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(57) Формула изобретения
1. Соединение формулы I

где R1 выбирают из водорода, C1-C6-алкила и замещенного или незамещенного
арила;

R2 и R3 независимо выбирают из водорода и галогена;
R4 и R5 независимо выбирают из водорода, C1-C6-алкила и циклоалкила или

образуют вместе с азотом, к которому они присоединены, замещенную или
незамещенную гетероциклильную группу; при условии что R4 и R5 не являются оба
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водородом,
n представляет собой целое число, выбранное из 1, 2, 3, 4, 5, 6, 7 и 8,
или их фармацевтически приемлемую соль, стереоизомер, пролекарство или сольват.
2. Соединение по п.1, в котором R1 представляет собой водород, C1-C3 алкил,

незамещенный фенил или фенил, замещенный C1-C3 алкилом, более предпочтительно
водород, метил, фенил или 4-метилфенил.

3. Соединение по п.2, в котором R2 и R3 независимо выбирают из водорода и
галогена, более предпочтительно водорода и хлора.

4. Соединение по п.1, в котором один из R2 и R3 находится в пара-положении
фенильной группы.

5. Соединение по п.1, в котором R4 и R5 образуют вместе с азотом, к которому они
присоединены, замещенную или незамещенную гетероциклильную группу,
предпочтительно выбранную из пиперидина, пиперазина, имидазола, пирролидина,
морфолина и азепана.

6. Соединение по п.1, в котором n представляет собой целое число, выбранное из 2,
3, 4, 5 и 6.

7. Соединение по п.1, которое представляет собой:
1-{3-[4-(4-хлорфенил)-5-фенил-[1, 2, 3]триазол-2-ил]-пропил}-пиперидин;
1-[3-[4-(п-хлорфенил)-5-фенил-([1,2,3]триазол-2-ил)пропил]-имидазол;
1-[3-[4-(3,4-дихлорфенил)-5-фенил-([1,2,3]триазол-2-ил)пропил]-пирролидин;
1-{3-[4-(2,4-дихлорфенил)-5-п-толил-[1,2,3]триазол-2-ил]-пропил}-пиперидин;
4-{3-[4-(2,4-дихлорфенил)-5-п-толил-[1,2,3]триазол-2-ил]-пропил}-морфолин;
1-[3-[4-(п-хлорфенил)-5-фенил-([1,2,3]триазол-2-ил)пропил]-гомопиперидин;
1-[3-[4-(3,4-дихлорфенил)-5-фенил-([1,2,3]триазол-2-ил)пропил]-имидазол;
1-[3-[4-(3,4-дихлорфенил)-5-фенил-([1,2,3]триазол-2-ил)пропил]-гомопиперидин;
циклогексил-[3-[4-(3,4-дихлорфенил)-5-фенил-([1,2,3]триазол-2-ил)пропил]-амин;
1-{4-[4-(4-хлорфенил)-5-фенил-[1,2,3]триазол-2-ил]-бутил}-пиперидин;
1-{2-[4-(4-хлорфенил)-5-фенил-[1,2,3]триазол-2-ил]-этил}-пиперидин;
4-{2-[4-(4-хлорфенил)-5-фенил-[1,2,3]триазол-2-ил]-этил}-морфолин;
1-[2-[4-(п-хлорфенил)-5-фенил-([1,2,3]триазол-2-ил)этил]-пирролидин;
1-{5-[4-(4-хлорфенил)-5-фенил-[1,2,3]триазол-2-ил]-пентил}-пиперидин;
4-(4-хлорфенил)-5-фенил-2-(3-пирролидин-1-ил-пропил)-2H-[1,2,3]триазол;
1-{3-[4-(4-хлорфенил)-5-фенил-[1,2,3]триазол-2-ил]-пропил}-4-фенилпиперидин;
4-{3-[4-(4-хлорфенил)-5-фенил-[1, 2, 3]триазол-2-ил]-пропил}-морфолин;
1-{3-[4-(4-хлорфенил)-5-фенил-[1,2,3]триазол-2-ил]-пропил}-4-фенилпиперазин;
1-[3-(4-метил-5-фенил-[1,2,3]триазол-2-ил)-пропил]-пиперидин;
1-[3-(4-фенил-[1,2,3]триазол-2-ил)-пропил]-пиперидин;
1-{3-[4-(4-бром-2-фторфенил)-[1,2,3]триазол-2-ил]-пропил}-пиперидин;
1-[2-(4-фенил-2H-[1,2,3]триазол-2-ил)-этил]-азепан;
циклогексил-[3-(4-фенил-2H-[1,2,3]триазол-2-ил)пропил]-амин;
1-[4-(4-фенил-2H-[1,2,3]триазол-2-ил)-бутил]-азепан;
1-[3-(4-фенил-2H-[1,2,3]триазол-2-ил)-пропил]-азепан;
4-[3-(4-фенил-2H-[1,2,3 ]триазол-2-ил)-пропил]-морфолин;
1-[2-(4-фенил-2H-[1,2,3]триазол-2-ил)-этил]-пиперидин; или их фармацевтически

приемлемую соль, изомер, пролекарство или сольват.
8. Соединение по п.1, которое представляет собой их соль щавелевой кислоты.
9. Соединение по п.8, которое представляет собой:
оксалат 1-[2-(4-фенил-2H-[1,2,3]-триазол-2-ил)-этил]-азепана;
оксалат циклогексил-[3-(4-фенил-2H-[1,2,3]-триазол-2-ил)пропил]-аммония;
оксалат 1-[4-(4-фенил-2H-[1,2,3]-триазол-2-ил)-бутил]-азепана;
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оксалат 1-[3-(4-фенил-2H-[1,2,3]-триазол-2-ил)-пропил]-азепана;
оксалат 4-[3-(4-фенил-2H-[1,2,3]-триазол-2-ил)-пропил]-морфолина-4;
оксалат 1-[2-(4-фенил-2H-[1,2,3]-триазол-2-ил)-этил]-пиперидина.
10. Способ получения соединения формулы (I), определенного по пп.1-9 или его

соли, стереоизомера, пролекарства или сольвата, который включает реакцию
алкилирования соединения NHR4R5 соединением формулы (IV)

где R1 выбирают из водорода, C1-C6 алкила и замещенного или незамещенного
арила;

R2 и R3 независимо выбирают из водорода и галогена;
R4 и R5 независимо выбирают из водорода, C1-C6 алкила и циклоалкила, или

образуют вместе с азотом, к которому они прикреплены, замещенную или
незамещенную гетероциклильную группу; а

n представляет собой целое число, выбранное из 1, 2, 3, 4, 5, 6, 7 и 8, при условии,
что R4 и R5 не являются оба водородом.

11. Способ по п.10, в котором соединение формулы (IV) получают посредством
алкилирования соединения формулы (III)

n-алкилдибромидом формулы [Br-(-CH2-)n-Br];
где R1, R2, R3 и n определены по п.10.
12. Способ по п.11, в котором соединение формулы (III) получают посредством

циклоприсоединения азида три-n-бутилолова к соединению формулы (II)

где R1, R2 и R3 определены по п.10.
13. Фармацевтическая композиция, которая содержит соединение, определенное по

любому из пп.1-9, или его фармацевтически приемлемую соль, стереоизомер,
пролекарство или сольват, и фармацевтически приемлемый носитель,
вспомогательное вещество или среду.

14. Соединение формулы (I), определенное по любому из пп.1-9, для применения в
качестве лекарственного средства.
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15. Соединение формулы (I), определенное по любому из пп.1-9, для применения в
лечении диареи, липопротеиновых нарушений, гиперлипидемии,
гипертриглицеридемии, гиперхолестеринемии, ожирения, гемикрании, артрита,
гипертензии, аритмии, язвы, глаукомы, нарушений обучаемости, памяти и внимания,
нарушений познавательной способности, нейродегенеративных заболеваний,
демиелинизирующих заболеваний, привыкания к лекарственным средствам и
химическим веществам, включающим кокаин, амфетамин, этанол и никотин; поздней
дискинезии, ишемического инсульта, эпилепсии, инсульта, стресса, рака,
психопатических состояний, в частности депрессии, тревожности или шизофрении;
воспалительных или аутоиммунных заболеваний.

16. Соединение формулы (I), определенное по любому из пп.1-9, для применения в
лечении боли, особенно невропатической боли, воспалительной боли или других
болезненных состояний, в том числе аллодинии и/или гипералгезии.

17. Применение соединения формулы I, определенного по любому из пп.1-9, при
получении лекарственного средства для лечения или профилактики заболевания или
патологического состояния, опосредованного сигма-1 рецептором.

18. Применение по п.17, в котором заболевание представляет собой диарею,
липопротеиновые нарушения, гиперлипидемию, гипертриглицеридемию,
гиперхолестеринемию, ожирение, гемикранию, артрит, гипертензию, аритмию, язву,
глаукому, нарушения обучаемости, памяти и внимания, нарушения познавательной
способности, нейродегенеративные заболевания, демиелинизирующие заболевания,
привыкание к лекарственным средствам и химическим веществам, включающим
кокаин, амфетамин, этанол и никотин; позднюю дискинезию, ишемический инсульт,
эпилепсию, инсульт, стресс, рак, психопатические состояния, в частности депрессию,
тревожность или шизофрению; воспалительные или аутоиммунные заболевания.

19. Применение по п.17, в котором заболевание представляет собой боль, особенно
невропатическую боль, воспалительную боль или другие болезненные состояния, в
том числе аллодинию и/или гипералгезию.

20. Способ лечения или профилактики заболевания, выбранного из диареи,
липопротеиновых нарушений, гиперлипидемии, гипертриглицеридемии,
гиперхолестеринемии, ожирения, гемикрании, артрита, гипертензии, аритмии, язвы,
глаукомы, нарушений обучаемости, памяти и внимания, нарушений познавательной
способности, нейродегенеративных заболеваний, демиелинизирующих заболеваний,
привыкания к лекарственным средствам и химическим веществам, включающим
кокаин, амфетамин, этанол и никотин; поздней дискинезии, ишемического инсульта,
эпилепсии, инсульта, стресса, рака, психопатических состояний, в частности депрессии,
тревожности или шизофрении; воспалительных или аутоиммунных заболеваний, боли,
невропатической боли, воспалительной боли или других болезненных состояний, в
том числе аллодиниии и/или гипералгезии, который включает введение пациенту,
который нуждается в подобном лечении, терапевтически эффективного количества
соединения формулы (I), определенного по любому из пп.1-9, или его
фармацевтической композиции.

21. Применение соответствующего соединения формулы I, определенного по
любому из пп.1-9, в качестве фармакологического средства или в качестве
анксиолитика или иммунодепрессанта.
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