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        Mocetinostat (MGCD0103)

        目录号：S1122
            
            批次号：S112203
            
            
        

        打印

    

    

    
        化学数据

            
                	
                            
                                
                            
                        	别名	MG0103	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	C23H20N6O


	分子量	396.44	CAS号	726169-73-9
	Solubility (25°C)*	体外	
                                
                                
                                
                                DMSO
                            
                            	
                                13 mg/mL
                                32.79 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	Mocetinostat (MGCD0103, MG0103) 是一种有效的HDAC抑制剂，对HDAC1抑制作用最强，无细胞试验中IC50为0.15 μM，比作用于HDAC2， 3，和11选择性高2到10倍，对HDAC4， 5， 6， 7，和8没有抑制活性。Mocetinostat (MGCD0103) 可诱导凋亡和自噬。Phase 2。
	靶点	
                                    	HDAC1 [1]
(Cell-free assay)	HDAC2 [1]
(Cell-free assay)	HDAC11 [1]
(Cell-free assay)	HDAC3 [1]
(Cell-free assay)
	0.15 μM	0.29 μM	0.59 μM	1.66 μM


                                
	体外研究	MGCD0103按剂量依赖性在纳摩尔浓度或低微摩尔浓度时只能抑制9个人类重组HDACs中的一部分，包括HDAC1, HDAC2, HDAC3, 和HDAC11。在体外，MGCD0103有效抑制人类HDAC1和HDAC2酶，但是不抑制二级HDACs。MGCD0103的外环氨基抑制酶时是必需的，因为作用于HDAC1和HDAC2的HDAC抑制活性已被desamino类似物全部消除。MGCD0103 6 μM时抑制活性达到最高状态，在HCT116细胞中MGCD0103最高抑制全部酶活的75%，而NVP-LAQ824抑制几乎达到100%。MGCD0103抑制A549细胞时也显示出剂量依赖性。[1]
	体内研究	在裸鼠中，MGCD0103明显抑制人类移植瘤的生长，及抑制肿瘤中组蛋白乙酰化诱导的的相关抗癌活性。MGCD0103每天口服处理携带移植的晚期 A549肿瘤 的裸鼠，13天后，明显降低生长，这种作用存在剂量依赖性。MGCD0103与对照组相比，明显阻断肿瘤生长，且体重没有改变。此外, MGCD0103不会使WBC数降低，且耐受性很好。 MGCD0103 作用于许多 其他人类移植瘤模型包括NSCLC H1437，是口服有效的。MGCD0103按80 mg/kg 剂量每天口服给药携带H1437肿瘤的动物，13天后，完全抑制肿瘤生长，且动物体重没有下降。 [1]MGCD0103降低肺动脉高血压症的效果比tadalafil好，tadalafil是治疗肺动脉高血压症的常规法，是一种血管舒张药。此外, MGCD0103提高肺动脉加速时间，且降低肺动脉的收缩，说明HDAC 抑制剂作用于肺血管具有很好效果。[2]


            

        
    
    
        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	体外HDAC酶实验
	
                        根据均相荧光释放法进行脱乙酰化酶活性测定。在实验buffer（包括25 mM HEPES，pH 为8.0, 137 mM NaCl, 1 mM MgCl2, 2.7 mM KCl）中，纯化的重组HDAC酶和稀释成不同浓度的MGCD0103一起在室温下温育10分钟。加入底物Boc-Lys(ε-Ac)-AMC，在37oC进一步温育。作用于不同亚型HDAC酶则底物浓度和温育时间都不同。加入胰蛋白酶室温下温育20分钟，脱乙酰化底物释放荧光。在360 , 470, 435 nm 波长处测定荧光信号。
                    
	细胞实验	细胞系	人类乳腺上皮细胞(HMEC)和人类包皮成纤维细胞(MRHF)
	浓度	0-60 μM
	处理时间	72小时
	方法	人类乳腺上皮细胞(HMEC)和人类包皮成纤维细胞(MRHF)接种在96孔板上，加入不同浓度MGCD0103，在含5% CO2环境37oC下温育72小时。加入3-(4,5-二甲基-2-噻唑基)-2,5-二苯基溴化四唑（MTT），最终浓度为0.5 mg/ml，和细胞一起温育4小时，然后加入同体积溶解buffer,buffer包含50% N,N-二甲基甲酰胺,及20% SDS(pH 为4.7)。温育过夜，在630 nm 处标记，在570 nm 处读数，测量溶解的染料。根据相关细胞系的标准生长曲线计算细胞的吸光值。
	动物实验	动物模型	携带H1437肿瘤的雌性CD-1裸鼠
	剂量	80 mg/kg
	给药处理	口服处理
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                客户使用selleck产品的实验数据
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                Mocetinostat (MGCD0103)在文献中得到引用

                
                    	
                                        Romidepsin and afatinib abrogate JAK-STAT signaling and elicit synergistic antitumor effects in cutaneous T-cell lymphoma
                                        [ J Invest Dermatol, 2024, S0022-202X(23)03210-4]
                                    	
                                        
                                            PubMed: 38219917
                                        
                                    
	
                                        Pancreatic cancer acquires resistance to MAPK pathway inhibition by clonal expansion and adaptive DNA hypermethylation
                                        [ Clin Epigenetics, 2024, 16(1):13]
                                    	
                                        
                                            PubMed: 38229153
                                        
                                    
	
                                        Epigenetic and molecular coordination between HDAC2 and SMAD3-SKI regulates essential brain tumour stem cell characteristics
                                        [ Nat Commun, 2023, 14(1):5051]
                                    	
                                        
                                            PubMed: 37598220
                                        
                                    
	
                                        Epigenetic and molecular coordination between HDAC2 and SMAD3-SKI regulates essential brain tumour stem cell characteristics
                                        [ Nat Commun, 2023, 14(1):5051]
                                    	
                                        
                                            PubMed: 37598220
                                        
                                    
	
                                        Genotype-Tailored ERK/MAPK Pathway and HDAC Inhibition Rewires the Apoptotic Rheostat to Trigger Colorectal Cancer Cell Death
                                        [ Mol Cancer Ther, 2023, 22(1):52-62]
                                    	
                                        
                                            PubMed: 36343387
                                        
                                    
	
                                        CSE1L is a negative regulator of the RB-DREAM pathway in p53 wild-type NSCLC and can be targeted using an HDAC1/2 inhibitor
                                        [ Sci Rep, 2023, 13(1):16271]
                                    	
                                        
                                            PubMed: 37759078
                                        
                                    
	
                                        Phosphorylation of TGIF2 represents a therapeutic target that drives EMT and metastasis of lung adenocarcinoma
                                        [ BMC Cancer, 2023, 23(1):52]
                                    	
                                        
                                            PubMed: 36647029
                                        
                                    
	
                                        Hdac1-deficiency affects the cell cycle axis Cdc25-Cdk1 causing impaired G2/M phase progression and reduced cardiomyocyte proliferation in zebrafish
                                        [ Biochem Biophys Res Commun, 2023, 665:98-106]
                                    	
                                        
                                            PubMed: 37149988
                                        
                                    
	
                                        HDAC Inhibitors Alleviate Uric Acid-Induced Vascular Endothelial Cell Injury by Way of the HDAC6/FGF21/PI3K/AKT Pathway
                                        [ J Cardiovasc Pharmacol, 2023, 81(2):150-164]
                                    	
                                        
                                            PubMed: 36607630
                                        
                                    
	
                                        HDAC Inhibitors Alleviate Uric Acid-Induced Vascular Endothelial Cell Injury by Way of the HDAC6/FGF21/PI3K/AKT Pathway
                                        [ J Cardiovasc Pharmacol, 2023, 81(2):150-164]
                                    	
                                        
                                            PubMed: 36607630
                                        
                                    


                

            

        
        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。

    

    



