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                        	别名	EMD 121974, NSC 707544	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	C29H41F3N8O9


	分子量	702.68	CAS号	199807-35-7
	Solubility (25°C)*	体外	
                                
                                
                                
                                DMSO
                            
                            	
                                100 mg/mL
                                142.31 mM
                            
	
                                
                                Water
                            
                            	
                                6.25 mg/mL
                                8.89 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.
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                生物活性

                	产品描述	Cilengitide (EMD 121974, NSC 707544)是一种有效的integrin抑制剂，作用于αvβ3受体和αvβ5受体，无细胞试验中IC50分别为4.1 nM和79 nM，比作用于gpIIbIIIa选择性高10倍左右。Phase 2。                                                                                                                                     
	靶点	
                                    	αvβ3 receptor [1]
(Cell-free assay)	αvβ5 receptor [2]
(Cell-free assay)
	4.1 nM	79 nM


                                
	体外研究	Cilengitide是一种环化五胜肽类肽，争夺精氨酸-甘氨酸-天冬氨酸（RGD）肽序列。调节整合素-配体结合。Cilengitide选择性且有效抑制αvβ3和αvβ5整合素与基质蛋白结合，如Vitronectin, Fibronectin, Fibrinogen, von Willebrand Factor, Osteopontin, 及其他。[1]10 μM Cilengitide完全抑制BAE，BME和HUVE细胞与Vitronectin 和 Fibronectin附着。Cilengitide在体外作用于三维胶原蛋白和血纤维蛋白凝胶使用FGF-2(或 VEGF-A)预处理的BAE细胞，抑制血管生成，IC50分别为15 μM 和8 μM, 4 μM 和 3 μM。[2]Cilengitide 抑制细胞增殖，诱导内皮细胞凋亡，且诱导人体内皮前体细胞分化。50 μg/mL Cilengitide完全抑制人体微血管内皮细胞系HMEC-1增殖，导致〜30%细胞发生细胞凋亡。[3]1 μM Cilengitide处理9天，抑制近40%EPCs增殖。1 μM Cilengitide处理14天，抑制80%以上EPCs 分化。[4]Cilengitide抑制粘附，诱导肿瘤细胞凋亡。25 μg/mL Cilengitide使60%以上的DAOY细胞(髓母细胞瘤)和U87MG细胞(胶质母细胞瘤) 与Vitronectin 和 Tenascin分离。25 μg/mL Cilengitide诱导细胞凋亡率将近50% 。[5]
	体内研究	Cilengitide单独处理，有效对抗肿瘤生长和血管生成。100 μg Cilengitide处理肿瘤，与对照组相比，显著降低CD31+血管数。100 μg Cilengitide处理动物大脑中的肿瘤，与接收无效肽处理的相比，促进细胞凋亡。Cilengitide 处理携带黑色素移植瘤M21的小鼠，对照组相比，延长小鼠寿命，分别为36.5 天vs 17.3天。[5]Cilengitide 可以增加细胞毒性药物相关联的治疗的益处，包括对肿瘤模型的化疗和放射治疗。Cilengitide (250 mg/dose)单独处理小鼠，与未经处理的小鼠相比，没有改变乳腺癌移植瘤的肿瘤生长，但与RIT（CMRIT）联合治疗，使用RIT和六种剂量的Cilengitide (250 mg/dose)增加治疗的疗效，小鼠的治愈率从只用RIT处理的 15%提高到53％。CMRIT处理内皮细胞5天，显著促进肿瘤细胞凋亡，且降低肿瘤细胞增殖。[6]  


            

        
    
    
        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	整合素竞争结合实验
	
                        固定化重组可溶性的整合素，同时加入在Tris 缓冲生理盐水(TBS++) (0.1% (w/v) BSA, 150 mM NaCl, 1 mM CaCl2, 1 mM MgCl2 10 μM MnCl2, 20 mM Tris-HCl; pH 7.4)中连续稀释的肽，及生物素化的Vitronectin（1μg/mL）。在37°C下温育3小时后，使用Tris 缓冲生理盐水洗涤，通过与抗生物素的碱性磷酸酶联合的抗体温育，再经对硝基苯基磷酸酶底物显影，测定结合的配体。加入NaOH终止反应，在405 nm处读取彩色信号强度。
                    
	细胞实验	细胞系	人体微血管内皮细胞系HMEC-1
	浓度	1-50 μg/mL
	处理时间	3 天
	方法	HMEC-1 按每孔1×104个接种在未包被的48孔板中，在含4% FCS 及 Cilengitide的培养基中温育。在37°C下温育72小时, 用胰蛋白酶处理细胞并计数。
	动物实验	动物模型	携带人体胶质母细胞瘤移植瘤U87 MG的小鼠
	剂量	100μg
	给药处理	每天腹腔注射


    

    
        
        
            
                参考文献

                	
                            	[1] Reardon DA, et al. Genes Cancer, 2011, 2(12):1159-1165.
	[2] Nisato RE, et al. Angiogenesis, 2003, 6(2), 105-119.
	[3] Oliveira-Ferrer L, et al. J Exp Clin Cancer Res, 2008, 27:86.


                            	[4] Loges S, et al. Biochem Biophys Res Commun, 2007, 357(4), 1016-1020
	[5] Taga T, et al. Int J Cancer, 2002, 98(5):690-697.
	[6] Burke PA, et al. Cancer Res, 2002, 62(15), 4263-4272.


                            
                                + 展开

                            
                        


            

        
        
            
                客户使用selleck产品的实验数据

                
                    
                        
                            
                                	
	
                                        
                                            Data independently produced by , , Dr.Milica Pesic from Institute for Biological Research

                                        

                                            
                                    


                            

                        
                    
                        
                            
                                	
	
                                        
                                            数据来源于[Data independently produced by , , J Clin Invest, 2015, 125(5): 1886-900]
                                        

                                            
                                    


                            

                        
                    
                        
                            
                                	
	
                                        
                                            数据来源于[Data independently produced by , , J Clin Invest, 2015, 125(5): 1886-900]
                                        

                                            
                                    


                            

                        
                    
                        
                            
                                	
	
                                        
                                            数据来源于[Data independently produced by , , Sci Rep, 2016, 6:35347.]
                                        

                                            
                                    


                            

                        
                    
                        
                    
                        
                    
                

            

        
        
            
                Cilengitide trifluoroacetate在文献中得到引用

                
                    	
                                        mTORC1 Mediates Biphasic Mechano-Response to Orchestrate Adhesion-Dependent Cell Growth and Anoikis Resistance
                                        [ Adv Sci (Weinh), 2023, e2307206.]
                                    	
                                        
                                            PubMed: 38041494
                                        
                                    
	
                                        Fibronectin promotes tumor progression through integrin αvβ3/PI3K/AKT/SOX2 signaling in non-small cell lung cancer
                                        [ Heliyon, 2023, 9(9):e20185]
                                    	
                                        
                                            PubMed: 37809806
                                        
                                    
	
                                        N-acetylcysteine overcomes NF1 loss-driven resistance to PI3Kα inhibition in breast cancer
                                        [ Cell Reports Medicine, 2023, 4(4)]
                                    	
                                        
                                            PubMed: None
                                        
                                    
	
                                        Self-generated gradients steer collective migration on viscoelastic collagen networks
                                        [ Nat Mater, 2022, 10.1038/s41563-022-01259-5]
                                    	
                                        
                                            PubMed: 35637338
                                        
                                    
	
                                        Developmental endothelial locus-1 protects from hypertension-induced cardiovascular remodeling via immunomodulation
                                        [ J Clin Invest, 2022, e126155]
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                                        Osteogenesis-Inducing Chemical Cues Enhance the Mechanosensitivity of Human Mesenchymal Stem Cells for Osteogenic Differentiation on a Microtopographically Patterned Surface
                                        [ Adv Sci (Weinh), 2022, e2200053]
                                    	
                                        
                                            PubMed: 35373921
                                        
                                    
	
                                        Irisin ameliorates neuroinflammation and neuronal apoptosis through integrin αVβ5/AMPK signaling pathway after intracerebral hemorrhage in mice
                                        [ J Neuroinflammation, 2022, 19(1):82]
                                    	
                                        
                                            PubMed: 35392928
                                        
                                    
	
                                        Cancer genes disfavoring T cell immunity identified via integrated systems approach
                                        [ Cell Rep, 2022, 40(5):111153]
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                                        The natural compound atraric acid suppresses androgen-regulated neo-angiogenesis of castration-resistant prostate cancer through angiopoietin 2
                                        [ Oncogene, 2022, 10.1038/s41388-022-02333-7]
                                    	
                                        
                                            PubMed: 35513564
                                        
                                    
	
                                        Fibroblast growth factor receptor 4 promotes glioblastoma progression: a central role of integrin-mediated cell invasiveness
                                        [ Acta Neuropathol Commun, 2022, 10(1):65]
                                    	
                                        
                                            PubMed: 35484633
                                        
                                    


                

            

        
        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。

    

    



