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REIVINDICACIONES

1. Un compuesto de piridopirimidina o pirimidopirimidina representado por la férmula (la), el isémero, la sal
farmacéuticamente aceptable, el éster, el profarmaco o el solvato del mismo:
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donde,

R1 y Rz son cada uno independientemente 3-oxa-8-azabiciclo[3.2.1]octanilo, 8-oxa-3-azabiciclo[3.2.1]octanilo, o
NRaRg, y al menos uno de R y Ry es 3-oxa-8-azabiciclo[3.2.1]octanilo u 8-oxa-3-azabiciclo[3.2.1]octanilo;

donde, Ra y Rg son cada uno independientemente H, alquilo C1-C6 no sustituido o sustituido con alcoxi C1-C6 o
halégeno, o alcoxi C1-C6 no sustituido o sustituido con halégeno, o Ra y Rg, junto con el N al que estan unidos,
forman un heterociclo saturado que contiene nitrégeno que tiene de 4 a 8 atomos de anillo que esta no sustituido o
sustituido con alquilo C1-C6, alcoxi C1-C6 o halégeno, el heterociclo saturado que contiene nitrégeno es un anillo de
piperidina, un anillo de morfolina, un anillo de piperazina, un anillo de N-metilpiperazina, un anillo de homomorfolina,
un anillo de homopiperazina; y

R3 es fenilo o piridilo no sustituido o sustituido con 1 a 5 sustituyentes, donde el sustituyente es halégeno; hidroxilo;
ciano; alquilo C1-C7 no sustituido o sustituido con alcoxi C1-C7, halégeno o hidroxi; alcoxi C1-C7; -NHS(=O).alquilo
C1-C7; -NHoy; arilamino C5-C6; alquilamino C1-C7; di(alquil C1-C7)amino; -C(O)NHz; o -C(O)NHalquilo C1-C3.

2. El compuesto de piridopirimidina o pirimidopirimidina, el isémero, la sal farmacéuticamente aceptable, el éster, los
profarmacos o el solvato del mismo de acuerdo con la reivindicacién 1, donde,

R1 y Rz son cada uno independientemente 3-oxa-8-azabiciclo[3.2.1]octanilo, 8-oxa-3-azabiciclo[3.2.1]octanilo, o
NRaRg, y al menos uno de R y Ry es 3-oxa-8-azabiciclo[3.2.1]octanilo u 8-oxa-3-azabiciclo[3.2.1]octanilo;

donde, Ra y Rg son cada uno independientemente H, alquilo C1-C3 no sustituido o sustituido con alcoxi C1-C3 o
halégeno, o alcoxi C1-C3 no sustituido o sustituido con halégeno, o Ra y Rg, junto con el N al que estan unidos,
forman un heterociclo saturado que contiene nitrégeno que tiene de 6 a 7 atomos en el anillo que esta no sustituido o
sustituido con alquilo C1-C3, alcoxi C1-C3 o halégeno, y

R3 es fenilo no sustituido o sustituido con 1 a 3 sustituyentes, donde el sustituyente es halégeno; hidroxilo; ciano;
alquilo C1-C4 no sustituido o sustituido con alcoxi C1-C4, halégeno o hidroxi; alcoxi C1-C4; -NHS(=0).alquilo C1-C4;
-NHoy; arilamino C5-C6; alquilamino C1-C4; di(alquil C1-C4)amino; -C(O)NH>; o -C(O)NHalquilo C1-C3.

3. Los compuestos de piridopirimidina o pirimidopirimidina, el isémero, la sal farmacéuticamente aceptable, el éster,
el profarmaco o el solvato de los mismos de acuerdo con la reivindicacion 1, en los que,

R1 y Rz son cada uno independientemente 3-oxa-8-azabiciclo[3.2.1]octanilo, 8-oxa-3-azabiciclo[3.2.1]octanilo, o
NRaRg, y al menos uno de R y Ry es 3-oxa-8-azabiciclo[3.2.1]octanilo u 8-oxa-3-azabiciclo[3.2.1]octanilo;

en los que, Ra ¥ Rg, junto con el N al que estan unidos, forman un anillo de morfolina no sustituido o sustituido con
alquilo C1-C3, alcoxi C1-C3 o haldgeno.

4. El compuesto de piridopirimidina o pirimidopirimidina, el isémero, la sal farmacéuticamente aceptable, el éster, el
profarmaco o el solvato del mismo de acuerdo con la reivindicacién 1, donde,



ES 2572 105 Tl

Q f.r,,_ N N N N
L O] © SROPOUS
whoi 0, Rres 070 L9 Rjes 07, L] o, o, o ©
/
Q
N/
0w,

5. El compuesto de piridopirimidina o pirimidopirimidina, el isémero, la sal farmacéuticamente aceptable, el éster, el
profarmaco o el solvato del mismo de acuerdo con la reivindicacién 1, donde,
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donde, Rc es H o alquilo C1-C3.

10
6. El compuesto de piridopirimidina o pirimidopirimidina, el isémero, la sal farmacéuticamente aceptable, el éster, el
profarmaco o el solvato del mismo de acuerdo con la reivindicacion 4, donde,

Rs es
OH 0
S o' oa
» RC\O 0 ,

donde, Rc es H o alquilo C1-C3.

15

7. El compuesto de piridopirimidina o pirimidopirimidina, el isémero, la sal farmacéuticamente aceptable, el éster, el
20 profarmaco o el solvato del mismo de acuerdo con la reivindicacién 6, donde,
Rc es H o metilo.

8. El compuesto de piridopirimidina o pirimidopirimidina, el isémero, la sal farmacéuticamente aceptable, el éster, el
profarmaco o el solvato del mismo de acuerdo con la reivindicaciéon 1, donde, el compuesto representado por la
25 férmula (1) se selecciona entre el grupo que consiste en los siguientes compuestos:
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9. Uso del compuesto de piridopirimidina o pirimidopirimidina, el isémero, la sal farmacéuticamente aceptable, el
éster, el profarmaco o el solvato del mismo de acuerdo con una cualquiera de las reivindicaciones 1 a 8 como
inhibidor de mTOR para tratar una enfermedad o afecciéon causada por disfunciéon de la ruta de sefalizacion PI3K-
AKT-mTOR.

10. El uso de acuerdo con la reivindicacién 9, donde la enfermedad o afecciéon causada por disfuncién de la ruta de
sefalizacion PISK-AKT-mTOR es una enfermedad tumoral.

11. Una composicién farmacéutica que comprende una cantidad terapéuticamente eficaz del compuesto de
piridopirimidina o pirimidopirimidina, el isémero, la sal farmacéuticamente aceptable, el éster, el profarmaco o el
solvato del mismo de acuerdo con una cualquiera de las reivindicaciones 1 a 8, y opcionalmente, un portador o
excipiente farmacéuticamente aceptable.

12. Un inhibidor de mTOR que comprende una cantidad terapéuticamente eficaz del compuesto de piridopirimidina o
pirimidopirimidina, el isémero del mismo, la sal farmacéuticamente aceptable, el éster, el profarmaco o el solvato del
mismo de acuerdo con una cualquiera de las reivindicaciones 1 a 8, y opcionalmente, un portador o excipiente
farmacéuticamente aceptable.
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REIVINDICACIONES CORREGIDAS SEGUN Art. 19.1 PCT

1. Un compuesto de piridopirimidina o pirimidopirimidina representado por la férmula (la), el isémero, la sal
farmacéutica aceptable, el éster, el profarmaco o el solvato del mismo:

R,

NN

NN
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(1a)

donde,

R1 y Rz son cada uno independientemente 3-oxa-8-azabiciclo[3.2.1]octanilo, 8-oxa-3-azabiciclo[3.2.1]octanilo, o
NRaRg, y al menos uno de R y Ry es 3-oxa-8-azabiciclo[3.2.1]octanilo u 8-oxa-3-azabiciclo[3.2.1]octanilo;

donde, Ra y Rg son cada uno independientemente H, alquilo C1-C6 no sustituido o sustituido con alcoxi C1-C6 o
halégeno, o alcoxi C1-C6 no sustituido o sustituido con halégeno, o Ra y Rg, junto con el N al que estan unidos,
forman un heterociclo saturado que contiene nitrégeno que tiene de 4 a 8 atomos en el anillo que esta no sustituido o
sustituido con alquilo C1-C6, alcoxi C1-C6 o halégeno, el heterociclo saturado que contiene nitrégeno es un anillo de
piperidina, un anillo de morfolina, un anillo de piperazina, un anillo de N-metilpiperazina, un anillo de homomorfolina,
un anillo de homopiperazina; y

Rs es

Rc. “1

I=

, donde, Rc es H o alquilo C1-C3.

2. El compuesto de piridopirimidina o pirimidopirimidina, el isémero, la sal farmacéuticamente aceptable, el éster, los
profarmacos o el solvato del mismo de acuerdo con la reivindicacién 1, donde,

R1 y Rz son cada uno independientemente 3-oxa-8-azabiciclo[3.2.1]octanilo, 8-oxa-3-azabiciclo[3.2.1]octanilo, o
NRaRg, y al menos uno de R y Ry es 3-oxa-8-azabiciclo[3.2.1]octanilo u 8-oxa-3-azabiciclo[3.2.1]octanilo;

donde, Ra ¥y Rg son cada uno independientemente H, alquilo C1-C3 no sustituido o sustituido con alcoxi C1-C3 o
halégeno, o alcoxi C1-C3 no sustituido o sustituido con halégeno, o Ra y Rg, junto con el N al que estan unidos,
forman un heterociclo saturado que contiene nitrégeno que tiene de 6 a 7 atomos en el anillo que esta no sustituido o
sustituido con alquilo C1-C3, alcoxi C1-C3 o halégeno.

3. Los compuestos de piridopirimidina o pirimidopirimidina, el isémero, la sal farmacéuticamente aceptable, el éster,
el profarmaco o el solvato de los mismos de acuerdo con la reivindicacion 1, en los que,

R1 y Rz son cada uno independientemente 3-oxa-8-azabiciclo[3.2.1]octanilo, 8-oxa-3-azabiciclo[3.2.1]octanilo, o
NRaRg, y al menos uno de R y Ry es 3-oxa-8-azabiciclo[3.2.1]octanilo u 8-oxa-3-azabiciclo[3.2.1]octanilo;

en los que, Ra y Rg, junto con el N al que estan unidos, forman un anillo de morfolina no sustituido o sustituido con
alquilo C1-C3, alcoxi C1-C3 o haldgeno.

4. El compuesto de piridopirimidina o pirimidopirimidina, el isémero, la sal farmacéuticamente aceptable, el éster, el
profarmaco o el solvato del mismo de acuerdo con la reivindicacién 1, donde,
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5. El compuesto de piridopirimidina o pirimidopirimidina, el isémero, la sal farmacéuticamente aceptable, el éster, el
profarmaco o el solvato del mismo de acuerdo con la reivindicacién 1, donde,
5 Rc es H o metilo.

6. El compuesto de piridopirimidina o pirimidopirimidina, el isémero, la sal farmacéuticamente aceptable, el éster, el

profarmaco o el solvato del mismo de acuerdo con la reivindicaciéon 1, donde, el compuesto representado por la
férmula (1) se selecciona entre el grupo que consiste en los siguientes compuestos:
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7. Uso del compuesto de piridopirimidina o pirimidopirimidina, el isémero, la sal farmacéuticamente aceptable, el
éster, el profarmaco o el solvato del mismo de acuerdo con una cualquiera de las reivindicaciones 1 a 6 como
5 inhibidor de mTOR para tratar una enfermedad o afeccién causada por disfuncién de la ruta de sefializaciéon PI3K-

AKT-mTOR.

8. El uso de acuerdo con la reivindicacion 7, donde la enfermedad o afeccién causada por disfunciéon de la ruta de

sefalizacion PISK-AKT-mTOR es una enfermedad tumoral.
10

9. Una composicidon farmacéutica que comprende una cantidad terapéuticamente eficaz del compuesto de
piridopirimidina o pirimidopirimidina, el isémero, la sal farmacéuticamente aceptable, el éster, el profarmaco o el
solvato del mismo de acuerdo con una cualquiera de las reivindicaciones 1 a 6, y opcionalmente, un portador o

excipiente farmacéuticamente aceptable.
15
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10. Un inhibidor de mTOR que comprende una cantidad terapéuticamente eficaz del compuesto de piridopirimidina o
pirimidopirimidina, el isémero del mismo, la sal farmacéuticamente aceptable, el éster, el profarmaco o el solvato del
mismo de acuerdo con una cualquiera de las reivindicaciones 1 a 6, y opcionalmente, un portador o excipiente

farmacéuticamente aceptable.

10
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