REIVINDICACIONES

1. Un compuesto de la Formula I:

0 estereoisdmero o sal farmacéuticamente aceptable de los mismos, en los que:

Al es -NHR!, donde R* es hidrogeno, -ariloCg-alquiloC;.¢-NH,, -C(O)R® o -ariloCg-alquiloC,.¢-
NHC(O)R5; y A%y A3 son hidrégeno; o

A? es -NHR?, donde R? es hidrogeno, -ariloCg-alquiloC;.¢-NH,, -C(O)R® o -ariloCg-alquiloC,.¢-
NHC(O)R5; y Aty A3 son hidrégeno; o

A3 es -NHR?, donde R3 es hidrogeno, -ariloCg-alquiloC,.¢-NH,, -C(O)R® o -ariloCg-alquiloC,.¢-
NHC(O)R5; y Ay A? son hidrogeno;

R* es -alquiloC,.¢; siempre que cuando A! es -NHR?, entonces R* es distinto del metilo;
R5 es -L-RS;
L es una fraccion de enlace; y

R® es hidrogeno o heterociclico, en el que dicho heterociclilo se une opcionalmente de forma

covalente a un anticuerpo o a un fragmento de union a antigenos.

2. El compuesto de la reivindicacion 1, en el que el compuesto de la Formula | esta
representado por la Formula Il:
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0 estereoisémero o sal farmacéuticamente aceptable de los mismos, en la que R* es -alquiloC,..

3. El compuesto de la reivindicacién 1, en el que el compuesto de la Férmula | esta
representado por la Formula Il1:

0 estereoisémero o sal farmacéuticamente aceptable de los mismos.

4, El compuesto de la reivindicacién 1, en el que el compuesto de la Férmula | esta
representado por la Formula 1V:

0 estereoisdmero o sal farmacéuticamente aceptable de los mismos.

5. El compuesto de cualquier reivindicacién anterior, en el que R® es -L1-(AA),-L?-R®; y
Lt es alquileno C;.5 0 heteroalquileno C,.y,

nesO0,1,23,4,506;

cada AA es independientemente un aminoéacido; y

L2 es alquileno C,.4 0 heteroalquileno C,.4, en el que el alquileno C,_4 0 el heteroalquileno Cy.4
se sustituyen opcionalmente por uno 0 mas o0xo.

6. El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones 1-5, en el que L! es alquileno Cy.y.

7. El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones 1-5, en el que L es C,.,
heteroalquileno.
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8.

El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones 1-5, en el que L! es -(CHy),-X!-

(CH)q-X%-* 0 -X!-(CH,),-fenileno-(CH,)4-X2-*; en el que el enlace * se adjunta al -(AA),-L2-R®:

X1 es un enlace, -O-, -S-, 0 -NH-;

X2 es un enlace, -O-, -S-, 0 -NH-;

pesl 2,304y

gesl, 2,304

9. El compuesto de la reivindicacion 8, en el que Lt es -(CH2),-O-(CH,)-NH-*.

10. El compuesto de la reivindicacion 8, en el que L es -CH2-O-CH,-NH-*.

11. El compuesto de la reivindicacion 8, en el que L* es -(CH;),-O-CH,-NH-*.

12. El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones 1-11, dondenes 1, 2, 3, 4,5 0 6.

13. El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones 1-11, en el que n es 4.

14. El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones 1-13, en el que cada AA se selecciona

independientemente de Gly y Phe.

15.

-FGG-.

16.

El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones 1-13, en el que -(AA),- es -GFGG- o

El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones 1-15, en el que L2 es alquileno C1-40

opcionalmente sustituido por uno 0 mas oxo.

17.

alquileno.

18.

El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones 1-15, en el que L? es -C(0)-C0-39

El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones 1-15, en el que L? es

heteroalquilenoC,.4 opcionalmente sustituido por uno 0 mas 0xo.

19.

El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones 1-15, en el que L? es -C(O)-

heteroalquileno Cy_z.

20.

El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones 1-15, en el que L? es -C(O)-

(CH,CH;0)1.10-CH,CH,-.

21.

22.

El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones 1-20, en el que R* es etilo.

El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones 1-20, en el que R* es iso-propilo.

111



23. El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones 1-20, en el que R® es -(CH,),-O-
(CH)-NH-(AA),-C(O)-alquilenoC.1o-R®.

24, El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones 1-20, en el que R® es -(CH,),-O-
(CH)-NH-(AA),-C(O)- heteroalquileno C;.3-R®.

25. El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones 1-20, en el que R® es -(CH,),-O-

(CHy)¢-N H-(AA),-C(0)-(CH,CH,0);.1o-CH,CH,-R®.
@)
]
o .

26. El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones 1-25, en el que R® es
@]
Ab
N
217. El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones 1-25, en el que R® es o

en el que Ab es un anticuerpo o un fragmento de union al antigeno.

28.  Un compuesto seleccionado de:

9 P ‘
Ab‘&z/\H;\ﬂ/ H/\H/ 3 H/\H/ ~ \/\”/ =
5 o} o = 0 o
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donde Ab es un anticuerpo o un fragmento de unién al antigeno que se dirige a HER2; y x es 4-

29. El compuesto de la reivindicacién 27, en el que Ab se dirige a HER2, HER3, B7H3,
TROP2, Claudin 18.2, CD30, CD33, CD70 o0 EGFR.

30.  Un compuesto seleccionado de:

9 P ‘
&W ' S oy
(@)
(@]

Ab
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donde Ab es Trastuzumab; y x es 4-8.

31. Un compuesto seleccionado de las Tablas 1A, 1B, C 0 1D, o un estereoisémero o una sal

farmacéuticamente aceptable de los mismos.

32. Una composicion farmacéutica que comprende el compuesto de cualquiera de las
reivindicaciones 1-31, o un estereoisémero o una sal farmacéuticamente aceptable del mismo, y un

excipiente farmacéuticamente aceptable.

33. Un método para tratar el cancer en un paciente que lo necesita, que comprende la
administracion a dicho paciente de una cantidad terapéuticamente aceptable del compuesto de cualquiera
de las reivindicaciones 1-31, o un estereoisdmero o sal farmacéuticamente aceptable del mismo, o la

composicion farmacéutica de la reivindicacion 32.

34. El método de la reivindicacion 33, en el que el cancer es cancer de pulmon, cancer de
rifidn, cancer de uretra, cancer colorrectal, cAncer de prostata, glioblastoma multiforme, cancer de ovario,
cancer de pancreas, cancer de mama, melanoma, cancer de higado, cancer de vejiga, cancer de estbmago

0 cancer de eséfago.

35. Un método para tratar, prevenir o inhibir el crecimiento tumoral en un paciente que lo
necesita, que comprende la administracion a dicho paciente de una cantidad terapéuticamente aceptable
del compuesto de cualquiera de las reivindicaciones 1-31, o un estereoisémero o sal farmacéuticamente

aceptable del mismo, o la composicion farmacéutica de la reivindicacion 32.

36. El método de la reivindicacion 35, en el que el tumor se asocia con la expresién de
HER2, HER3, B7H3, TROP2, Claudin 18.2, CD30, CD33, CD70 0 EGFR.
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