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                        	别名	CP-868596, ARO 002	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	C26H29N5O2


	分子量	443.54	CAS号	670220-88-9
	Solubility (25°C)*	体外	
                                
                                
                                
                                DMSO
                            
                            	
                                88 mg/mL
                                198.4 mM
                            
	
                                
                                Ethanol
                            
                            	
                                88 mg/mL
                                198.4 mM
                            
	
                                
                                Water
                            
                            	
                                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	Crenolanib是一种有效的，选择性PDGFRα/β抑制剂，在CHO细胞中Kd为2.1 nM/3.2 nM，也能有效抑制FLT3，对D842V突变型敏感对V561D突变型不敏感，作用于PDGFR比作用于c-Kit，VEGFR-2，TIE-2，FGFR-2，EGFR，erbB2，和Src的选择性高100倍以上。Crenolanib可辅助诱导线粒体自噬。
	靶点	
                                    	FLT3 [1]
(CHO cells)	PDGFRα [1]
(CHO cells)	PDGFRβ [1]
(CHO cells)
	0.74 nM(Kd)	2.1 nM(Kd)	3.2 nM(Kd)


                                
	体外研究	Crenolanib显著比imatinib有效，能够抑制对imatinib耐药的PDGFRα激酶(D842I，D842V，D842Y，D1842-843IM，和缺失I843)活性。Crenolanib作用于同基因模型系统中D842V，比imatinib有效135倍，IC50大约为10 nM。Crenolanib抑制EOL-1细胞中融合致癌基因的激酶活性，其衍生自慢性噬酸细胞白血病患者，且表达持续活化的FIP1L1- PDGFRα融合激酶，IC50 = 21 nM。Crenolanib也会抑制EOL-1细胞的增殖，IC50 = 0.2 pM。Crenolanib抑制在BaF3细胞中表达的V561D或D842V突变激酶的活化，IC50分别为85 nM或272 nM。Crenolanib抑制H1703非小细胞肺癌细胞系中PDGFRα活化，其能够使包含PDGFRα基因座的4q12区域扩增24倍，IC50为26 nM。[1]

Crenolanib是一种口服具有生物活性的，高度有效的，选择性PDGFR TKI。Crenolanib是苯并咪唑化合物，对PDGFRA和PDGFRB的IC50s分别为0.9 nM和1.8 nM。[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	PDGFRα激酶活性的生物化学评估
	
                        中国仓鼠卵巢(CHO)细胞用突变型或野生型PDGFRα瞬时转染，用不同浓度的Crenolanib处理。涉及重组DNA的实验使用2级生物安全条件，根据指南进行。制备来自细胞系的蛋白质裂解物，使用抗PDGFRα抗体进行免疫沉淀反应，然后用于PDGFRα的连续免疫印迹。使用Photoshop软件进行密度测定以量化药物作用，磷酸-PDGFRα的水平标归一化到总蛋白质。密度测定法和增殖实验结果使用Calcusyn 2.1软件分析，以精确测定IC50值。使用Wilcoxon Rank Sum Test比较Crenolanib对给定突变体的IC50值。
                    
	细胞实验	细胞系	EOL-1 细胞系
	浓度	0-20 pM
	处理时间	72小时
	方法	将细胞以20, 000细胞/孔的密度加入96孔板，与Crenolanib培育72小时，然后使用2,3-bis[2-甲氧基-4-硝基-5-磺苯基]-2H-四唑-5-羰基苯胺 (XTT)-试验测量细胞增殖。
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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 Proc Natl Acad Sci U S A, 2014, 111(14), 5319-24]
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                                            数据来源于[Data independently produced by Mol Cancer, 2014, 13(1), 247]
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                                            数据来源于[Data independently produced by Onco Targets Ther, 2014, 7, 1761-8]
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                                            数据来源于[, 19(24), 6935-42]
                                        

                                            
                                    


                            

                        
                    
                        
                    
                        
                    
                        
                    
                

            

        
        
            
                Crenolanib在文献中得到引用

                
                    	
                                        A combinatorial therapeutic approach to enhance FLT3-ITD AML treatment
                                        [ Cell Rep Med, 2023, 10.1016/j.xcrm.2023.101286]
                                    	
                                        
                                            PubMed: 37951217
                                        
                                    
	
                                        The GSK3β/Mcl-1 axis is regulated by both FLT3-ITD and Axl and determines the apoptosis induction abilities of FLT3-ITD inhibitors
                                        [ Cell Death Discov, 2023, 9(1):44]
                                    	
                                        
                                            PubMed: 36739272
                                        
                                    
	
                                        Tumor Treating Fields Alter the Kinomic Landscape in Glioblastoma Revealing Therapeutic Vulnerabilities
                                        [ Cells, 2023, 12(17)2171]
                                    	
                                        
                                            PubMed: 37681903
                                        
                                    
	
                                        Surgical Reconstruction of Stage 3 and 4 Pressure Injuries: A Literature Review and Proposed Algorithm from an Interprofessional Working Group
                                        [ Adv Skin Wound Care, 2023, 36(5):249-258]
                                    	
                                        
                                            PubMed: 37079788
                                        
                                    
	
                                        The multi-kinase inhibitor CG-806 exerts anti-cancer activity against acute myeloid leukemia by co-targeting FLT3, BTK, and Aurora kinases
                                        [ Res Sq, 2023, rs.3.rs-2570204]
                                    	
                                        
                                            PubMed: 36865133
                                        
                                    
	
                                        Integrative analysis of drug response and clinical outcome in acute myeloid leukemia
                                        [ Cancer Cell, 2022, S1535-6108(22)00312-9]
                                    	
                                        
                                            PubMed: 35868306
                                        
                                    
	
                                        A community challenge for a pancancer drug mechanism of action inference from perturbational profile data
                                        [ Cell Rep Med, 2022, 3(1):100492]
                                    	
                                        
                                            PubMed: 35106508
                                        
                                    
	
                                        PDGF signaling inhibits mitophagy in glioblastoma stem cells through N6-methyladenosine
                                        [ Dev Cell, 2022, 57(12):1466-1481.e6]
                                    	
                                        
                                            PubMed: 35659339
                                        
                                    
	
                                        Recapitulating early human development with 8C-like cells
                                        [ Cell Rep, 2022, 39(12):110994]
                                    	
                                        
                                            PubMed: 35732112
                                        
                                    
	
                                        The Irreversible FLT3 Inhibitor FF-10101 Is Active Against a Diversity of FLT3 Inhibitor Resistance Mechanisms
                                        [ Mol Cancer Ther, 2022, OF1-OF11]
                                    	
                                        
                                            PubMed: 35395091
                                        
                                    


                

            

        
        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。

    

    



