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        Belnacasan (VX-765)
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        化学数据

            
                	
                            
                                
                            
                        	别名	N/A	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	C24H33ClN4O6


	分子量	509	CAS号	273404-37-8
	Solubility (25°C)*	体外	
                                
                                
                                
                                DMSO
                            
                            	
                                100 mg/mL
                                196.46 mM
                            
	
                                
                                Ethanol
                            
                            	
                                100 mg/mL
                                196.46 mM
                            
	
                                
                                Water
                            
                            	
                                Insoluble
                                
                            
	体内（现配现用）	
                                	澄清溶液	
                                            
                                                
                                                    
                                                    5% DMSO
                                                    
                                                        1
                                                    
                                                
                                                    
                                                    95% Corn oil
                                                    
                                                
                                            

                                        	1.25mg/ml
                                            
                                                (2.46mM)
                                            
                                        	以1 mL工作液为例，取50μL 25mg/ml的澄清DMSO储备液加到950μL玉米油中，混合均匀。工作液请现配现用！
	澄清溶液	
                                            
                                                
                                                    
                                                    5%DMSO
                                                    
                                                        1
                                                    
                                                
                                                    
                                                    
                                                    40%PEG 300
                                                    
                                                        2
                                                    
                                                
                                                    
                                                    5%Tween80
                                                    
                                                        3
                                                    
                                                
                                                    
                                                    50% ddH2O
                                                    
                                                
                                            

                                        	5mg/ml
                                            
                                                (9.82mM)
                                            
                                        	以 1 mL 工作液为例，取 50 μL 100 mg/mL 的澄清 DMSO 储备液加到 400 μL PEG300 中，混合均匀使其澄清；向上述体系中加入50 μL Tween-80，混合均匀使其澄清；然后继续加入 500 μLddH2O定容至 1 mL。工作液请现配现用！


                                
	
                            *  <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	Belnacasan (VX-765)是一种有效的选择性caspase-1抑制剂，无细胞试验中Ki为0.8 nM。Phase 2。                                                     
	靶点	
                                    	Caspase-4 [1]
(Cell-free assay)	Caspase-1 [1]
(Cell-free assay)
	
                                                
                                                    	0.8 nM(Ki)


                                
	体外研究	VX-765是一种口服可吸收的VRT-043198前药，其对ICE/caspase-1 和caspase-4表现出有效的抑制作用，Ki 分别为0.8 nM 和<0.6 nM。VRT-043198也会抑制IL-1β从PBMCs和全血中的释放，IC50分别为0.67 μM 和1.9 μM。[1]


	体内研究	在胶原诱导的关节炎小鼠模型中，VX-765 (200 mg/kg)抑制60% LPS诱导的IL-1β产生，并导致炎症比例剂量依赖性显著减少，对关节病变也能够产生有效保护作用。[1]

在体内，VX-765通过防止前脑星形胶质细胞中IL-1β的增加阻断大鼠体内的癫痫发生，而对后放电持续时间没有显著影响。[2]

在急性癫痫小鼠模型中，VX-765 (50 mg/kg-200 mg/kg)通过延迟首次癫痫开始时间，并减少平均50%的癫痫发作次数以及64%的总持续时间，产生抗痉挛作用。[3]

在患有遗传性失神癫痫的成年大鼠体内，VX-765药物注射3天后，通过选择性阻断IL-1β生物合成，显著降低累积持续时间和平均55%的棘慢波放电(SWDs)。[4]


	特征	一种有效的选择性白介素-转化酶/半胱天冬酶-1抑制剂。


            

        
    
    
        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	蛋白酶试验
	
                        酶抑制通过示踪对硝基苯胺或氨甲基香豆素(AMC)标记的适当底物，如ICE/caspase-1，suc-YVAD-对硝基苯胺；caspase-4，Ac-WEHD-AMC；caspase-6，Ac-VEID-AMC；caspase-3，-7，-8，和-9，Ac-DEVD-AMC；和颗粒酶B，Ac-IEPD-AMC的水解率进行测定。酶和底物在反应缓冲液中[10 mM Tris，pH 7.5，0.1% (w/v) CHAPS，1 mM 二硫苏糖醇，和5% (v/v) 二甲基亚砜]于37 °C下培养10分钟。将丙三醇加入含8% (v/v)caspase-3，-6，和-9 和酶B的缓冲液，以提高酶的稳定性。底物水解的速率使用荧光计监测。
                    
	动物实验	动物模型	胶原诱导性关节炎小鼠模型。
	剂量	≤200 mg/kg
	给药处理	口服给药
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                客户使用selleck产品的实验数据

                
                    
                        
                            
                                	
	
                                        
                                            数据来源于[Data independently produced by , , Cell, 2018, 175(2):442-457]
                                        

                                            
                                    


                            

                        
                    
                        
                            
                                	
	
                                        
                                            数据来源于[Data independently produced by , , Mucosal Immunol, 2015, 10.1038/mi.2015.44]
                                        

                                            
                                    


                            

                        
                    
                        
                            
                                	
	
                                        
                                            数据来源于[Data independently produced by , , Mucosal Immunol, 2016, 9(1):124-36]
                                        

                                            
                                    


                            

                        
                    
                        
                            
                                	
	
                                        
                                            数据来源于[Data independently produced by , , Front Immunol, 2016, 7:536.]
                                        

                                            
                                    


                            

                        
                    
                        
                    
                

            

        
        
            
                Belnacasan (VX-765)在文献中得到引用

                
                    	
                                        Selenium deficiency exacerbates ROS/ER Stress mediated pyroptosis and ferroptosis induced by bisphenol A in chickens thymus
                                        [ Journal of Environmental Sciences, 2025, Volume 148]
                                    	
                                        
                                            PubMed: none
                                        
                                    
	
                                        Host E3 ubiquitin ligase ITCH mediates Toxoplasma gondii effector GRA35-triggered NLRP1 inflammasome activation and cell-autonomous immunity
                                        [ mBio, 2024, e0330223.]
                                    	
                                        
                                            PubMed: 38376248
                                        
                                    
	
                                        Force-induced Caspase-1-dependent pyroptosis regulates orthodontic tooth movement
                                        [ Int J Oral Sci, 2024, 16(1):3]
                                    	
                                        
                                            PubMed: 38221531
                                        
                                    
	
                                        Inhibition of phosphoglycerate dehydrogenase induces ferroptosis and overcomes enzalutamide resistance in castration-resistant prostate cancer cells
                                        [ Drug Resist Updat, 2023, 70:100985]
                                    	
                                        
                                            PubMed: 37423117
                                        
                                    
	
                                        Long-term exposure to house dust mites accelerates lung cancer development in mice
                                        [ J Exp Clin Cancer Res, 2023, 42(1):26]
                                    	
                                        
                                            PubMed: 36670473
                                        
                                    
	
                                        Pericytes are protective in experimental pneumococcal meningitis through regulating leukocyte infiltration and blood-brain barrier function
                                        [ J Neuroinflammation, 2023, 10.1186/s12974-023-02938-z]
                                    	
                                        
                                            PubMed: 37978545
                                        
                                    
	
                                        Circulating extracellular vesicles from patients with traumatic brain injury induce cerebrovascular endothelial dysfunction
                                        [ Pharmacol Res, 2023, 192:106791]
                                    	
                                        
                                            PubMed: 37156450
                                        
                                    
	
                                        Regulatory T cells alleviate myelin loss and cognitive dysfunction by regulating neuroinflammation and microglial pyroptosis via TLR4/MyD88/NF-κB pathway in LPC-induced demyelination
                                        [ J Neuroinflammation, 2023, 20(1):41]
                                    	
                                        
                                            PubMed: 36803990
                                        
                                    
	
                                        Simvastatin induces pyroptosis via ROS/caspase-1/GSDMD pathway in colon cancer
                                        [ Cell Commun Signal, 2023, 10.1186/s12964-023-01359-y]
                                    	
                                        
                                            PubMed: 37974278
                                        
                                    
	
                                        Hinokitiol-iron complex is a ferroptosis inducer to inhibit triple-negative breast tumor growth
                                        [ Cell Biosci, 2023, 13(1):87]
                                    	
                                        
                                            PubMed: 37179385
                                        
                                    


                

            

        
        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。

    

    



