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                        	别名	GS-1101	储存条件
(自收到货起)	
                            3年 / -20°C / 粉状

                            1年 / -80°C / 溶于溶剂
                        
	化学式	C22H18FN7O


	分子量	415.42	CAS号	870281-82-6
	Solubility (25°C)*	体外	
                                
                                
                                
                                DMSO
                            
                            	
                                83 mg/mL
                                199.79 mM
                            
	
                                
                                Water
                            
                            	
                                Insoluble
                                
                            
	
                                
                                Ethanol
                            
                            	
                                Insoluble
                                
                            
	
                            *  <1 mg/ml means slightly soluble or insoluble.

                            *  Please note that Selleck tests the solubility of all compounds in-house, and the actual solubility may differ slightly from published values. This is normal and is due to slight batch-to-batch variations.
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                生物活性

                	产品描述	Idelalisib (CAL-101)是选择性p110δ抑制剂，在无细胞试验中IC50为 2.5 nM；对 p110δ 表现出的选择性是对 p110α/β/γ 的 40 到 300 倍，对p110δ的选择性是对 C2β，hVPS34，DNA-PK 和 mTOR的400到4000倍。Idelalisib 还可诱导自噬。
	靶点	
                                    	p110δ [1]
(Cell-free assay)	p110γ [1]
(Cell-free assay)
	2.5 nM	89 nM


                                
	体外研究	CAL-101 对p110α, p110β,和p110γ作用效果不大。CAL-101作用于原代嗜碱细胞特定阻断FcϵR1 p110δ调节的 CD63表达，EC50 为8 nM。与急性髓性白血病(AML) 和骨髓增生性肿瘤(MPN) 细胞相比，CAL-101 作用于B-cell急性淋巴细胞白血病(B-ALL)和慢性淋巴细胞白血病(CLL) 细胞时显示更强的活性。CAL-101 作用于SU-DHL-5, KARPAS-422 和CCRF-SB细胞，降低pAktS473, pAktT308, 和下游靶点S6， EC50为0.1到1.0 μM。 [1]

CAL-101 作用于CLL细胞，诱导选择性细胞毒性，不是通过突变状态或间期细胞遗传学,主要通过caspase依赖机制。与正常B细胞相比，CAL-101作用于CLL 细胞优先产生细胞毒性，和LY294002相比，作用于其他造血细胞不会产生毒性。CAL-101 作用于T 细胞和天然杀伤细胞 缺乏直接的细胞毒性潜能。CAL-101抑制炎症细胞因子的产生,比如 IL-6, IL-10, TNF-α,和IFN-γ,且激活诱导的细胞因子,如CD40L。CAL-101 也抗CD40L调节的CLL细胞存活。[2]

CAL-101 作用于L1236和L591细胞, 诱导细胞在G1期积累，在S期下降，说明 CAL-101可以作为治疗霍杰金淋巴瘤(HL)的一种新策略。[3]


	特征	Calistoga 暗示 CAL-101治疗血液恶性肿瘤可能有更广泛的应用价值。


            

        
    
    
        推荐的实验操作(此推荐来自于公开的文献所以Selleck并不保证其有效性)

        	激酶实验	PI3K实验
	
                        用全CLL和正常B细胞溶解物进行PI3K实验。 进行PI3K ELISA 实验。全细胞抽提物加到PI(4,5)P2 底物和反应 buffer（包含 ATP)的混合物中，在室温下温育。加入 PI(3,4,5)P3 探测器和 EDTA混合，反应终止，在室温下温育1小时。混合物转移到PI3K ELISA板上，再温育1小时。 冲洗反应板，然后和第二探测器再温育30分钟。再次冲洗反应板, 加入3,3′,5,5′-四甲基联苯胺溶液 ，反应5分钟，加入H2SO4 终止反应。在450纳米处读数。
                    
	细胞实验	细胞系	CLL B 细胞或健康志愿者的T细胞或NK细胞 
	浓度	0.01-100 μM
	处理时间	48小时
	方法	进行MTT实验测定细胞毒性。1×105个细胞和CAL-101一起温育。加入MTT试剂, 再次温育20小时，然后用溶于PBS的硫酸鱼精蛋白冲洗。加入DMSO, 用分光光度计在540纳米处测定吸光度。使用膜联蛋白/PI液式细胞计检查在不同时间点测定细胞存活力，分析数据。每个样本至少计数104个细胞。以全部阳性细胞与未处理细胞之比百分数的形式来表示实验结果。加入100 μM Z-VAD检测caspase-依赖的细胞凋亡。加入 1 μg/mL CD40L, 800 U/mL IL-4, 50 ng/mL BAFF, 20 ng/mL TNF-α测定存活信号, 或者共培养在纤连蛋白或 HS-5 细胞系基质包被的板上。 基质共培养 在75cm2培养瓶 (80%-100% 融合率) 培养24 小时，然后加入CLL细胞。




    

    
        
        
            
                参考文献

                	
                            	[1] Lannutti BJ, et al. Blood, 2011, 117(2), 591-594.
	[2] Herman SE, et al. Blood, 2010, 116(12), 2078-2088.
	[3] Meadows SA, et al. Blood, 2011 Dec 30.


                            	[4] Low PC, et al. Nat Commun. 2014 Mar 14;5:3450.


                            
                                + 展开

                            
                        


            

        
        
            
                客户使用selleck产品的实验数据
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                                            数据来源于[Data independently produced by Cell Death Differ, 2014, 21(10), 1535-45]
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                                            数据来源于[Data independently produced by Acta Pharmacol Sin, 2013, 34(9),1201-7]
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                                            数据来源于[Data independently produced by , , J Immunol, 2014, 192(5): 2063-70 ]
                                        

                                            
                                    


                            

                        
                    
                        
                    
                        
                    
                

            

        
        
            
                Idelalisib (CAL-101)在文献中得到引用

                
                    	
                                        The highly selective and oral phosphoinositide 3-kinase delta (PI3K-δ) inhibitor roginolisib induces apoptosis in mesothelioma cells and increases immune effector cell composition
                                        [ Transl Oncol, 2024, 43:101857]
                                    	
                                        
                                            PubMed: 38412661
                                        
                                    
	
                                        Evolutionary states and trajectories characterized by distinct pathways stratify patients with ovarian high grade serous carcinoma
                                        [ Cancer Cell, 2023, 41(6):1103-1117.e12]
                                    	
                                        
                                            PubMed: 37207655
                                        
                                    
	
                                        PD-1 instructs a tumor-suppressive metabolic program that restricts glycolysis and restrains AP-1 activity in T cell lymphoma
                                        [ Nat Cancer, 2023, 4(10):1508-1525]
                                    	
                                        
                                            PubMed: 37723306
                                        
                                    
	
                                        Alcam-a and Pdgfr-α are essential for the development of sclerotome-derived stromal cells that support hematopoiesis
                                        [ Nat Commun, 2023, 14(1):1171]
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                                        Dasatinib overcomes glucocorticoid resistance in B-cell acute lymphoblastic leukemia
                                        [ Nat Commun, 2023, 14(1):2935]
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                                        Integrated single-cell (phospho-)protein and RNA detection uncovers phenotypic characteristics and active signal transduction of human antibody secreting cells
                                        [ Mol Cell Proteomics, 2023, S1535-9476(23)00001-4]
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                                        Intrinsic cancer cell phosphoinositide 3-kinase δ regulates fibrosis and vascular development in cholangiocarcinoma
                                        [ Liver Int, 2023, 10.1111/liv.15751]
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                                        Activation of glucagon-like peptide-1 receptor in microglia exerts protective effects against sepsis-induced encephalopathy via attenuating endoplasmic reticulum stress-associated inflammation and apoptosis in a mouse model of sepsis
                                        [ Exp Neurol, 2023, 363:114348]
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                                        A combination of BR101801 and venetoclax enhances antitumor effect in DLBCL cells via c-Myc/Bcl-2/Mcl-1 triple targeting
                                        [ Am J Cancer Res, 2023, 13(2):452-463]
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                                        Senolytic Flavonoids Enhance Type-I and Type-II Cell Death in Human Radioresistant Colon Cancer Cells through AMPK/MAPK Pathway
                                        [ Cancers (Basel), 2023, 15(9)2660]
                                    	
                                        
                                            PubMed: 37174126
                                        
                                    


                

            

        
        特定的存储和包装每个产品的信息在产品说明书上都有注明。大多数Selleck产品，在推荐的条件下存储可稳定保存两年。产品有时建议的储存温度不同，大多数建议储存在-20°C，抑制剂属于化学试剂，可在常温下运输储存两周左右。即使如此，我们保证产品的出货量将保持产品质量的条件下，一般都会放入冰袋。望阁下收到产品后，请按照产品数据表建议适当存储。

        如果需要长期保存，请于零下二十度低温保存。禁止用于人体及治疗！

        退换货政策

        Selleck提供宽松的退换货承诺，努力为您营造最优的购物体验。每个订单Selleck只提供一次退换货服务，为了确保您的权益，请您仔细阅读以下内容：

        1. 请在返还样品之前事先与我们取得联系，以确保产品是直接向我们或者当地代理商购买的；

        2. 自收到货物起七天内，如因运输过程有问题或其他任何问题，您可以提出退换货要求；自收到货物起365天内，如因产品质量有问题，您可以提出退换货要求。

        3. 请使用我们的快递账号进行退换货，您无需为此承担任何费用。

        4. 如您已收到由Selleck开具的发票，则办理退货或订单金额发生变更的换货时，请将发票随商品一同返还给Selleck。请您妥善保管发票，如发票丢失，将无法办理退换货手续。

        5. 对于合理的退换货要求，我们会在5个工作日内处理完成您的款项退还和新换货物的运输等，请耐心等待。

    

    



