3 represente .un groupe substituant mentionne 
sous R2 et est identique a celui-ci ou est different 
·de celui-ci, ou un seul des deux groupes substi­
tuants R2 ou R3 represente chaque fois un alkoxy, 
un alkylthio OU NHR1, 
R4 

a) represente de l'hydrogene, N02, NO, CN, 
SOm-R'x (m = 0, ou 2), un halogene, 

ou R1, Rv11 , Rv111 , Rx' et RXl 11 ont la signification men­
tionnee ci-dessous, ou 

b) represente un radical d'hydrocarbure cycli­
que ramifie ou non ramifie, aliphatique sature ou 
non sature, avec au maximum 1.0 atomes de car­
bone, qui est substitue eventuellement·par un ha­
logene, OH, CN, un alkoxy, un alkylthio, avec cha­
que fois 1 a.4 atomes de carbone, un phenyloxy, 
un naphtoxy, COORv ou .. · 

ou Rv, Rvn et Rvm ont la signification mentionnee 
ci-dessous, ou · 

c) represente un radical d'hydrocarbure aroma­
tique avec de 6 a 10 atomes de carbone ou un 
anneau heterocyclique sature ou insature a 5 a 7 
elements avec 1 a 3 heteroelements identiques 
ou differ~nts du groupe o, s, -N =. NR'. ou cat . 
anneau heterocyclique est relie soit par un atom~~ 
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V~ carbon.a, soit par un atome d;azote, a l'anneau 
· de la dihydropyridine et ou le radical d'hydrocar­

bure aromatique et les anneaux heterocycliques 
portent eventuellement 1 a 3 groupes substituants 
identiques ou differents du groupe des halogenes, 
OH, CN, CF3, OCF3, SCF3, N02, alkyle, alkoxy avec 
chaque fois 1 a 4 atomes de carbone, phenyle, 
naphtyle et 

OU 

d) represente un radical 

x 
II . 
C-Y-R8 

ou X est de l'oxygene, du soufre ou NR1 et ou Y 
represente une liaison simple, 0, S ou NR1 et ou 
R8 a la signification mentionnee pour R1 et est 
identique au substituant R1 ou est different de 
celui-ci ou 

e) represente le radical 

--, ' R&' R7' 

(R\(<('"-f!" 
' ... R3~N\R2· 

I ' 
(CO)n·} 
I / 
R1:, 

ou n', R1', R2', R3', Rs', R6' et R7' ont la signification 
indiquee pour n, R1, R2, R3, Rs, R6 et R7 et sont 
identiques a ceux-ci ou differents de ceux-ci et · 
R4" et R4"" sont identiques ou differents et repre­
sentent, chaque fois, un radical reduit d'un atome 
d'hydrogene des .groupes substituants mention­
nes pour R4 SOUS a) a b}, OU 
R2 et R4 constituent ensemble un anneau ramifie, 
non ramifie, sature OU insature a 5 a 7 elements, 
qui contient eventuellement 1, 2 OU 3 elements 
d'anneau identiques ou differents des groupes 0, 
CO, CS, C=NR1, =N-, NR1 ou SOm (m = 0 ou 2) et 
qui est eventuellement substitue par un halogene, 
un hydroxy, un alkoxy, avec 1 a 4 atomes de 
carbone, un radical phenyle, naphtyle, aralkyle 
avec 7 a 14 atomes de Carbone, . . 

ou qui est disubstitue par une chaine alkylene 
droite oli ramifiee, avec 3 a 8 atomes de carbone 
et ou cet anneau commun de R2 et R4 peut former 

. aussi directement un anneau avec l'anneau com-
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mun de R1 et R2 et ou les radicaux R1, R", Rm R~" . 
Rvm ont la signification mentionnee ci-desso

1

us ' 
R5 possede la signification mentionnee pour R4, et 
est identique a R4 ou est different de celui-ci 
R6 represente de l'hydrogene, un alkyle o~ un 
alkyle halogene, avec chaque fois 1 a 4 atomes de 
carbone et 
R7 

a) represente un radical d'hydrocarbure cycli­
que sature OU insature aliphatique a chaine droite 
ou ramifiee, avec 10 atomes de carbone au maxi­
mum, qui est substitue eventuellement par un ha­
logene, un groupe phenyle, naphtyle ou hetero­
aryle, ou 

b) represente un radical phenyle, naphtyle ou 
heteroaryle qui contient eventuellement 1 a 3 
groupes substituants identiques ou differents 
parmi les groupes N02, halogene, CN, N3, NO, CF3, 

COR1v, COORv, 0Rv1, 

, SOmRx1 (m = 0, _1 
/R' 

OU 2), N, I 

'ORVI 

alkyle avec 1 a 4 atomes de carbone, phenyle, 
naphtyle, alkenyle, alkinyle, alkenoxy, alkinoxy 
avec chaque fois 4 atomes de carbone au maxi­
mum, aralkyle avec 7 a 14 atomes de carbone, 
acyle avec 1 a 4 atomes de carbone, alkylene ou 
dioxyalkylene avec chaque fois 4 atomes de car­
bone au maximum, ou les groupes substituants 
alkyle et aryle precites peuvent etre substitues a 
nouveau a leur tour par un halogene, COORv ou 

et ou, dans les definitions precitees des groupes 
substituants R1 a R7, 

R1 represente de l'hydrogene, un alkyle a 1 a 6 
atomes de carbone, un phenyle, un naphtyle, un 
aralkyle a 7 a 12 atomes de Carbone, Un heteroa­
ryle ou un acyle a 7 atomes de carbone au maxi­
mum, 
ou R11 et R111 sont identiques ou differents et repre­
sentent chacun un alkyle a 1 a 6 atomes de car­
bone, un phenyle, un naphtyle, un aralkyle avec 
7. a 12 atomes de Carbone OU un heteroaryle, 
Rv11 , Rv et Rvrsont chaque fois identiques ou diffe­
rents et representent de l'hydrogene, un alkyle 
avec 1 a 6 atomes de carbone, un phenyle, un 
naphtyle, un aralkyle avec 7 a 12 atomes de car­
bone ou un heteroaryle, les radicaux alkyle et 
aryle etant eventuellement substitues par halo­
gene, nitro, trifluoro-methyle, alcoxy, alkylthio et 
alkyle avec chaque fois 1 a 4 atomes de carbone, 
Rvu et Rvm sont chaque fois identiques ou diffe­
rents et representent de l'hydrogene, un phenyle, 
un naphtyle ou !Jn aralkyle a 7 A 12 atomes de 
Carbone, OU Un al kyle a .1 a 6 atomes de Carbone 
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~~i es~ interrompue eventuellement pa; 0, 5 ou 
NR1 OU . 

constituent, avec l'atome d'azote, un anneau a 5 
a 7 elements qui peut contenir 1 OU 2 elements 
d'anneaux heterocycliques identiques ou diffe­
rents des groupes 0, 5 ou NR1 ou 
ou l'un des radicaux Rvn et Rv111 represente un 
groupe acyle aliphatique avec 6 atomes de car­
bone au maximum, R1x, Rx, Rx11 et Rxm sont chaque 
fois identiques ou differents et representent un 
alkyle avec 1_ a 6 atomes de carbone, un phenyle, 
un naphtyle ou un aralkyle a 7 a 12 atomes, 
ou les radicaux alkyle, aryle, aralkyle, heteroaryle 
et acyle mentionnes sous R1 a R8, ainsi que l'an­
neau heterocyclique forme avec R6 et R7 sont · 
substituees eventuellement, pour leur part, par 
OH, CFs. OCF3, CN, N02, un halogene, un alkyle a 
1 a 4 atomes de carbone, un alkoxy, un alkylthio 
a 1 a 4 atomes de carbone, un radical phenyle ou 
benzyle, et ou les groupes substituants suivants 
peuvent etre mentionnes comme Mteroaryles: 

thienyle, furyle, pyryle, pyridyle, 
quinoleyle, isoquinoleyle, pyrimidyle, 
pyridazinyle, quinazolyle, quinoxalyle, 
benzothienyle, pyrazolyle, imidazolyle, 
oxazolyle, isoxazolyle, thiazolyle, triazolyle, 
oxydiazolyle, pyrazinyle, oxazinyle, 
thiazinyle, indolizinyle, indolyle, 
benzofuranyle, indazolyle, benzothienyle, 
benzimidazolyle, benzoxazolyle, 
benzisoxazolyle, benzthiazolyle, 
benztriazolyle, benzoxadiazolyle, cinnolinyle, 
phtalazinyle, naphtyridinyle ou 
benzotriazinyle, · 
sous forme d'isomeres, de melanges d'isomeres, 
de racemates et d'antipodes optiques, airisi que 
de leurs sels ne presentant pas de contra-indica­
tions pharmaceutiques. 

9. Utilisation, selon Jes revendications 1a7, des 
comp·oses de la formule generale (I} selon la re-
vendication 1, dans laquelle · 
n represente 0 ou 1, 

R1 
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a) represente un radical d'hydr0carbure cycli- 45 

que a chaine droite ou ramifiee, aliphatique sature 
OU non sature, avec 10 atomes de Carbone au 
maximum, qui contient eventuellement 1 ou 2 ele-
ments de chaine heterocyclique identiques ou dif-
ferents pari'ni 0, CO, S, .. = N- ou NR1 et oil ce 50 

radical d'hydrocarbure est substitue eventuelle-
ment par F, Cl, Br, N02, CN, OH, un ph!imyle ou un 
pyridyle ou · · 

. b} represente un radical phenyle, naphtyle OU 

pyridyle ou ces radicaux portent eventue11ement 55 
1 ou 2 groupes supstituants identiques ou diffe-
rents faisant partie des groupes plienyle, alkyle, 
alkenyle, alkoxy, alkenoxy avec chaque fois 4 ato-
mes de carbone au maximum,· benzyle, acetyle, 
alkylene, dioxyalkylene avec 2 a 4 atomes de car- ··so 
bone, fluor, chlore, brome, CF3, OCF3, SCF3, N02, 
CN, COORv, 0Rv1, NA.1 ou NRv11Rv111, ou les radicaux 
alkyle, alkoxy et aryle des groupes substituants · 
precites peuvent etre substitues a leur tour a nou-
veau par un halogene ou 85 

55 

108 

c) represente le radical NRv11RVl11, 

et OU les radicaux R1 a RVIHmentionnes sous a), b) 
et c) ont la signification mentionnee ci-dessous. 

R2 
a) represente l'un des groupes substituants 

mentionnes sous R1 mais ne doit pas etre identi­
que a celui-Ci OU 

b) represente le radical NHR' ou 
Rx 

N=C/ 
'\.RIX 

ou R1, R1x et Rx possedent la signification mention-
nee ci-dessous . 
ou les groupes substituants 
R1 et R2 torment ensemble un anneau sature ou 
insature a 5 a 7 Eilement5, qui contient eventuelle­
ment un ou 2- elements d'anneau identiques ou 
differents faisant partie des groupes 0, 5, NR1 ou 
CO et qui contient eventuellement 1 ou 2 groupes 
substituants identiques ou differents faisant partie 
des groupes halogene, hydroxy, alkyle, alkoxy, 
avec de 1 a 4 atomes de carbone, phenyle ou 
benzyle, . 
R3 represente l'un des groupes substituants men­
tionnes sous R2 et est identique a celui-ci ou diffe­
rent de celui-ci, tandis qu'un seul des deux grou­
pes substituants R2 ou R3 represente chaque fois 
un alkoxy, un alkylthio ou NHR1, 

R4 
a) rep.resente de l'hydr'o.gene, N02, CN, 5Rx1, 

S02Rx1, . 

RVlll /H ./ 
N I N RVlll 

'\.Rv11 ""-c~N/ . 
"RVll 

/RI 
OU N 

"QRVI 

ou R1, Rv1 Rv11, Rvm et R1x ont la signification men­
tionnee ci-dessous, 

b) represente un radical alkyle ou cycloalkyle 
ramifie ou non ramifie, avec 8 atomes de carbone 
au maximum qui est substitue eventuellement par 
un halogene, un hydroxy, un cyano, un alkoxy a 1 
a 4 atomes de carbone, un phenyloxy, COORv ou 

ou Rv, Rvn et Av111 ont la signification mentionnee 
ci-dessous, ou . 

c) represente un radical d'hydrocarbure aroma­
tique a 6 a 10 atomes de Carbone, OU un anneau 
heterocyclique sature OU insature a 5 a 7 el9-
ments; avec 1 a 3 elements heterocycliques identi­
ques ou differents, choisis dans tes groupes 0, S, 
= N-, NR1, ou cet anneau heterocyclic;:iue est rell6 
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~oit par un atome de carbone, soit par un atome 
~d'azote, a l'anneau de la dihydropyridine et ou le 

radical d'hydrocarbure aromatique et les anneaux 
heterocycliques portent eventuellement un ou 
deux groupes substituants identiques ou diffe­
rents, choisis parmi les groupes des halogenes, 
hydroxy, cyano, CF3, N02, ph9nyle, alkyle et al­
koxy avec, chacun; 1 a 4 atomes de carbone, ou 

d) represente le radical 

x 
II 

·c-Y-R8 

ou X represente de l'oxygene ou NR1 et ou Y repre­
sente une liaison simple, de l'oxygene ou NR1 et 
ou R8 a la signification mentionnee pour R1 et est 
identique au groupe substituant ou est differem de 
celui-ci ou 

e) represente le radical --~ ' Ra'. Rr 

(R'yyR~-R'"" 

"' -R3) NJ\R2· 

I } 
(CO)n·1 I / . 
R1:,. 

ou n', R1', R2', R3', R5', R&' et R7' ont la signification 
indlquee pour n, R1. R2, R3, R5, R6 et R7 et sont 
identiques a ceux-ci ou differents de ceux-ci et R4 •. 

et R4 .. sont identiques ou differents et represen­
tent chacun un radical diminue d'un atome d'hy­
drogene des groupes substituants mentionnes 
pour R4 sous a) a d), o(J 
R2 et R4 torment ensemble un anneau ramifie ou 
non ramifie, sature ou non sature, a 5 ou 7 ele­
ments, qui contient eventuellement un ou deux 
elements d'anneau identiques OU differents, choi­
sis dans les groupes 0, CO, CS, C=NR1, =N-ou 
NR1 et qui est eventuellement · substitue par un 
halogene ou un hydroxy, 

. ou R1 a la signification mentionnee ci-dessous, 
R5 possede la signification mentionnee pour R4 

et est identique a R4 ou different de celui-ci, ou 
R5 et R3 torment ensemble un anneau qui est defini 
comme pour R2 et R4 et qui est identique a celui-ci 
ou different de celui-ci, 
R6·represente de l'hydrogene ou un radical alkyle · 
a 1 a 4 atomes de carbone, qui est substitue even­
tuellement par: le fluor, le chlore, le brome et 

R7 . 

a) represente un radical d'hydrocarbure cycli­
que sature ou insature, aliphatique a chaine droite 
ou ramifiee, a 8 atomes de carbone au maximum, 
qui est substitue eventueilenient par un halogene, 
OU 

. b) represente un radical phenyle ou heteroaryle 
qui contient eventuellement 1 a 3 groupes substi­
tuants identiques ou differents, choisis parmi les 
groupes N02, CN, N3, un halogene, COR'v. CORv, 
ORv', SRx',. . .. 
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phenyle, alkyle, avec 1 a 4 atomes de carbone, 
benzyle OU acyle a 1 a 4 atomes de Carbone, 
ou, dans les definitions precitees des groupes 
substituants 
R1 a R8 

R1 represente de l'hydrogene, un alkyle a 1 a 6 
atomes de carbone, un ph9nyle, un naphtyle, un 
benzyle, un phenethyle, un Mteroaryle ou un 
acyle a 4 atomes de carbone au maximum, 
R11 et R111 sont identiques ou differents et represen­
tent chacun Un alkyle a 1 a 6 atomes de Carbone, 
un phenyle, un naphtyle, un benzyle ou un hete-
roaryle, . 
R1v, Rv et RVI sont chaque fois identiques ou diffe­
rents et representent de l'hydrogene, un alkyle a 
1 a 6 atomes de carbone, un phenyle, uri naphtyle, 
un benzyle ou un heteroaryle, ou les radicaux 
alkyle, phenyle et benzyle sont eventuellement 
substitues par fluor, chlore, nitro, CF3, methyle, 
methoxy et methylthio, 
Rv11 et Rvm sont chaque fois indentiques ou diffe:. 
rents et representent de. l'hydrogene, un phenyle 
OU UO benzyle OU Un alkyle a 1 a 6 atomes de 
carbone, qui est interrompu eventuellement par 0 
ou par NR1, ou 
torment avec l'atome d'azote, un anneau a 5 a 7 
elements qui peut contenir 1 OU 2 elements d'an­
neau heterocycliques identiques ou different~. 
choisis dans les groupes 0, Sou NR1, 

OU 
ou l'un des radicaux Rv11 ou Rvm represente un 
groupe acyle allphatique avec 6 atomes de car-
bone au maximum et · 
R1x, Rx, Rx1, Rxn et Rxm sent chaque fois identiques 
ou differents et representent un groupe alkyle a 1 
a 6 atomes de Carbone, Un phenyle OU Un benzyle, 
OU les groupes substituants suivants peuvent etre 
mentionnes comma heteroaryles: 
thienyle, furyle, pyryle, pyridyle, 
quinoleyle, isoquinoleyle, pyrimidyle, 
pyridazinyle, quinazolyle, quinoxalyle, 
benzothienyle, pyrazolyle, imidazolyle, 
oxazolyle, isoxazolyle, thiazolyle, 
triazolyle, oxydiazolyle, pyrazinyle, 
oxazinyle, thiazinyle, indolyle, 
benzofuranyle, indazolyle, benzothienyle, 
benzimisazolyle, benzoxazolyle, 
benzisoxazolyle, benzthiazofyle,· 
benztriazolyle et benzoxadiazolyle. 

10) Utilisation, selon les revendications 1 a 7, 
des composes de la formula generale (I) selon la 
revendication 1, dans laquelle · 
n represente 0 · 

RI 
a) represente de l'hydrogene, un radical d'hy­

drocarbure aliphatique avec 6 atomes de carbone 
au rnaximum, qui contient eventuellement un ele­
ment de chaine heterocyclique choisi dans les 
groupes 0, CO, = N- ou NR1 et qui est substitue 
eventuellement par un halogene, un groupe nitro, 
hydroxy ou phenyle, ou 
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b) represente un radical phenyle ou pyridyle qui 
est substitue eventuellement par un halogene, 
N02, CF3, OCF3, CN, COORV ou NRvnRvm, 
R2 represente l'un des groupes substituants men­
tionnes sous R1 mais n~ doit pas etre identique a 
celui-ci ou represente l~un des radicaux NHR' ou 
N=CRXRXI, 
R3 represente l'un des groupes substituants men­
tionnes sous R2 et est identiques a celui-ci ou 
different de celui-ci, 

R4 
a) represente de l'hydrogene, N02, NRv11Rv111 , 

NH-CO-NRVllRVlll OU un halogene, OU 

b) represente un radical alkyle a 1 a 4 atomes 
de carbone, qui est substitue eventuellement par · 
un halogene, OH, CN, un groupe alkoxy a 1 a 4 
atomes de carbone, COORv ou NRv11Rv111, ou 

c) represente ungroupephenyle, pyridyleouthie­
nyle qui est substitue eventuellement par un halo­
gene, OH, CN, un alkyle ou un alkoxy,.avec chaque 
fois 1 a 4 atomes de Carbone OU par NRVllRVlll OU 

d) represente le radical 

x 
II . 
C-Y-Ra 

ou X represente de l'oxygene et Y represente une 
liaison simple, l'oxygene ou NR1 et oil R8 a la 
signification mentionnee pour R1 ·et est identique 
au groupe substituant R1 ou different de celui-ci ou 

e) represente le radical 

--, ' R&' R7' 

(RyyR'·-R··· ·. 
.. -R3'1 N)\R2' . 

I I 
(CO)n·i' 
I ~ . 
R1~ 

ou n', R1
', R2

', R3', R5', R6' et Rr ont la signification 
mentionnee pour n, R1, R2, R3, Rs; Re et R7 et sont 
identiques a ceux-ci ou· differents de ceux-ci, et 
R4

" et R4·• sont identiques ou differents et repre- . 
sentent chacun un radical diminue d'un atome 
d'hydrogene des groupes substituants ·mention­
nes pour R4 SOUS a) a d), OU 
R

2 
et R4 torment ensemble un anneau, a 5-7 ele­

ments, qui contient eventuellement un ou deux 
elements d'anneau identiques OU differents choi­
~iS dans les groupes 0, CO, CS, C = NR', et qui est 
eventuellement substitue par un halogene 
Rs possede la signification mentionnee po~r R4 et 
est identique a R4 ou different de celui-ci 
~6 

represente de l'hydrogehe ou un radic~I alkyle 
a· 1 a 4 atomes de carboile, et R7 possede · 1a 
signification mentionnee ci-dessus, 
ou, dans les definitions precitees, les groupes 
substituants designes par des chiffres remains R' 
a Rvm possedent la signification mentionnee a la 
revendication 4. 
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11) Utilisation, selon les revendications 1 a 7, 
des compose.s de la formule generale 1 selon la 
revendication 1, dans laquelle au moins l'un.des 
groupes substituants R4 et Rs represente N02 eU 
ou daris laquelle R2 et R4 torment ensemble ou 
bien dans laquelle R3 et Rs ferment ensemble un 
anneau de lactone. 

12) Composes de la formule generale (I) 

dans laquelle au moins l'un des groupes substi­
tuailts R4 et Rs represente les groupes 

N/H RVlll 

"-co-N/ 
".Rvu 

ou Rvm et Rvn et I~~ gro~pes substituants R1, R2, R3, 
R6, R7 et n, ainsi que le radical restant de R4 et Rs 
ont les significations mentionnees aux reveridica­
tions 1 et 8 a 11. 

13) Composes de la formule generale (I) 

dans laquelle au moins l'un des groupes substi­
tuants R4 et Rs represente un radical methyle, 
tandis que R1, R2, R3, R6, R7 n, ainsi que le radical 
restant de R4 et Rs ont la signification mentionnee 
aux revendications 1 et 8 a 11. 

14) Composes de la formule generale (I) 
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~ans laquelle l'un des radicaux R4 ou Rs repre­
sente de l'hydrogene, R1 represente de l'hydro­
gene et n represente o et R2, R3, R6 et R7, ainsi que 
l'autre radical de R4 et R5 ont la signification men­
tionnee dans les revendications .1 et 8 a 11. 

15) Composes de la formula generale (I). 

dans laquelle l'un des radicaux R4 ou Rs repre­
sente un halogene et ou R1. R2, R3, R6 et R7 et n, 
ainsi que l'autre radical de R4 ou Rs ont la signifi­
cation mentionnee aux r~vendications 1et8 a 11. 

16) Composes selon la revendication 15, dans 
lesquels les radicaux R4 ou Rs representent du 
fluor ou du chlore. 

17) Procede pour la production de composes 
selon les revendications 12 a 16, caracterise en ce 
que l'on fait reagir 

a) des composes carbonyles de la formula ge- · 
nerale (II) 

Rs-c-Rs (II) 

II 
0 

avec des cetones des formulas (Ill) et (IV) 

R4-CHrG-R2 (Ill) Rs-CH:z-V-R3 (IV) 
II II 
0 0 

et des amines primaires de la formula (V) 

H2N-{CO)n-R1 {V) 
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dans lesquels n = 0, 
eventuellement en presence de solvants inertes, 
OU 

b) des composes carbonyles de la formule (II) 

(II) 

avec des enamines de la formula (VI) 

(VI) 

et des cetones de la formule (IV) 

(IV) 

eventuellement en presence de solvants inertes 
OU 

c) des enamines de la formule (VI) 

R4-CH = C-NH-(CO)n-R1 (VI) .. I 
R2 

avec des composes ylidenes de la formula (VIII) 
eventuellement en presence de solvants inertes, 
OU 

d} ou que l'on transforme un ou plusieurs grou­
pes fonctionnels des dihydropyridines suivant les · 
procedes classiques de !'hydrolyse, de l'esterifi­
cation, de la transesterification, de la lactonisa­
tion, de la condensation, de l'acylation, de la re­
duction ou de la cyclisation. 

18) Medicaments contenant au moins un com- . 
pose selon les revendications 12 a 16. 

19) Procede de preparation de medicaments, 
caracterise en ce que l'on introduit au moins un 
compose selon les revendications 11 a 16, even­
tuellement avec utilisation de substances de sup­
port ou d'adjuvants dans une formulation d'appli­
cation appropriee. 
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