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        CBL0137 HCl
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        化学数据

            
                	
                            
                                
                            
                        	别名	CBLC137 HCl, Curaxin 137 HCl	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	C21H24N2O2.HCl


	分子量	372.89	CAS号	1197397-89-9
	Solubility (25°C)*	体外	
                                
                                
                                
                                DMSO
                            
                            	
                                38 mg/mL
                                101.9 mM
                            
	
                                
                                Water
                            
                            	
                                24 mg/mL
                                64.36 mM
                            
	
                                
                                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.
                        


            
    

    
        
            制备储备液

            

        

        
    
    
        
            
                生物活性

                	产品描述	CBL0137 (CBLC137, Curaxin 137) HCl激活p53并抑制NF-κB，在细胞实验中，IC50分别为0.37 μM 和 0.47 μM。它还能抑制组蛋白分子伴侣FACT，FACT促进染色质转录复合体的形成。
	靶点	
                                    	FACT [1]	p53 [1]
(Cell-free assay)	NF-κB [1]
(Cell-free assay)
		0.37 μM(EC50)	0.47 μM(EC50)


                                
	体外研究	在胰腺癌细胞系中，CBL0137是有效的凋亡诱导剂，不仅对增殖中的大部分肿瘤细胞具有细胞毒性，同样也对胰腺癌干细胞有毒害作用。CBL0137和相关的分子可同时激活p53、抑制NF-κB和HSF-1介导的细胞应激通路[2]。CBL0137与DNA结合，但并不引起任何类型的DNA化学修饰，因而不具有基因毒性。然而，CBL0137与DNA结合会造成Facilitates Chromatin Transcription (FACT)复合体的功能性失活（FACT参与转录、复制和DNA修复）。经CBL0137处理的细胞，核内FACT被染色质捕获，从而造成FACT依赖性的转录受到抑制。此外，染色质捕获FACT还造成了CK2依赖性的磷酸化和p53的激活[3]。
	体内研究	在小鼠中，CBL0137对多种胰腺导管腺癌模型具有疗效[1]。CBL0137靶向恶性胶质瘤，可透过血脑屏障，对TMZ-responsive和resistant模型都具有活性。因为CBL0137可透过血脑屏障，特别是通过静脉注射给药时，因而它具有治疗中枢神经系统肿瘤的潜力。在原位模型中，静脉注射途径比口服途径的生物利用度更高。在正常脑组织中CBL0137的积累没有明显的神经毒性[3]。


            

        
    
    
        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)

        	细胞实验	细胞系	肿瘤细胞(HT1080, RCC45, MiaPaca)和正常细胞(Wi38, NKE-hTERT)
	浓度	2 μM
	处理时间	24 h
	方法	Effects of CBLC137 (2 μM for 24 hours) on cell cycle in tumor (HT1080, RCC45, MiaPaca) and normal cells (Wi38, NKE-hTERT) are examined using FACS analysis of propidium iodide-stained cells.


	动物实验	动物模型	小鼠移植瘤模型(无胸腺裸鼠)
	剂量	30 mg/kg
	给药处理	口服填喂法
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                CBL0137 HCl在文献中得到引用

                
                    	
                                        SETD2 regulates chromatin accessibility and transcription to suppress lung tumorigenesis
                                        [ JCI Insight, 2023, 8(4)e154120]
                                    	
                                        
                                            PubMed: 36810256
                                        
                                    
	
                                        CBL0137 impairs homologous recombination repair and sensitizes high-grade serous ovarian carcinoma to PARP inhibitors
                                        [ J Exp Clin Cancer Res, 2022, 41(1):355]
                                    	
                                        
                                            PubMed: 36539830
                                        
                                    
	
                                        Histone chaperone FACT complex inhibitor CBL0137 interferes with DNA damage repair and enhances sensitivity of medulloblastoma to chemotherapy and radiation
                                        [ Cancer Lett, 2021, 520:201-212]
                                    	
                                        
                                            PubMed: 34271103
                                        
                                    
	
                                        The small molecule drug CBL0137 increases the level of DNA damage and the efficacy of radiotherapy for glioblastoma
                                        [ Cancer Lett, 2021, 499:232-242]
                                    	
                                        
                                            PubMed: 33253788
                                        
                                    
	
                                        Inversion of asymmetric histone deposition upon replication stress
                                        [ bioRxiv, 2021, 10.1101/2021.04.20.440573]
                                    	
                                        
                                            PubMed: None
                                        
                                    
	
                                        MYC Controls the Epstein-Barr Virus Lytic Switch.
                                        [ Mol Cell, 2020, S1097-2765(20)30193-3]
                                    	
                                        
                                            PubMed: 32315601
                                        
                                    
	
                                        The small molecule drug CBL0137 increases the level of DNA damage and the efficacy of radiotherapy for glioblastoma
                                        [ Cancer Lett, 2020, S0304-3835(20)30624-8]
                                    	
                                        
                                            PubMed: 33253788
                                        
                                    
	
                                        Chromatin Trapping of Factors Involved in DNA Replication and Repair Underlies Heat-Induced Radio- and Chemosensitization
                                        [ Cells, 2020, 9(6):1423]
                                    	
                                        
                                            PubMed: 32521766
                                        
                                    


                

            

        
        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。

    

    



