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                        	别名	BAY 80-6946	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	C23H28N8O4


	分子量	480.52	CAS号	1032568-63-0
	Solubility (25°C)*	体外	
                                
                                
                                
                                5%TFA
                            
                            	
                                3.78 mg/mL
                                7.86 mM
                            
	
                                
                                Ethanol
                            
                            	
                                0.01 mg/mL
                                0.02 mM
                            
	
                                
                                DMSO
                            
                            	
                                0.002 mg/mL
                                0.0 mM
                            
	
                            *  <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	Copanlisib是一个高效的泛I型 PI3K抑制剂，其对PI3Kα/β/γ/δ抑制的IC50分别为0.5, 3.7, 6.4, and 0.7 nM。Phase 3。此产品溶解度不佳，动物实验可用，细胞实验请谨慎选择！
	靶点	
                                    	PI3Kα [1]
(Cell-free assay)	PI3Kδ [1]
(Cell-free assay)	PI3Kβ [1]
(Cell-free assay)	PI3Kγ [1]
(Cell-free assay)
	0.5 nM	0.7 nM	3.7 nM	6.4 nM


                                
	体外研究	BAY 80-6946是PI3K抑制剂，具有抗肿瘤活性。BAY 86-9766抑制HuCCT-1 (KRASG12D) 和EGI-1 (KRASG12D) 细胞系增殖，IC50分别为147 nM 和137 nM。[2]


	体内研究	BAY 80-6946 耐受性良好，MTD(最大耐受剂量)为0.8 mg/kg。PK（药代动力学）研究结果支持每周给药。按MTD处理，在第一个24小时期间出现2/3级高血糖。PK, 临床SD和FDG-PET 数据与有效处理和PI3K 通路抑制情况一致。[1]




            

        
    
    
        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	PI3Kα和PI3Kβ放射性脂质激酶检测
	
                        p110α生化检测是一种放射性测定，测量33P渗透进p110α底物磷脂酰肌醇（PI）的程度。His标记的N-末端截短的(ΔN 1-108) p110α和同样截短的缺乏p85结合域的p110β(ΔN 1-108) 蛋白在Sf9细胞中表达，且纯化到50%以上纯度。为了获得 IC50值,使用 MaxiSorp 板在以下条件下在384孔板中进行反应。每孔使用2 μg在氯仿稀释的摩尔比为1:1的磷脂酰肌醇（PI）和磷脂酰丝氨酸（PS）包被实验板。将实验板置于通风橱中过夜，蒸发有机溶液。将实验板密封在4°C贮存1个月。每孔加入7.5 ng截短的p110α蛋白，每孔中含9 μL 实验 buffer (50mM MOPSO pH 7.0,100 mM NaCl, 4mM MgCl2, 0.1%(w/v)BSA)，除了对照组只含实验 buffer。1μL 溶于DMSO的实验化合物从稀释液中转移，获得8点剂量反应 (0.0, 0.003, 0.01, 0.03, 0.1, 0.3, 1.0, 3.0 和 10 μM 终浓度BAY化合物)。加入含 20 μCi/mL [γ-33P]-ATP 的40 μM ATP 溶液开始反应，反应在室温下温和混合进行2小时。 加入 5μL 25 mM EDTA储存液终止反应。不使用洗涤剂清洗实验板，而使用384孔实验板洗涤器，然后每孔加入25μL UltimaGold 闪烁使用BetaPlate液体闪烁计数器测定渗透进固定化PI底物的放射性。
                    
	细胞实验	细胞系	KPL4, BT474, T47D, BT20, MCF7, MDA-MB-468, SK-Br-3, LNCaP, PC3, Colo205, HT29, HCT116, A549, H460, U87MG, 786O.
	浓度	0.0, 0.003, 0.01, 0.03, 0.1, 0.3, 1.0, 3.0 和 10 μM
	处理时间	72 小时
	方法	药物处理72小时后，使用Cell Titer-Glo 发光法细胞活力检测试剂盒测定细胞增殖。细胞按每孔500-1000个细胞接种到 384孔板中，孔中含 25 μL 生长培养基。对于每种细胞系的测定，细胞接种到单独的实验板上，在t=0小时和t=72小时测定发光值。在37°C下温育过夜，每孔加入25μL Cell Titer-Glo 溶液测定t=0时样品的发光值，转移实验板到摇床上，在室温下进行10分钟，然后使用发光检测仪（最大光检测在428 nm处测定）在Wallac Victor2 1420 Multilable HTS计数板上对实验板进行读数。使用在生长培养基中稀释的化合物（终体积为30 μL）处理t=72小时的剂量板。细胞在37°C下温育72小时。每孔加入30μL Cell Titer-Glo溶液测定t=72小时样品的发光值，然后将细胞置于摇床上在室温下进行10分钟，然后使用Victor发光检测仪读读取发光值。进行数据处理，实验组和对照组中t=72小时发光值减去t=0时发光值。实验组和对照组的发光值百分比差异用来测定生长抑制百分数。
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                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 , , Oncol Rep, 2017, 37(5):3137-3145]
                                        

                                            
                                    


                            

                        
                    
                

            

        
        
            
                Copanlisib在文献中得到引用

                
                    	
                                        UHRF1 is a mediator of KRAS driven oncogenesis in lung adenocarcinoma
                                        [ Nat Commun, 2023, 14(1):3966]
                                    	
                                        
                                            PubMed: 37407562
                                        
                                    
	
                                        Leveraging molecular structure and bioactivity with chemical language models for de novo drug design
                                        [ Nat Commun, 2023, 14(1):114]
                                    	
                                        
                                            PubMed: 36611029
                                        
                                    
	
                                        Single-cell dissection of Merkel cell carcinoma heterogeneity unveils transcriptomic plasticity and therapeutic vulnerabilities
                                        [ Cell Rep Med, 2023, 4(7):101101]
                                    	
                                        
                                            PubMed: 37421947
                                        
                                    
	
                                        Subtype-selective induction of apoptosis in translocation-related sarcoma cells induced by PUMA and BIM upon treatment with pan-PI3K inhibitors
                                        [ Cell Death Dis, 2023, 14(2):169]
                                    	
                                        
                                            PubMed: 36849535
                                        
                                    
	
                                        Protein Tyrosine Phosphatase Non-Receptor 11 (PTPN11/Shp2) as a Driver Oncogene and a Novel Therapeutic Target in Non-Small Cell Lung Cancer (NSCLC)
                                        [ Int J Mol Sci, 2023, 24(13)10545]
                                    	
                                        
                                            PubMed: 37445722
                                        
                                    
	
                                        Targeting IRAK4 with Emavusertib in Lymphoma Models with Secondary Resistance to PI3K and BTK Inhibitors
                                        [ J Clin Med, 2023, 12(2)399]
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                                        Suppression of tumor cell lactate-generating signaling pathways eradicates murine PTEN/p53-deficient aggressive-variant prostate cancer via macrophage phagocytosis
                                        [ bioRxiv, 2023, 2023.05.23.540590]
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                                        Triple MAPK inhibition salvaged a relapsed post-BCMA CAR-T cell therapy multiple myeloma patient with a BRAF V600E subclonal mutation
                                        [ J Hematol Oncol, 2022, 15(1):109]
                                    	
                                        
                                            PubMed: 35978321
                                        
                                    
	
                                        Lysosomal targetomics of ghr KO mice shows chaperone-mediated autophagy degrades nucleocytosolic acetyl-coA enzymes
                                        [ Autophagy, 2022, 18(7):1551-1571]
                                    	
                                        
                                            PubMed: 34704522
                                        
                                    
	
                                        Functional Testing to Characterize and Stratify PI3K Inhibitor Responses in Chronic Lymphocytic Leukemia
                                        [ Clin Cancer Res, 2022, 28-20:4444-4455]
                                    	
                                        
                                            PubMed: 35998013
                                        
                                    


                

            

        
        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。

    

    



