REIVINDICACIONES

1. Un compuesto con la Formula (1):

Enlazador

(D

0 una sal, tautbmero, solvato o estereoisdbmero farmacéuticamente aceptable de
este,
donde cada uno del anillo A y del anillo B es, independientemente, una de las

siguientes férmulas:
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m o formula (l1a);
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férmula (I1b);
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férmula (llc);



o formula (11d);

férmula (lle);

férmula (lIf); o

formula (11g);

v ndica el punto de union al enlazador;

El enlazador es —(CHy)-, -(CH3)p-X-(CH2)q-, 0 -(CH2),-CH=CH-(CHy),-;

X es NR®, NHC(=0), C(=O)NH, O, SO, un anillo arilo sustituido o no sustituido, un
anillo heteroarilo sustituido o no sustituido, un anillo heterociclico sustituido o no
sustituido, o un anillo ciclico sustituido o no sustituido;

el anillo C es un anillo de ciclopropilo o un anillo de ciclobutilo;

cada uno de los enlaces punteados == entre -C(RY)- y -N(R?- es,
independientemente, un enlace simple o un enlace doble;

cuando el enlace punteado es un enlace simple, cada R! es, independientemente,
H u OH, y cada R2 es H;

cuando el enlace punteado es un enlace doble, cada R! es H, y cada R? esta
ausente;

cada uno de R3y R* es, independientemente, H, NH,, NR2RP, OH, alquilo C;_4, alcoxi



Ci.4 0 arilo;

R2y RP son cada uno independientemente H o alquilo Cy_4;

R5 es H, alquilo C;_4, alcoxi C;.4 0 arilo;

R6 es H o alquilo Cy4;

cada uno de m, ny o es, independientemente, 1 0 2;

cadaunoder, py q, es, independientemente, un nimero entero de 1 a 8;y

la suma de p y g es un numero entero de 1 a 8.

2. El compuesto de la reivindicacion 1, donde cuando el enlazador es —(CH,),-,
el anillo A tiene la formula (l1a) y el anillo B tiene la formula (l1b).

3. El compuesto de la reivindicacion 1, donde cuando el enlazador es -(CH,),-
X-(CHy)q - 0 -(CH,),-CH=CH-(CH,),-, €l anillo A es de férmula (lla), m en el anillo A
es 2y el anillo B es uno de férmula (l1a), (l1b), (lic), (1id), (lle), (1if) y (lig).

4. El compuesto de la reivindicacion 1, donde cuando el enlazador es -(CH,),-
X-(CHz)q- 0 -(CHy),-CH=CH-(CH,)q-, €l anillo A es de féormula (lla), m en el anillo A
es 1, el anillo B es uno de férmula (l1a), (lib), (lic), (lid), (lle), (1if) y (lig) y la férmula

(lic) es la siguiente férmula (1Ic3) o formula (lic4):

férmula (llc3), o

férmula (lic4).

5. El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones 1, 3y 4, donde X es O,
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NRS, NHC(=0), -(M-CeHa)-, % o0&

6. El compuesto de la reivindicacion 1, donde el enlazador es -(CH,),-.



7. El compuesto de la reivindicacién 1, 2 0 6, donde r es 3 0 5.

8. El compuesto de la reivindicacion 1 o 5, donde el enlazador es -(CH,),-O-
(CH2)q- 0 -(CH3)p-NH-(CHy)q4-.

9. El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones 1, 3-5y 8, donde la suma
depyqgesd4.

10. El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones 1, 3 y 4, donde el
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El compuesto de la reivindicacion 10, donde la sumade py g es 2.

St

13.  El compuesto de la reivindicacion 12, donde la sumade py q es 2.

12. Elcompuesto de la reivindicacion 5, donde el enlazador es

14.  El compuesto de la reivindicacion 1, 3 o 4, donde el enlazador es -(CHy),-
CH=CH-(CH,),-.

15. El compuesto de la reivindicacién 14, donde la sumade py q es 3.

16. El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones 1y 3-15, donde el anillo
B es de formula (l1a).

17.  El compuesto de la reivindicacion 16, donde m en el anillo B es 1.

18. El compuesto de la reivindicacion 16 o 17, donde el anillo C en el anillo B es

un anillo de ciclopropilo.



19. El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones 16 a 18, donde el enlace
punteado en el anillo B es un enlace sencillo, R es Hu OH, y R? es H.

20. El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones 16 a 18, donde el enlace
punteado en el anillo B es un enlace doble, R! es H, y R? esta ausente.

21. El compuesto de la reivindicacién 1, donde el anillo A tiene la formula (l1b).
22.  El compuesto de la reivindicacion 21, donde el anillo A tiene la formula (l1b2):
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23.  El compuesto de la reivindicacién 21 o 22, donde R3 es H.

24.  El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones 21 a 23, donde el enlace
punteado en el anillo A es un enlace simple, R es Hu OH, y R? es H.

25.  El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones 21 a 23, donde el enlace
punteado en el anillo A es un enlace doble, R! es H, y R? esta ausente.

26.  El compuesto de la reivindicacion 23, donde el compuesto es
H =N o ~~_0 N= H
o] o]
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, 0 una sal, tautébmero, solvato o
estereoisémero farmacéuticamente aceptables de estos.

27.  El compuesto de la reivindicacién 1, donde el anillo A tiene la formula (l1g).
28.  El compuesto de la reivindicacién 27, donde o en el anillo A es 2.

29. El compuesto de la reivindicacion 27 o 28, donde el enlace punteado en el
anillo A es un enlace simple, Rl es Hu OH, y R? es H.

30. El compuesto de la reivindicacion 27 o 28, donde el enlace punteado en el
anillo A es un enlace doble, R! es H, y R? esta ausente.

31. El compuesto de la reivindicacion 28, donde el compuesto es
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, 0 una sal, tautébmero, solvato o
estereoisémero farmacéuticamente aceptables de estos.

32. El compuesto de la reivindicacion 1, donde el anillo A tiene la formula (11d).
33. El compuesto de la reivindicacion 32, donde n en el anillo A es 1.

34. El compuesto de la reivindicacion 32 o 33, donde el enlace punteado en el
anillo A es un enlace simple, Rl es Hu OH, y R? es H.

35. El compuesto de la reivindicacion 32 o 33, donde el enlace punteado en el
anillo A es un enlace doble, R! es H, y R? esta ausente.

36. El compuesto de la reivindicacion 33, donde el compuesto es
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o estereoisémero farmacéuticamente aceptable de este.

37. El compuesto de la reivindicacion 32, donde n en el anillo A es 2.

38. El compuesto de la reivindicacion 32 o 37, donde el enlace punteado en el
anillo A es un enlace simple, R es Hu OH, y R? es H.

39. El compuesto de la reivindicacién 32 o 37, donde el enlace punteado en el
anillo A es un enlace doble, R! es H, y R? esta ausente.

40. ElI compuesto de la reivindicacion 39, donde el compuesto es
N OO N= H

e ~ N

o O , 0 una sal, tautbmero, solvato
o estereoisémero farmacéuticamente aceptables de estos.
41. El compuesto de la reivindicacion 1, donde el anillo A tiene la férmula (lic).

42.  El compuesto de la reivindicacidén 41, donde el anillo A tiene la formula (lic2):

(llc2).

43.  El compuesto de la reivindicacion 41 o 42, donde R* es CH30-.

44.  El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones 41 a 43, donde el enlace
punteado en el anillo A es un enlace simple, R es Hu OH, y R? es H.

45.  El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones 41 a 43, donde el enlace
punteado en el anillo A es un enlace doble, R! es H, y R? esta ausente.

46.  El compuesto de la reivindicacion 42, donde el compuesto es



, o] una  sal,
tautémero, solvato o estereoisomero farmacéuticamente aceptables de estos.

47.  El compuesto de la reivindicacion 1, donde el anillo A tiene la férmula (lle).
48. El compuesto de la reivindicacion 47, donde R® es metilo.

49. El compuesto de la reivindicacién 47 o 48, donde el enlace punteado en el
anillo A es un enlace simple, Rt es Hu OH, y R? es H.

50. El compuesto de la reivindicacion 47 o 48, donde el enlace punteado en el
anillo A es un enlace doble, R! es H, y R? esta ausente.

51. El compuesto de la reivindicacion 48, donde el compuesto es

H =N O\Q\/O N= H
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o una sal, un tautémero, solvato o un estereoisémero farmacéuticamente aceptable
de este.
52. El compuesto de la reivindicacion 1, donde cada uno del anillo Ay el anillo B,
independientemente, tiene la formula (l1a).
53. El compuesto de la reivindicacion 52, donde m es 1.
54.  El compuesto de la reivindicacion 52 o 53, donde el anillo C es un anillo de
ciclopropilo.
55. El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones 52 a 54, donde el enlace
punteado en el anillo A es un enlace simple, Rl es Hu OH, y R? es H.
56. El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones 52 a 54, donde el enlace
punteado en el anillo A es un enlace doble, R es H, y R? esta ausente.
57. El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones 52 a 56, donde el enlace
punteado en el anillo B es un enlace simple, R es Hu OH, y R? es H.

58.  El compuesto de cualquiera de las reivindicaciones 52 a 56, donde el enlace
punteado en el anillo B es un enlace doble, R es H, y R? esta ausente.
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59. El compuesto de la reivindicacion 54, donde el compuesto es
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estereoisdémero farmacéuticamente aceptable de este.

0 una sal, tautbmero, solvato o

60. El compuesto de la reivindicacion 1, donde el anillo A y el anillo B son
diferentes.

61. Un compuesto con la Férmula B(i) o B(ii):

Enlazador Ab

Enlazador

Formula B(1)

Enlazador Ab

Enlazador

Féormula B(11) )
, 0 una sal, tautdbmero, solvato o

estereoisdémero farmacéuticamente aceptables de estos, donde:
cada uno del anillo A y del anillo B es, independientemente, una de las siguientes
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féormulas:

formula (l1ib);

R* formula (llic);

R! A/M
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n o formula (1l1d);
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formula (llle);

férmula (11If); o
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v ndica el punto de union al enlazador o enlazador Ab;

El enlazador es —(CH,),-, -(CH2)p-X-(CHz)q-, 0 -(CH3),-CH=CH-(CHy)q-;

X es NR®, NHC(=0), C(=0)NH, O, SO,, un anillo arilo sustituido o no sustituido, un
anillo heteroarilo sustituido o no sustituido, un anillo heterociclico sustituido o no
sustituido, o un anillo ciclico sustituido o no sustituido;

el anillo C es un anillo de ciclopropilo o un anillo de ciclobutilo;

cada uno de los enlaces punteados == entre -C(R})- y -N(R?- es,
independientemente, un enlace simple o un enlace doble;

cuando el enlace punteado es un enlace simple, cada R! es, independientemente,
H u OH, y cada R? es H;

cuando el enlace punteado es un enlace doble, cada R! es, independientemente,
H, y cada R? esta ausente;

cada uno de R3 y R* es, independientemente, H, NH,, NR2RP, OH, alquilo Cy4,
alcoxilo C4.4 0 arilo;

R2y RP son cada uno independientemente H o alquilo Cy_4;

R> es H, alquilo C;_4, alcoxilo C;.4 0 arilo;

R6 es H o alquilo Cy4;

cada uno de m, ny o es, independientemente, 1 0 2;

cadaunoder, py q, es, independientemente, un nimero entero de 1 a 8;

la suma de py g es unnumero enterode 1a8;y

El enlazador Ab es un compuesto capaz de unir el anillo A o el anillo B a un agente
de union.

62. Elcompuesto de la reivindicacion 61, donde el enlazador Ab tiene la siguiente

féormula:
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donde vww v # indica el punto de union al anillo A o al anillo B.

63. El compuesto de la reivindicacion 61 o 62, donde el compuesto tiene la

\}
: 0 H.
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siguiente formula:

\
K©/ \H/\H)f O\/\O/\/O\/\O/\/H\n/ \/D

JNQ@ T

0 una sal, un tautomero, solvato o un estereoisémero farmacéuticamente aceptable
de este.
64. Un conjugado de la Formula A(i) o A(ii):
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Enlazador Ab \

Ab

Enlazador

Formula A(1)

Enlazador Ab \

Ab

Enlazador

Formula A(i1)
, 0 una sal,
tautbmero, solvato o estereoisdmero farmacéuticamente aceptables de estos,
donde:

cada uno del anillo A y del anillo B es, independientemente, una de las siguientes
férmulas:
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férmula (111b);

R* formula (llic);
R! W/M
_N o—%
h O formula (1l1d);
i

o formula (llle);

férmula (I1If); o
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v ndica el punto de union al enlazador o enlazador Ab;

El enlazador es —(CH,),-, -(CH2)p-X-(CHz)q-, 0 -(CH3),-CH=CH-(CHy)q-;

X es NR®, NHC(=0), C(=0)NH, O, SO,, un anillo arilo sustituido o no sustituido, un
anillo heteroarilo sustituido o no sustituido, un anillo heterociclico sustituido o no
sustituido, o un anillo ciclico sustituido o no sustituido;

el anillo C es un anillo de ciclopropilo o un anillo de ciclobutilo;

cada uno de los enlaces punteados == entre -C(R})- y -N(R?- es,
independientemente, un enlace simple o un enlace doble;

cuando el enlace punteado es un enlace simple, cada R! es, independientemente,
H u OH, y cada R? es H;

cuando el enlace punteado es un enlace doble, cada R! es, independientemente,
H, y cada R? esta ausente;

cada uno de R3 y R* es, independientemente, H, NH,, NR2RP, OH, alquilo Cy4,
alcoxilo C4.4 0 arilo;

R2y RP son cada uno independientemente H o alquilo Cy_4;

R> es H, alquilo C;_4, alcoxilo C;.4 0 arilo;

R6 es H o alquilo Cy4;

cada uno de m, ny o es, independientemente, 1 0 2;

cadaunoder, py q, es, independientemente, un nimero entero de 1 a 8;

la suma de p y g es un numero entero de 1 a 8;

El enlazador Ab es un compuesto que une Ab al anillo A o al anillo B;

Ab es un agente de union seleccionado de un anticuerpo humanizado, quimeérico o
humano, o un fragmento de unién al antigeno de este;y

el subindice x es de 1 a 15.

65. El conjugado de la reivindicacion 64, donde el enlazador Ab tiene la siguiente

formula:
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, donde vwvv * indica el punto de union a Ab, y vwvv # indica el punto de
union al anillo A o al anillo B.
66. El conjugado de la reivindicacion 64 o 65, donde el conjugado tiene la

siguiente formula:

(© VHJIH o\/\o/\/o\/\o/\/ﬁ
ng LTI,

o

(© m”uJIH o\/\o/\/o\/\o/\/ﬁ
o8 LT,

o una sal, un tautémero, solvato o un estereoisémero farmacéuticamente aceptable

de este.
67. ElI conjugado de Ila reivindicacion 66, donde el subindice x es
aproximadamente 2.

68. El conjugado de cualquiera de las reivindicaciones 64 a 67, donde el
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conjugado tiene la siguiente formula:

K@ mANJIN o\/\o/\/o\/\o/\/ﬂ
ng LTI,

1.97

(@)

H@ wm“l“ PO oA
s LTS,

o una sal, un tautémero, solvato o un estereoisémero farmacéuticamente aceptable

de este.

69. Una composicion farmacéutica que comprende el conjugado de cualquiera
de las reivindicaciones 64 a 68, o una sal, tautobmero, solvato o estereoisémero
farmacéuticamente aceptable de este, y un excipiente farmacéuticamente

aceptable.



