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REIVINDICACIONES

1. Un compuesto que tiene la siguiente estructura

R4 O Rla Rlb

BA-L N~ “R>—D*

B ~ K en donde

L es un enlazador;
BA es un agente de unién;

R1a y R1b son, independientemente, hidrégeno, alquilo C;-Cy,
alcoxi C;-C,g, alquenilo C,-C,g, alquinilo C,-Cyg, arilo Ce-Cyg, arilalquilo Cg-Csyo,
heteroarilo de 5 a 20 miembros, alquileno C,-C,o 0 heteroalquileno C;-C»q, €n
donde cuando R?*?2 es alquileno o heteroalquileno, el alquileno o heteroalquileno
se une ademas a R3 para formar un heterociclilo de 3, 4, 5, 6, 7 u 8 miembros;

R2 es hidrégeno, alquileno C;-C,,, heteroalquileno C;-C,, 0 una
cadena lateral de aminoéacido derivados de arginina, histidina, lisina, acido
aspartico, acido glutamico, serina, treonina, asparagina, glutamina, cisteina,
selenocisteina, glicina, prolina, alanina, isoleucina, leucina, metionina,
fenilalanina, tript6fano, tirosina y valina, en donde cuando R? es alquileno o
heteroalquileno, el alquileno o heteroalquileno se une ademas a R3 para formar
un heterociclilo de 4, 5 0 6 miembros;

R3 es hidrégeno, alquilo C,-C,, alquileno C;-C,y 0 heteroalquileno
C1-C2, en donde cuando R2 es alquileno o heteroalquileno, el alquileno o
heteroalquileno se une ademas a R12 o0 R? para formar el heterociclilo de 3, 4,
5, 6, 7 u 8 miembros;

R4 es hidrégeno o alquilo C;-Cyo;



R> es oxigeno, NR® o azufre;
R® es hidrégeno o alquilo C;-Cyo;

D* es un residuo de un compuesto biolégicamente activo
antiinflamatorio que comprende hidroxilo, amino o tiol;

N es cero, uno, dos, tres, cuatro, cinco o seis; y

k es un numero entero de uno a treinta.

2. El compuesto de conformidad con la reivindicacién 1, en donde el compuesto
biolégicamente activo antiinflamatorio es un esteroide o un residuo del mismo.

3. El compuesto de conformidad con la reivindicacion 1, en donde el compuesto

biolégicamente activo antiinflamatorio es un agonista de LXR o un residuo del
mismo.

4. Un compuesto que tiene la siguiente estructura

R4 (@) Rla Rlb

BAL N~ “R>—D*

B ~ kK en donde

L es un enlazador;
BA es un agente de union;

R1a y R1P son, independientemente, hidrégeno, alquilo C;-Cy,
alcoxi C,-C,o, alquenilo C,-C,q, alquinilo C5-C,o, arilo Cg-Cyg, arilalquilo Cg-Cyo,
heteroarilo de 5 a 20 miembros, alquileno C;-C,o 0 heteroalquileno C;-C5, €en



5.

6.

donde cuando R?*?2 es alquileno o heteroalquileno, el alquileno o heteroalquileno
se une ademas a R3 para formar un heterociclilo de 3, 4, 5, 6, 7 u 8 miembros;

R? es hidrégeno, alquileno C,-C,q, heteroalquileno C;-C,; 0 una
cadena lateral de aminoéacidos derivados de arginina, histidina, lisina, acido
aspartico, acido glutamico, serina, treonina, asparagina, glutamina, cisteina,
selenocisteina, glicina, prolina, alanina, isoleucina, leucina, metionina,
fenialanina, triptéfano, tirosina y valina, en donde cuando R? es alquileno o
heteroalquileno, el alquileno o heteroalquileno se une ademas a R3 para formar
un heterociclilo de 4, 5 0 6 miembros;

R3 es hidrégeno, alquilo C,-C,, alquileno C;-C,y 0 heteroalquileno
C1-C2, en donde cuando R2 es alquileno o heteroalquileno, el alquileno o
heteroalquileno se une ademas a R12 o0 R? para formar el heterociclilo de 3, 4,
5, 6, 7 u 8 miembros;

R4 es hidroégeno o alquilo C;-Cyo;
R> es oxigeno, NR® o azufre;
R® es hidrégeno o alquilo;

D* es un residuo de un compuesto biolégicamente activo
antiinflamatorio que comprende hidroxilo, amino o tiol;

N es cero, uno, dos, tres, cuatro, cinco o seis; y

k es un numero entero de uno a treinta.

El compuesto de conformidad con la reivindicaciéon 4, en donde D* es un
residuo de un esteroide que comprende hidroxilo, amino o tiol.

Un compuesto que tiene la siguiente estructura



BATL N~ "R>—D*
R? | R3
n
B ~ K en donde
H
E/N\©\/
Om/i‘t.
L es un enlazador que comprende O ;

BA es un agente de unién;

R1a y R1P son, independientemente, hidrégeno, alquilo C;-Cy,
alcoxi C;-Cyg, alquenilo C,-C,g, alquinilo C,-Cyg, arilo Cg-Cyg, arilalquilo Cg-Cyp,
heteroarilo de 5 a 20 miembros, alquileno C;-C,o 0 heteroalquileno C;-Cyg, €n
donde cuando R12 es alquileno o heteroalquileno, el alquileno o heteroalquileno
se une ademas a R?3 para formar un heterociclilo de 3, 4, 5, 6, 7 u 8 miembros;

R? es hidroégeno, alquileno C;-C,,, heteroalquileno C;-C,, 0 una
cadena lateral de aminoacidos derivados de arginina, histidina, lisina, acido
aspartico, acido glutamico, serina, treonina, asparagina, glutamina, cisteina,
selenocisteina, glicina, prolina, alanina, isoleucina, leucina, metionina,
fenialanina, triptéfano, tirosina y valina, en donde cuando R? es alquileno o
heteroalquileno, el alquileno o heteroalquileno se une ademas a R3 para formar
un heterociclilo de 4, 5 0 6 miembros;

R23 es hidrégeno, alquilo C;-C,, alquileno C;-C, 0 heteroalquileno
C:-C,0, en donde cuando R3 es alquileno o heteroalquileno, el alquileno o
heteroalquileno se une ademas a R'® o R? para formar el heterociclilo de 3, 4,
5, 6, 7 u 8 miembros;

R4 es hidrégeno o alquilo C;-Cyp;
R> es oxigeno, NR® o azufre;

R¢é es hidrégeno o alquilo C;-Cy;



D* es un residuo de un compuesto biolégicamente activo
antiinflamatorio que comprende hidroxilo, amino o tiol;

n es cero, uno, dos, tres, cuatro, cinco o seis; y

k es un niUmero entero de uno a treinta.

7. El compuesto de conformidad con la reivindicacion 6, en donde L es un
H
N

‘7‘%‘/
O\[(%z
enlazador que comprende O , Y R? es hidrégeno.

8. Un compuesto que tiene la siguiente estructura

R* Olgla Rib

BATL N~ “R>—D*

B ~ K en donde

L es un enlazador;
BA es un agente de union;

R1a y RP son, independientemente, hidrégeno, alquilo C;-Cy,
alcoxi C;-C,o, alquenilo C,-C,q, alquinilo C5-C,o, arilo Ce-Cyg, arilalquilo Cg-Cyo,
heteroarilo de 5 a 20 miembros, alquileno C;-C,o 0 heteroalquileno C;-Cyg, en
donde cuando R*2 es alquileno o heteroalquileno, el alquileno o heteroalquileno
se une ademas a R?3 para formar un heterociclilo de 3, 4, 5, 6, 7 u 8 miembros;

R? es hidrégeno, alquileno C;-C,y, heteroalquileno C;-C,, 0 una
cadena lateral de aminoéacidos derivados de arginina, histidina, lisina, acido
aspartico, acido glutadmico, serina, treonina, asparagina, glutamina, cisteina,
selenocisteina, glicina, prolina, alanina, isoleucina, leucina, metionina,



9.

fenialanina, triptéfano, tirosina y valina, en donde cuando R? es alquileno o
heteroalquileno, el alquileno o heteroalquileno se une ademas a R3 para formar
un heterociclilo de 4, 5 0 6 miembros;

R23 es hidrégeno, alquilo C;-C,, alquileno C;-C, 0 heteroalquileno
C1-C5, en donde cuando R@2 es alquileno o heteroalquileno, el alquileno o
heteroalquileno se une ademas a R'2 o0 R? para formar el heterociclilo de 3, 4,
5, 6, 7 u 8 miembros;

R4 es hidrégeno o alquilo C;-Cy;
RS es oxigeno, NR® o azufre;
R® es hidrégeno o alquilo C1-Cyo;

D* es un residuo de un compuesto antiinflamatorio biolégicamente
activo que comprende hidroxilo, amino o tiol;

N es cero, uno, dos, tres, cuatro, cinco o seis;

en donde la conjugacion de L a BA se selecciona del grupo que
consiste en un residuo de quimica de clic, un residuo de amida y un residuo que
comprende dos residuos de cisteina de un solo BA que estan quimicamente
unidosal;y

k es un numero entero de uno a treinta.

El compuesto de conformidad con la reivindicacion 1, que tiene la siguiente
estructura

BA-L N~ “R®>—D*

B ~ K en donde

L es un enlazador;



BA es un agente de unién;

R1a y R1P son, independientemente, hidrégeno, alquilo C;-Cy,
alcoxi C;-Cyg, alquenilo C,-C,p, alquinilo C,-Cyg, arilo Cg-Cyg, arilalquilo Cg-Cyp,
heteroarilo de 5 a 20 miembros, alquileno C;-C,o 0 heteroalquileno C;-C,g, €n
donde cuando R12 es alquileno o heteroalquileno, el alquileno o heteroalquileno
se une ademas a R3 para formar un heterociclilo de 4, 5 0 6 miembros;

R? es hidrégeno, alquileno C;-C,y, heteroalquileno C;-C,, 0 una
cadena lateral de aminoéacidos derivados de arginina, histidina, lisina, acido
aspartico, acido glutamico, serina, treonina, asparagina, glutamina, cisteina,
selenocisteina, glicina, prolina, alanina, isoleucina, leucina, metionina,
fenialanina, triptéfano, tirosina y valina, en donde cuando R? es alquileno o
heteroalquileno, el alquileno o heteroalquileno se une ademas a R3 para formar
un heterociclilo de 4, 5 0 6 miembros;

R3 es hidrégeno, alquilo C;-C,, alquileno C;-C, 0 heteroalquileno
C1-C5, en donde cuando R@2 es alquileno o heteroalquileno, el alquileno o
heteroalquileno se une ademés a R'2 o R? para formar el heterociclilo de 4, 5 o
6 miembros;

R4 es hidrogeno o alquilo C;-Cyp;
R5 es oxigeno, NR® o azufre;
R¢é es hidrégeno o alquilo C;-Cy;

D* es un residuo de un compuesto biolégicamente activo
antiinflamatorio que comprende hidroxilo, amino o tiol;

N es cero, uno, dos, tres, cuatro, cinco o seis; y

k es un numero entero de uno a treinta.

10. El compuesto de conformidad con la reivindicacién 9 que tiene la estructura



BATL N~ O-D*

- ~ K en donde

L es un enlazador;
BA es un agente de union;

R1a y R1b son, independientemente, hidrégeno, alquilo C;-Cy,
alcoxi C;-C,o, alquenilo C,-C,g, alquinilo C,-Cyo, arilo Cg-Cyg, arilalquilo Cg-Cyo,
heteroarilo de 5 a 20 miembros o alquileno C;-C,y, en donde cuando R'2 es
alquileno, el alquileno se une ademés a R3 para formar un heterociclilo de 4, 5
0 6 miembros;

R? es hidrogeno o una cadena lateral de aminoéacidos derivados de
arginina, histidina, lisina, &acido aspartico, acido glutamico, serina, treonina,
asparagina, glutamina, cisteina, selenocisteina, glicina, prolina, alanina,
isoleucina, leucina, metionina, fenilalanina, triptéfano, tirosina y valina;

RS2 es hidrégeno, alquilo C,-C,, 0 alquileno C;-C,p, en donde cuando
R2 es alquileno, el alquileno se une ademas a R'2 para formar el heterociclilo de
4,5 0 6 miembros;

D* es un residuo de un compuesto biolégicamente activo que
comprende hidroxilo;

n es cero, uno, dos, tres, cuatro, cinco o seis; y

k es un nUmero entero de uno a treinta.

11. El compuesto de conformidad con la reivindicacion 9 que tiene la siguiente

estructura



BATL

- ~ K en donde

L es un enlazador;
BA es un agente de union;

R1a y R1b son, independientemente, hidrégeno, alquilo C;-Cy,
alcoxi C;-C,o, alquenilo C,-C,g, alquinilo C,-Cyo, arilo Cg-Cyg, arilalquilo Cg-Cyo,
heteroarilo de 5 a 20 miembros o alquileno C;-C,y, en donde cuando R'2 es
alquileno, el alquileno se une ademés a R3 para formar un heterociclilo de 4, 5
0 6 miembros;

R? es hidrogeno o una cadena lateral de aminoacidos derivados de
arginina, histidina, lisina, &acido aspartico, acido glutamico, serina, treonina,
asparagina, glutamina, cisteina, selenocisteina, glicina, prolina, alanina,
isoleucina, leucina, metionina, fenialanina, triptéfano, tirosina y valina;

RS2 es hidrégeno, alquilo C,-C,, 0 alquileno C;-C,p, en donde cuando
R2 es alquileno, el alquileno se une ademas a R'2 para formar el heterociclilo de
4,5 0 6 miembros;

D* es un residuo de un compuesto antiinflamatorio biolégicamente
activo que comprende hidroxilo, amino o tiol

n es cero, uno, dos, tres, cuatro, cinco o seis; y

k es un nUmero entero de uno a treinta.

12. El compuesto de conformidad con cualquiera de las reivindicaciones 1-11, en

H

- N\©\/OYE

donde el enlazador comprende o



13. El compuesto de la reivindicacion 1, seleccionado del grupo que consiste
en
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donde BA es un anticuerpo o un fragmento de union a antigeno del mismo; y
k es un numero entero comprendido entre uno y cuatro.

14. El compuesto de conformidad con la reivindicacién 1, en donde el compuesto
se selecciona del grupo que consiste en
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; en donde z es uno, dos, tres o cuatro.

15. El compuesto de conformidad con la reivindicacién 9, en donde el compuesto
es

BA

| 1_ _ 2
SP!—(AA),—SP

— K en donde

SP! y SP?, cuando estan presentes, son grupos separadores en los
que SP! comprende ademas un resto reactivo con un anticuerpo o un fragmento
de unién a antigeno del mismo;

cada AA es un aminoacido; y

20



p es un numero entero de uno a diez.

16. El compuesto de conformidad con la reivindicacién 9, en donde BA es un
anticuerpo o fragmento de unién a antigeno del mismo.

17. El compuesto de conformidad con la reivindicacién 16, en donde BA es un
anticuerpo modificado con transglutaminasa o un fragmento de unién a
antigeno del mismo que comprende al menos un residuo de glutamina para la
conjugacion.

18. El compuesto de conformidad con la reivindicacién 16, en donde BA es un
anticuerpo modificado con transglutaminasa o un fragmento de unién a
antigeno del mismo que comprende al menos dos residuos de glutamina para
la conjugacion.

19. El compuesto de conformidad con la reivindicacién 16, en donde BA es un
anticuerpo modificado con transglutaminasa o un fragmento de unién a
antigeno del mismo que comprende al menos cuatro residuos de glutamina
para la conjugacion.

20. El compuesto de conformidad con la reivindicacién 19, en donde BA es un
anticuerpo modificado por transglutaminasa o un fragmento de unién a
antigeno del mismo, en donde la conjugacion es en dos residuos Q295; y k es
dos.

21.El compuesto de conformidad con la reivindicacion 19, en donde BA es un
anticuerpo modificado con transglutaminasa o un fragmento de unién a
antigeno del mismo, en donde la conjugacion es en dos residuos Q295 y dos
residuos N297Q; y k es cuatro.

21



22.El compuesto de conformidad con la reivindicaciéon 9, que tiene la siguiente

estructura
l ORla R1b
N
BATL N N—D*
R2 | R3 RS
n

23.El compuesto de conformidad con la reivindicacion 9, que tiene la siguiente
estructura

BATL

24. El compuesto de conformidad con la reivindicacién 9, que tiene la siguiente

estructura
l ORla Rlb
N
BATL N S—D*
R? | R®
n

25. El compuesto de conformidad con la reivindicacion 9, que tiene la siguiente
estructura

22



BATL

26. El compuesto de conformidad con la reivindicacién 15, en donde SP?
comprende un grupo reactivo que comprende un alquino.

27. El compuesto de conformidad con la reivindicacién 15, en donde SP?

comprende o

28. El compuesto de conformidad con la reivindicacion 15, en donde SP?

“‘(N\©\/0\(E

comprende o , Y R? es hidroégeno o alquilo.

29. El compuesto de conformidad con la reivindicacién 15, en donde el agente de
unién es un anticuerpo modificado con un compuesto de amina primaria de
acuerdo con la Férmula HoN-LL-X, en donde LL es un enlazador divalente
seleccionado del grupo que consiste en

un grupo polietilenglicol divalente (PEG);
_(CHZ)n_;

_(CHZCHZO)n‘(CHZ)p_;

23



—(CH2)n-N(H)C(0)-(CH2)m—;
—(CH,CH,0),-N(H)C(O)-(CH2CH0)m-(CH2)p—;
—(CH2)n-C(O)N(H)-(CH2)m—;
—(CH,CH,0),-C(O)N(H)-(CH2CH20)m-(CH2)p—;
—(CH2)n-N(H)C(0)-(CH2CH20)m-(CH2)p—;
—(CH,CH,0),-N(H)C(O)-(CH)m—;
—(CH2)n-C(O)N(H)-(CH2CH,0)m-(CH2)p—; ¥
—(CH,CH,0),-C(O)N(H)-(CH2)—,

en donde

N es un ndmero entero seleccionado de uno a doce;
m es un numero entero seleccionado de cero a doce;
p es un numero entero seleccionado de cero a dos; y

X se selecciona del grupo que consiste en —SH, —N3, —C=CH, —

Q ‘x
() )@A e

C(O)H, tetrazol, uLLL : S,y

24



30. El compuesto de conformidad con la reivindicacion 26, en donde el alquino
SP?* es capaz de participar en una reaccion de 1,3-cicloadicion.

31. El compuesto de conformidad con la reivindicacion 30, en donde el alquino
SP1 es capaz de participar en una reaccion de 1,3-cicloadicion con el agente de
union, en donde el agente de unién es un agente de union funcionalizado con
azido.

32. El compuesto de conformidad con la reivindicacion 31, en donde el alquino
SP1es capaz de participar en una reaccién de 1,3-cicloadicién con el agente de
unién, el agente de unidn es un agente de unién funcionalizado con azido y

“‘(N\©\/0\(E

SP2 comprende O

33. El compuesto de conformidad con la reivindicaciéon 31, en donde el alquino
SP?! es capaz de participar en una reaccion de 1,3-cicloadicién con el agente de
unién, el agente de unién es un agente de unién funcionalizado con azido, SP?

H

“‘(N\©\/0\(E

comprende o , Y R? es hidroégeno o alquilo.

34. El compuesto de conformidad con la reivindicacion 29, en donde el agente de
unién es un anticuerpo modificado con una amina primaria que tiene la
siguiente estructura

H2N/\/O\/\o/\/o\/\N3 .
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35. El compuesto de conformidad con la reivindicacion 34, en donde el compuesto
se selecciona del grupo que consiste en

O NH3

wa\wwww -y Ji

®
R

Z

26




BA——N
H

BA—]

H
BA——N

.

X
2

(o]

[o}

N

\

N

N

g

4

) o]
N ) o N N
N NM{ o NN N \/Y ‘. H ‘
| o o} o

J

)

88

OYNHZ

NH

I

0 o) o9 /@Ao
NNN/\/O\/\O/\/O\/\O/\)LN N, N
X
N NH
N 2

&

27




BA-+

" Q

[o]
NNN/\/O\/\O/\/O\/\O/\)L
() "
(o]

J
o f (o) /©/\o
° o
NJ\NHz
H

28




J

o/\/o\)
K/o\/\z z

Q j;f i AEO
N \/\o/\/o\/\o/\)L 0 " 0 He o
Srees q

o NH,

Z

Ny 2 o Jw” o

O e v q

o NH,

{2
,N HQ& ~5
/ O MN/\/O\/\O/\/O\/\OM(U;T q 0 N/'ﬁ(

o NH,

) 2 Mo

O O S e qﬁh g

N7 NH

29



s, “ KA o
N o o YoH

§N O TO}/\AN/\/O\/\O/\/O\/\O/\)L wﬁ/rr it \(

by o

0 |

gt L
N Q NNNowoNowOA)LI( q@ﬂ A’( (©

N NH, J )

-
oM
& B e
N"N/ o o o)kN/\”/N 0~"S0  on
! H N
N N\H/\)\N/\/ o O g Ay N NQA o
§ O o
J ”LNHz

Lo
/\/ \/\
o/
-

Q /\~<

O NN/\/O\/\O/\/ o /\)kif ﬁ /©/\ A(vao OH

z" "z

30



Q o
O D A NP wowj; it M

BA——

g
BA—_H_> O MN\/\ O /\/0\/\n/ ﬁ ’d\j

0

&)

31



H NH
Y
o

H

N

s

N
H

o
H
o\/\o/\/o\/\ﬂ/%
0

N\/\O/\/

H

R,

N,

"
0,
D

3

H

S

N
N
[¢)

o)

N/\/o\/\o/\/o\/\o/\)j\

H

)
8
9208

§
f

N
N

o]

S

H

BA—N

BA——N

H
N

o]
ONOV\O/\)LHIT
o]

NSO

[o}
H

{3
ot

I

z,

)
5

p
$

H
N

BA——

OJLN/\WN\/O o o
(o}

N
H

o]
N)J\NHZ
H

N
N
oo

o]
R
L

o
HO'

N\/\o/\/o\/\o/\/o\/}( N v

H

Ry

0

\/

2
o/

32



BA——

BAf—Nﬂ S

O Jr ooty Nxﬁr (t
W
503

Q

O E)
" Q NNN o O N/WN\)k N A~

(D
O o]

33

(L2
o H/j.(“vo S 0

HH
o

0,

| [o] [o] (o] (o] \/ y

NNH/\/O\/\O/\/O\/\O/\)J\H/\H/H\)LH/( ;H\)LN/\O o ~
o] (o]

0]

F
OH




34



35



H
BA**N‘>
02
¢}

§
!
i/
BA—N

BA——N/H
H
o)

&

o

0y s
()

2

i N 0 0 N A
N \ NJ\/W ~ NN N TN \/\n/ 0
N 0

%

(¢}

(o] (o] (o]
v 8T
NNN/\/O\/\O/\/O\/\O/\)J\D(;(N/" N
O H H H
o]
NH
PN

H H
N)k/\r( N \/\o/\/o\/\o/\/o\/\n/

(o}

36

[o} o}
oiwnuﬁwﬂmfw

2

(o)

o}




37



aal ) 2 )
N, | o)
ST
Ho 0 \ H
Is R

38



39



40



BA—

BA

o] o) I::IH
g [
Cr A X BT
o/i N o q:No
o) NJ\NHZ
—\_<OH !;lH
0L H_ oo 0
/\([)]/ N/\[c])/ \/O 0 \
H
—\_<O HH
PN
o)
/\[o]/ N/\ﬂ/ NG, o %

41




H
o) HH
(\N’N\\ N ;L<O :
Y O\)I\N/\n/ \)J\N/\n/ 0 0 (;|H
BA-NH <\o © ©
0]
_.\_<o H |:'| H
'z\ll\;Qo N 2 N ° 3 o
\\‘O\/U\N/\n/ \/lLN/\n/ Y o) OHH
BA--—ll:l| O\\\Oj o) o)
(0]
- — k.
|3A——Nﬁ\\O
5 Y
<\N'N‘\N o) kl (o] —H\_<O . 3 0
SRS unan-

42




BA

BA

BA-

43

HH

OH




BA—

BA

BA-

—\_<O I:_|H
N ‘
0 f
NS
O bH
0
H
;\_<o HH
o _
g
O oH
H

44




BA—

BA——Nﬁ\\O

45




BA——NI{I\j

BA——H/\\

46




47






BA

BA—

49




Iz
o o)
&NIH/|/0 ZT
o= Ho o
- %
T
-
\/\N;m
W/o
J

50



BA—

BA-

BA-

BA--

—H\) ? o]
N
N‘,N/Hé“g e
N
VRN

51




sadH_/ (
N\fq I )
)

BATN_ K’ O/THJLN/TN\)LHAIJHVO

52

OH




NENQ

2

en donde k es uno, dos, tres o cuatro.
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36. Un compuesto que tiene la siguiente estructura

R4 O Rla Rlb

L N~ “R5—D*

R2 és
n

0 una sal farmacéuticamente aceptable del mismo, en donde

L es un enlazador que comprende un resto reactivo con un
anticuerpo o un fragmento de unidén a antigeno del mismo;

R1a y R1b son, independientemente, hidrégeno, alquilo C;-Cy,
alcoxi C;-C,g, alquenilo C,-C,g, alquinilo C,-C,o, arilo Ce-Cyg, arilalquilo Cg-Csyo,
heteroarilo de 5 a 20 miembros, alquileno C,-C,o 0 heteroalquileno C,-C»q, €n
donde cuando R*'2 es alquileno o heteroalquileno, el alquileno o heteroalquileno
se une ademas a R3 para formar un heterociclilo de 3, 4, 5, 6, 7 u 8 miembros;

R? es hidrégeno, alquileno C,-C,q, heteroalquileno C;-C,; 0 una
cadena lateral de aminoacidos derivados de arginina, histidina, lisina, acido
aspartico, acido glutamico, serina, treonina, asparagina, glutamina, cisteina,
selenocisteina, glicina, prolina, alanina, isoleucina, leucina, metionina,
fenilalanina, tript6fano, tirosina y valina, en donde cuando R? es alquileno o
heteroalquileno, el alquileno o heteroalquileno se une ademas a R3 para formar
un heterociclilo de 4, 5 0 6 miembros;

R3 es hidrégeno, alquilo C,-C,, alquileno C;-C,y 0 heteroalquileno
C1-C2, en donde cuando R2 es alquileno o heteroalquileno, el alquileno o
heteroalquileno se une ademas a R12 o0 R? para formar el heterociclilo de 3, 4,
5, 6, 7 u 8 miembros;

R4 es hidroégeno o alquilo C;-Cyo;
R5 es oxigeno, NR® o azufre;
R® es hidrégeno o alquilo C;-Cyo;

D* es acilo o un residuo de un compuesto biolégicamente activo
antiinflamatorio que comprende hidroxilo, amino o tiol; y

54



N es cero, uno, dos, tres, cuatro, cinco o seis.

37. El compuesto de conformidad con la reivindicacion 36, en donde el compuesto
biolébgicamente activo antiinflamatorio es un esteroide o un residuo del mismo.

38. El compuesto de conformidad con la reivindicacion 36, en donde el compuesto
biolégicamente activo antiinflamatorio es un agonista de LXR o un residuo del
mismo.

39. El compuesto de conformidad con la reivindicaciéon 36, que tiene la siguiente
estructura

R* O|gla Rib

L N~ “R5—D*

R2 | R3
n

0 una sal farmacéuticamente aceptable del mismo, en donde

L es un enlazador que comprende un resto reactivo con un
anticuerpo o un fragmento de unién a antigeno del mismo;

R12 y RP son, independientemente, hidrégeno, alquilo C;-Cy,
alcoxi C;-C,g, alquenilo C,-C,g, alquinilo C,-C,o, arilo Ce-Cy, arilalquilo Cg-Csyo,
heteroarilo de 5 a 20 miembros, alquileno C,-C5y 0 heteroalquileno C,-C,q, €n
donde cuando R*2 es alquileno o heteroalquileno, el alquileno o heteroalquileno
se une ademas a R3 para formar un heterociclilo de 4, 5 0 6 miembros;

R? es hidrégeno, alquileno C;-C,y, heteroalquileno C;-C,, 0 una
cadena lateral de aminoéacidos derivados de arginina, histidina, lisina, acido
aspartico, acido glutamico, serina, treonina, asparagina, glutamina, cisteina,
selenocisteina, glicina, prolina, alanina, isoleucina, leucina, metionina,
fenilalanina, tript6fano, tirosina y valina, en donde cuando R? es alquileno o
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heteroalquileno, el alquileno o heteroalquileno se une ademas a R3 para formar
un heterociclilo de 4, 5 0 6 miembros;

R2 es hidrégeno, alquilo C;-C,, alquileno C;-C,o 0 heteroalquileno
C1-C2, en donde cuando R2 es alquileno o heteroalquileno, el alquileno o
heteroalquileno se une ademas a R12 o R? para formar el heterociclilo de 4, 5 o
6 miembros;

R4 es hidrégeno o alquilo C;-Cyo;
R5 es oxigeno, NR® o azufre;
R® es hidrogeno o alquilo C;-Cyo;

D* es acilo o un residuo de un compuesto biolégicamente activo
antiinflamatorio que comprende hidroxilo, amino o tiol; y

N es cero, uno, dos, tres, cuatro, cinco o seis.

40. El compuesto de conformidad con la reivindicacion 39 que tiene la siguiente

estructura
l O Rla Rlb
N
L N O—-D*
R? | R3

n

0 una sal farmacéuticamente aceptable del mismo, en donde

L es un enlazador que comprende un resto reactivo con un
anticuerpo o un fragmento de unién a antigeno del mismo;

R1a y R1b son, independientemente, hidrégeno, alquilo C;-Cy,
alcoxi C;-Cyg, alquenilo C,-C,g, alquinilo C,-Cyg, arilo Ce-Cyg, arilalquilo Cg-Coo,
heteroarilo de 5 a 20 miembros o alquileno C;-C,y, en donde cuando R'2 es
alquileno, el alquileno se une ademas a R?3 para formar un heterociclilo de 4, 5

0 6 miembros;

56



R? es hidrogeno o una cadena lateral de aminoacidos derivados de
arginina, histidina, lisina, &acido aspartico, acido glutamico, serina, treonina,
asparagina, glutamina, cisteina, selenocisteina, glicina, prolina, alanina,
isoleucina, leucina, metionina, fenilalanina, triptéfano, tirosina y valina;

RS2 es hidrégeno, alquilo C;-C,o 0 alquileno C;-C,p, en donde cuando
R2 es alquileno, el alquileno se une ademas a R'2 para formar el heterociclilo de
4,5 0 6 miembros;

D* es acilo o un residuo de un compuesto biolégicamente activo
antiinflamatorio que comprende hidroxilo; y

N es cero, uno, dos, tres, cuatro, cinco o seis.

41. El compuesto de conformidad con la reivindicacion 39 que tiene la siguiente
estructura

0 una sal farmacéuticamente aceptable del mismo, en donde

L es un enlazador que comprende un resto reactivo con un
anticuerpo o un fragmento de union a antigeno del mismo;

R1a y R1b son, independientemente, hidrégeno, alquilo C;-Cy,
alcoxi C;-C,g, alquenilo C,-C,g, alquinilo C,-Cyg, arilo Ce-Cyg, arilalquilo Cg-Csyo,
heteroarilo de 5 a 20 miembros o alquileno C;-C,y, en donde cuando R?'2 es
alquileno, el alquileno se une ademas a R2® para formar un heterociclilo de 4, 5
0 6 miembros;

R? es hidrégeno o una cadena lateral de aminoacidos derivados de
arginina, histidina, lisina, &acido aspartico, acido glutamico, serina, treonina,
asparagina, glutamina, cisteina, selenocisteina, glicina, prolina, alanina,
isoleucina, leucina, metionina, fenialanina, triptéfano, tirosina y valina;
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R2 es hidrégeno, alquilo C;-C,o 0 alquileno C;-C,p, en donde cuando
R2 es alquileno, el alquileno se une ademas a R'2 para formar el heterociclilo de
4.5 0 6 miembros;

D* es acilo o un residuo de un compuesto biolégicamente activo
antiinflamatorio que comprende hidroxilo; y

n es cero, uno, dos, tres, cuatro, cinco o seis.

42. El compuesto de conformidad con cualquiera de las reivindicaciones 36-41, en
donde el enlazador comprende ademas

43. El compuesto de conformidad con la reivindicacion 36, seleccionado del
grupo que consiste en
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L14-PI1V.

44.Un método para preparar un conjugado de anticuerpo-farmaco, que
comprende poner en contacto un agente de unién con un compuesto de
conformidad con la reivindicacion 39.

45. El compuesto de conformidad con la reivindicacion 39, que tiene la siguiente

estructura
| O|rla RIb
N
& N~ N-D*
R> | R® RS

n

o una sal farmacéuticamente aceptable del mismo.

46. El compuesto de conformidad con la reivindicacion 39, que tiene la siguiente
estructura

0 una sal farmacéuticamente aceptable del mismo.
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47. El compuesto de conformidad con la reivindicacion 39, que tiene la siguiente

estructura
l O|Rla RIb
N
L N~ ~s—D*
R? | RS

o una sal farmacéuticamente aceptable del mismo.

48. El compuesto de conformidad con la reivindicacion 39, que tiene la siguiente
estructura

0 una sal farmacéuticamente aceptable del mismo.

49. El compuesto de conformidad con la reivindicacion 39, en donde el compuesto
es

0 una sal farmacéuticamente aceptable del mismo, en donde

SP!y SP?, cuando estan presentes, son grupos separadores en los
que SP* comprende ademas un resto reactivo con un anticuerpo o un fragmento
de unién a antigeno del mismo;

cada AA es un aminoacido; y
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p es un numero entero de uno a diez.

50. El compuesto de conformidad con la reivindicacion 49, en donde SP?
comprende un grupo reactivo que comprende un alquino.

51. El compuesto de conformidad con la reivindicacion 50, en donde el alquino es
capaz de participar en una reaccion de 1,3-cicloadicion.

52. El compuesto de conformidad con la reivindicacion 49, en donde SP?

i(N\Kj\/oj(‘i

comprende o

53. El compuesto de conformidad con la reivindicacion 49, en donde SP?

E/N\©\/OWE

comprende o , Y R? es hidrégeno o alquilo C;-Cy.

54. El compuesto de conformidad con la reivindicaciéon 51, en donde el alquino
SP?! es capaz de participar en una reaccion de 1,3-cicloadicién con un azida
para formar restos regioisoméricos de 1,2,3-triazolilo, en donde la azida
comprende un agente de unién funcionalizado con azido.

55. El compuesto de conformidad con la reivindicaciéon 54, en donde el alquino
SP1 es capaz de participar en una reaccion de 1,3-cicloadicién con un azida
para formar restos regioisoméricos de 1,2,3-triazolilo, la azida comprende un
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agente de unién funcionalizado con azido, y SP? comprende

< N\©\/OYE

O

56. El compuesto de conformidad con la reivindicaciéon 54, en donde el alquino
SP?! es capaz de participar en una reaccion de 1,3-cicloadicién con un azida
para formar restos regioisoméricos de 1,2,3-triazolilo, la azida comprende un

agente de union azido-funcionalizado, SP? comprende o Y
R? es hidroégeno o alquilo C;-Cy.

57. El compuesto de conformidad con la reivindicacion 49, en donde
R1a y R1b son hidrégeno;
R? es hidrégeno o metilo;
RS2 es hidrégeno; y

n es dos.

58. El compuesto de conformidad con la reivindicacion 57, en donde D* es un
residuo de un compuesto biolégicamente activo antiinflamatorio que
comprende hidroxilo.

59. El compuesto de conformidad con la reivindicacion 58, seleccionado del grupo
que consiste en
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una sal farmacéuticamente aceptable del mismo.

60. El compuesto de conformidad con la reivindicacién 59, en donde el compuesto
es
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07 NH,

; 0 una sal farmacéuticamente aceptable del mismo.

61. El compuesto de conformidad con la reivindicacion 59, en donde el compuesto
es

H

& big JYMJI\A’Q .QQ o
/NMN/\/O\/\O/\/O\/\OA)OL'\KTH/'iiNQAO N o * N © o %4
j\H

07 "NH,

o una sal farmacéuticamente aceptable del mismo.

62. El compuesto de conformidad con la reivindicacién 49, en donde
R1a y R1P son hidrégeno;
R?2 es hidrégeno, metilo o -CH,Ph;
R2 es hidrégeno o alquilo C1-Cy; ¥

n es uno.

63. El compuesto de conformidad con la reivindicacién 62, en donde D* es un
residuo de un compuesto biolégicamente activo antiinflamatorio que
comprende hidroxilo.
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64. El compuesto de conformidad con la reivindicacion 63, seleccionado del grupo
que consiste en
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o0 una sal farmacéuticamente aceptable del mismo.

H

N._O

65. El compuesto de conformidad con la reivindicacién 64, en donde el compuesto
es
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0] H H
N)WN\/\O/\/O\/\O/\/O\/\H/N\)J\
0] 0]

N
0 una sal farmacéuticamente aceptable del mismo.

66. El compuesto de conformidad con la reivindicacién 64, en donde el compuesto
es

H
o} HH
[
o] o) 0N ~0 o
Q\O/YH\/\O/\/O\/\O/\/O\/\WH\AP;(H,,ﬁu/@/\ H o OH
(e] O/g o o

X

HO” ~O N~ NH,

0 una sal farmacéuticamente aceptable del mismo.

67. El compuesto de conformidad con la reivindicacion 49, en donde
R1a y Rb son hidrégeno;
R? es hidrogeno;
R3 es alquilo C;-Cy; ¥
N es uno.

68.El compuesto de conformidad con la reivindicacion 67, en donde D* es un
residuo de un compuesto biolégicamente activo antiinflamatorio que
comprende hidroxilo.

69. El compuesto de conformidad con la reivindicacién 68 que tiene una estructura
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; 0 una sal farmacéuticamente aceptable del mismo.

’\%Z .QC

70. El compuesto de conformidad con la reivindicacion 67, en donde
Ra y R1P son hidrégeno;
R? es hidrégeno;
R2 es alquilo C;-Cyp;
R4 es alquilo C1-Cyp; ¥
N es uno.

71.El compuesto de conformidad con la reivindicaciéon 70, en donde D* es un
residuo de un compuesto biolégicamente activo antiinflamatorio que
comprende hidroxilo.

72. El compuesto de conformidad con la reivindicacion 71, que tiene la siguiente
estructura

- 9 L

// 0 O 0 O N N
NNN/\/O\/\O/\/O\/\O/\)LN H’u N/©/\ I /T)(
O o H H g H
(0]
N)kNHz
H

; 0 una sal farmacéuticamente aceptable del mismo.
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73.El compuesto de conformidad con la reivindicacion 49, en donde
R12 es alquilo C;-Cyg 0 arilalquilo Cg-Cyp;
R1b es hidrégeno;
R? es hidrégeno;
R2 es hidrégeno; y

N es uno.

74. El compuesto de conformidad con la reivindicacién 73, en donde D* es un
residuo de un compuesto biolégicamente activo antiinflamatorio que
comprende hidroxilo.

75. El compuesto de conformidad con la reivindicacion 74, seleccionado del grupo

’\%Z .QC o

= X
/ NMHNOwONOwO “Aj;r LYY
(6] (0]

que consiste en

0

N)LNHZ

b
Y

oH H
O S TS
N._©O

) NMN/\/O\/\Q/\/O\/\Q/\)(iI\KfHQ ON/©/\O H/j)( oo
O o H Hog Hji

; 0 una sal farmacéuticamente aceptable del mismo.
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76. El compuesto de conformidad con la reivindicacion 49, en donde

R12 es alquileno C;-C,o, adicionalmente unido a R3 para formar un
heterociclilo de 4, 5 o0 6 miembros;

R1b es hidrégeno;
R? es hidroégeno;

R3 es alquileno C;-C,, unido ademéas a R?'2 para formar el
heterociclilo de 4, 5 0 6 miembros; y

n es uno.

77 .El compuesto de conformidad con la reivindicacion 76, en donde D* es un
residuo de un compuesto biolégicamente activo antiinflamatorio que
comprende hidroxilo.

78. El compuesto de conformidad con la reivindicacion 77, seleccionado del grupo
que consiste en

o H H 9
N\/\ /\/O\/\ /\/O N,
O Nk/j o o \/E /i’LH
SO

Y
Oyt o)
N O o,
Nk/Y ~ o T ~ o T Wﬁu
o) (o]
O
10

una sal farmacéuticamente aceptable del mismo.

79. El compuesto de conformidad con la reivindicacién 77, que tiene la estructura
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0 una sal farmacéuticamente aceptable del mismo.

80. El compuesto de conformidad con la reivindicacion 78, en donde el compuesto
es

N NH
I 2
NJK/WN\/\O/\/O\/\O/\/ \/WN". N N o o B
o ) H o o N_K
~O T
o H

; 0 una sal farmacéuticamente aceptable del mismo.

81. El compuesto de conformidad con la reivindicacion 39, en donde
R1a y R1b son hidrégeno;
R? es hidrogeno;
R3 es hidrégeno; y

n es uno.

82.El compuesto de conformidad con la reivindicacion 81, en donde D* es un
residuo de un compuesto biolégicamente activo antiinflamatorio que
comprende hidroxilo.

83. El compuesto de conformidad con la reivindicaciéon 82, que tiene la siguiente
estructura
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una sal farmacéuticamente aceptable del mismo.

84. El compuesto de conformidad con la reivindicaciéon 39, en donde
R12 y R1P son hidrégeno;
R? es hidrégeno o -CH,Ph;
R23 es hidrégeno; y

N es cuatro.

85. El compuesto de conformidad con la reivindicacion 84, en donde D* es un
residuo de un compuesto biolégicamente activo antiinflamatorio que
comprende hidroxilo.

86. El compuesto de conformidad con la reivindicacion 85, seleccionado del grupo
que consiste en

el Lo

(0] (@] (0]
N L N ~
O NTONLH/\/O\/\O/\/O\/\O/\)LH/I( \)LH I \)LN o
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0 una sal farmacéuticamente aceptable del mismo.

87. El compuesto de conformidad con la reivindicacion 41, en donde
R1a y Rb son hidrégeno;
R2 es hidrégeno; y

N es cero.

88. El compuesto de conformidad con la reivindicacion 87, en donde D* es un
residuo de un compuesto biolégicamente activo antiinflamatorio que
comprende hidroxilo.

89. El compuesto de conformidad con la reivindicacion 88, seleccionado del grupo
que consiste en
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; 0 una sal farmacéuticamente aceptable del mismo.

90. El compuesto de conformidad con la reivindicacion 39, en donde
R1a y R1P son hidrégeno;
R? es hidrégeno o -CH,OH;
R2 es hidrégeno; y

N es seis.

91. El compuesto de conformidad con la reivindicacién 90, en donde D* es un
residuo de un compuesto biolégicamente activo antiinflamatorio que
comprende hidroxilo.

92. El compuesto de conformidad con la reivindicacion 91, que tiene la siguiente
estructura
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o una sal farmacéuticamente aceptable del mismo.

93. El compuesto de conformidad con la reivindicacion 49, en donde
R1a y R1P son hidrégeno;

R? es alquileno C3, en donde el alquileno se une ademas a R?3 para
formar un heterociclilo de 6 miembros;

R2 es alquileno C;, en donde el alquileno se une ademas a R? para
formar el heterociclilo de 6 miembros; y

n es uno.

94. El compuesto de conformidad con la reivindicacién 93, en donde D* es un
residuo de un compuesto biolégicamente activo antiinflamatorio que
comprende hidroxilo.

95. El compuesto de conformidad con la reivindicacién 94, en donde el compuesto
es
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; 0 una sal farmacéuticamente aceptable del mismo.

96. Un compuesto que tiene la siguiente estructura

Fli“ Olgla Rib
N

H N~ “R5—D*

RZ | R3
n

0 una sal farmacéuticamente aceptable del mismo, en donde

R12 y RP son, independientemente, hidrégeno, alquilo C;-Cy,
alcoxi C;-C,o, alquenilo C,-C,g, alquinilo C,-C,o, arilo Ce-Cy, arilalquilo Cg-Cyo,
heteroarilo de 5 a 20 miembros, alquileno C;-C,; 0 heteroalquileno C;-C,, en
donde cuando R*2 es alquileno o heteroalquileno, el alquileno o heteroalquileno
se une ademas a R3 para formar un heterociclilo de 3, 4, 5, 6, 7 u 8 miembros;

R? es hidrégeno, alquileno C;-C,y, heteroalquileno C;-C,, 0 una
cadena lateral de aminoacidos derivados de arginina, histidina, lisina, acido
aspartico, acido glutamico, serina, treonina, asparagina, glutamina, cisteina,
selenocisteina, glicina, prolina, alanina, isoleucina, leucina, metionina,
fenilalanina, tript6fano, tirosina y valina, en donde cuando R? es alquileno o
heteroalquileno, el alquileno o heteroalquileno se une ademas a R3 para formar
un heterociclilo de 4, 5 0 6 miembros;

R23 es hidrégeno, alquilo C;-C,, alquileno C;-C, 0 heteroalquileno
C1-C5, en donde cuando R2 es alquileno o heteroalquileno, el alquileno o
heteroalquileno se une ademas a R12 o0 R? para formar el heterociclilo de 3, 4,
5, 6, 7 u 8 miembros;

R4 es hidrégeno o alquilo C;-Cy;
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R> es oxigeno, NR® o azufre;
R® es hidrégeno o alquilo C;-Cyo;

D* es acilo o un residuo de un compuesto biolégicamente activo
antiinflamatorio que comprende hidroxilo, amino o tiol; y

N es cero, uno, dos, tres, cuatro, cinco o seis.

97. El compuesto de conformidad con la reivindicacién 96, que tiene la siguiente
estructura

R4 (@) Rla Rlb

H N~ “R5—D*

RZ | g3
n

0 una sal farmacéuticamente aceptable del mismo, en donde

R1a y R1b son, independientemente, hidrégeno, alquilo C;-Cy,
alcoxi C;-C,g, alquenilo C,-C,g, alquinilo C,-C,o, arilo Ce-Cyg, arilalquilo Cg-Csyo,
heteroarilo de 5 a 20 miembros, alquileno C,-C5y 0 heteroalquileno C,-C,q, €n
donde cuando R*2 es alquileno o heteroalquileno, el alquileno o heteroalquileno
se une ademas a R3 para formar un heterociclilo de 4, 5 0 6 miembros;

R? es hidrégeno, alquileno C;-C,y, heteroalquileno C;-C,, 0 una
cadena lateral de aminoéacidos derivados de arginina, histidina, lisina, acido
aspartico, acido glutamico, serina, treonina, asparagina, glutamina, cisteina,
selenocisteina, glicina, prolina, alanina, isoleucina, leucina, metionina,
fenilalanina, tript6fano, tirosina y valina, en donde cuando R? es alquileno o
heteroalquileno, el alquileno o heteroalquileno se une ademas a R3 para formar
un heterociclilo de 4, 5 0 6 miembros;

R2 es hidrégeno, alquilo C;-C,, alquileno C;-C,y 0 heteroalquileno
C1-C2, en donde cuando R2 es alquileno o heteroalquileno, el alquileno o
heteroalquileno se une ademas a R'2 o0 R? para formar el heterociclilo de 4, 5 o
6 miembros;
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R4 es hidrégeno o alquilo C;-Cyp;
RS es oxigeno, NR® o azufre;
R¢é es hidrégeno o alquilo C;-Cy;

D* es acilo o un residuo de un compuesto biolégicamente activo
antiinflamatorio que comprende hidroxilo, amino o tiol; y

n es cero, uno, dos, tres, cuatro o cinco.

98. El compuesto de conformidad con la reivindicacién 97, que tiene la siguiente
estructura

l ORla Rlb
N
H N~ o-D*
R? | R®

n

0 una sal farmacéuticamente aceptable del mismo, en donde

R1a y R1P son, independientemente, hidrégeno, alquilo C;-Cy,
alcoxi C,-C,o, alquenilo C,-C,q, alquinilo C,-C,o, arilo Cg-Cyg, arilalquilo Cg-Cyo,
heteroarilo de 5 a 20 miembros o alquileno C;-C,y, en donde cuando R'? es
alquileno, el alquileno se une ademas a R3 para formar un heterociclilo de 4, 5
0 6 miembros;

R? es hidrogeno o una cadena lateral de aminoacidos derivados de
arginina, histidina, lisina, acido aspartico, acido glutamico, serina, treonina,
asparagina, glutamina, cisteina, selenocisteina, glicina, prolina, alanina,
isoleucina, leucina, metionina, fenilalanina, triptéfano, tirosina y valina;

R2 es hidrégeno, alquilo C;-C,o 0 alquileno C;-C,p, en donde cuando
R2 es alquileno, el alquileno se une ademas a R'2 para formar el heterociclilo de
4.5 0 6 miembros;

D* es acilo o un residuo de un compuesto biolégicamente activo
antiinflamatorio que comprende hidroxilo; y
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N es cero, uno, dos, tres, cuatro o cinco.

99. El compuesto de conformidad con la reivindicacién 97, en donde el compuesto
tiene la siguiente estructura

100. El compuesto de conformidad con cualquiera de las reivindicaciones 96
a 99, en donde R*2 y Rb son cada uno hidrégeno.

101. El compuesto de conformidad con cualquiera de las reivindicaciones 96
a 100, en donde n es dos.

102. El compuesto de conformidad con cualquiera de las reivindicaciones 96
a 101, en donde n es dos y R? es hidrégeno o metilo.

103. El compuesto de conformidad con cualquiera de las reivindicaciones 96
a 102, en donde n es dos, R? es hidrogeno o metilo, R® es hidréogeno y D* es
un residuo de un compuesto biolégicamente activo antiinflamatorio que
comprende hidroxilo.

104. El compuesto de conformidad con la reivindicacion 103, en donde el
compuesto se selecciona del grupo que consiste en:

92



una sal farmacéuticamente aceptable del mismo.

105. El compuesto de conformidad con la reivindicacion 100, en donde el
compuesto se selecciona del grupo que consiste en

106. El compuesto de conformidad con la reivindicacion 100, en donde n es
uno.
107. El compuesto de conformidad con la reivindicacion 106, en donde R? es

hidrégeno, metilo o -CH,Ph.
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108. El compuesto de conformidad con la reivindicacion 107, en donde R2 es
hidrégeno.

109. El compuesto de conformidad con la reivindicacion 108, en donde D* es
un residuo de un compuesto biolégicamente activo antiinflamatorio que
comprende hidroxilo.

110. El compuesto de conformidad con la reivindicacion 109, en donde el
compuesto se selecciona del grupo que consiste en:
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una sal farmacéuticamente aceptable del mismo.

111. El compuesto de conformidad con la reivindicacion 106, en donde R? es
hidrégeno o metilo.

112. El compuesto de conformidad con la reivindicacion 111, en donde RS es
anUiIO Cl—Czo.
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113. El compuesto de conformidad con la reivindicacion 112, en donde D* es
un residuo de un compuesto biolégicamente activo antiinflamatorio que
comprende hidroxilo.

114. El compuesto de conformidad con la reivindicacion 113, en donde el
compuesto se selecciona del grupo que consiste en

o una sal farmacéuticamente aceptable del mismo.

115. El compuesto de conformidad con la reivindicacion 106, en donde el
compuesto es

116. El compuesto de conformidad con la reivindicacion 106, en donde R? es
alquileno, en donde el alquileno C; esta adicionalmente unido a R3 para formar
un heterociclilo de 6 miembros; o

R3 es alquileno C3, en donde el alquileno se une ademas a R? para
formar el heterociclilo de 6 miembros.
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117. El compuesto de conformidad con la reivindicacion 116, en donde D* es
un residuo de un compuesto biolégicamente activo antiinflamatorio que
comprende hidroxilo.

118. Los compuestos de conformidad con la reivindicacion 117, en donde el
compuesto es

N\/O
HoN
) ; 0 una sal farmacéuticamente aceptable
del mismo.
119. El compuesto de conformidad con la reivindicacion 97, en donde R'2 es

alquilo C;-C,, 0 arilalquilo C¢-Cyo y R1P es hidrégeno.

120. El compuesto de conformidad con la reivindicacion 119, en donde n es
uno.

121. El compuesto de conformidad con la reivindicacion 120, en donde R? es
hidrégeno.

122. El compuesto de conformidad con la reivindicacion 121, en donde RS es

hidrégeno.
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123. El compuesto de conformidad con la reivindicacion 122, en donde D* es
un residuo de un compuesto biolégicamente activo antiinflamatorio que
comprende hidroxilo.

124. El compuesto de conformidad con la reivindicacion 123, en donde el
compuesto se selecciona del grupo que consiste en

0 una sal farmacéuticamente aceptable del mismo.

125. El compuesto de conformidad con la reivindicacion 97, en donde R'2 es
alquileno C,-C4, en donde el alquileno esta adicionalmente unido a R3 para
formar un heterociclilo de 4, 5 o 6 miembros;

R1b es hidrégeno; o

R3 es alquileno C,-C, unido adicionalmente a R'2 para formar el
heterociclilo de 4, 5 o0 6 miembros.

126. El compuesto de conformidad con la reivindicacion 125, en donde n es
uno.
127. El compuesto de conformidad con la reivindicacion 126, en donde R? es

hidrégeno.
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128. El compuesto de conformidad con la reivindicacion 129, en donde D* es
un residuo de un compuesto biolégicamente activo antiinflamatorio que
comprende hidroxilo.

129. El compuesto de conformidad con la reivindicacion 127, en donde el
compuesto se selecciona del grupo que consiste en

O; o una sal farmacéuticamente aceptable del
mismo.

130. El compuesto de la reivindicacion 96, seleccionado del grupo que
consiste en

O
H
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0] PIlI-1;

O Pl1-2;

H 0o PI1-4;

: H o PI1-5:

O \L P11-6;

100



PI1-7;

0] PI11-8;

O PII-1;

101



Plll-4;

O PIl1-11;

O PI1-12;

l\\j PI11-13;
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131. Un conjugado anticuerpo-farmaco que comprende un anticuerpo, 0 un
fragmento de unién a antigeno del mismo, en donde dicho anticuerpo o
fragmento de unién a antigeno del mismo se conjuga con un compuesto de
conformidad con la reivindicacion 39 o 97.

132. El conjugado anticuerpo-farmaco de conformidad con la reivindicacion
131, en donde el compuesto conjugado se selecciona del grupo que consiste en
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133. El compuesto de conformidad con la reivindicacion 97, que tiene la
siguiente estructura

| (@) Rla R1b
N
H N~ N-D
R> | R® RS

n

0 una sal farmacéuticamente aceptable del mismo.

134. El compuesto de conformidad con la reivindicacion 97, que tiene la
siguiente estructura

o una sal farmacéuticamente aceptable del mismo.

135. El compuesto de conformidad con la reivindicacion 97, que tiene la
siguiente estructura

| O|Rla Rlb
N
H N~ ~s-D*
RZ | R3

o una sal farmacéuticamente aceptable del mismo.
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136. El compuesto de conformidad con la reivindicacion 97, que tiene la
siguiente estructura

0 una sal farmacéuticamente aceptable del mismo.

137. Un compuesto seleccionado del grupo que consiste en
(2 3
N N
N b %Y
HO™ N\ N
(0] N HN
H 0\.-O O
e »

o

J

(e}

OYNHZ
H NH
O
ﬁ” ‘ \©\/ N i
o] o OYN\)LN/\O
o H
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Q1L1-P11-2;
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QI1L1-PII-3;
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QI1L1-PII-4;
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Q1L1-PII-5;
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138. Una composicion farmacéutica que comprende el compuesto de

conformidad con cualquiera de las reivindicaciones 1 a 43 0 45 a 137 y un
excipiente, portador o diluyente farmacéuticamente aceptable.
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