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                        	别名	EW-7197	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	C22H18FN7


	分子量	399.42	CAS号	1352608-82-2
	Solubility (25°C)*	体外	
                                
                                
                                
                                DMSO
                            
                            	
                                79 mg/mL
                                197.78 mM
                            
	
                                
                                Ethanol
                            
                            	
                                79 mg/mL
                                197.78 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	Vactosertib  (TEW-7197, EW-7197)是一种高效的，选择性的，口服生物有效的TGF-β receptor ALK4/ALK5抑制剂，IC50分别为13 nM 和 11 nM。Phase 1。

	靶点	
                                    	ALK5 [1]
(Cell-free assay)	ALK4 [1]
(Cell-free assay)
	11 nM	13 nM


                                
	体外研究	在HaCaT (3TP-luc) 和 4T1 (3TP-luc)稳定的细胞中，12b有效抑制TGF-β1诱导的荧光素酶报告基因活性，IC50 分别为16.5 和12.1 nM。[1] 在TGFβ处理的乳腺癌细胞中，EW-7197抑制TGFβ诱导的Smad2 或Smad3磷酸化和上皮细胞到间叶细胞的转化(EMT)。此外，EW-7197也会废除乳腺细胞中TGFβ1诱导的肿瘤细胞迁移和侵袭。[3]
	体内研究	在大鼠体内，EW-7197具有51%的口服生物利用度，具有高全身接触剂量(AUC) 1426 ng × h/mL，最高血浆浓度(Cmax)为1620 ng/mL。EW-7197也对心血管系统，中枢神经系统，和呼吸系统表现出低毒性。在小鼠B16黑色素瘤模型中，EW-7197 (每天2.5 mg/kg，p.o.) 增强细胞毒性T淋巴细胞(CTL)应答而抑制黑色素瘤生长。 [2] EW-7197增强4T1原位移植小鼠体内的细胞毒性T淋巴细胞活性，并增加4T1-Luc和4T1乳腺肿瘤小鼠的生存时间。[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)

        	激酶实验	蛋白激酶活性测定
	
                        放射性同位素蛋白激酶测定(HotSpot 测定)在Reaction Biology Corporation中进行。
                    
	细胞实验	细胞系	4T1 和 MCF10A 细胞
	浓度	~5 μM
	处理时间	72小时
	方法	将细胞接种于96孔板，用指定浓度的EW-7197在0.2% HI-FBS培养基中处理72小时。用10%TCA在培养基中培养后，将细胞干燥。然后，细胞用0.4% SRB (Sulforhodamine B)在1%乙酸中培养30分钟。用1%冰乙酸洗涤后，结合色素在10 mM Tris 缓冲液(pH 10.5)中释放30分钟。吸光度在570 nm下测定。
	动物实验	动物模型	小鼠 B16 黑色素瘤模型
	剂量	每天2.5 mg/kg 
	给药处理	p.o.
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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 , , Lab Invest, 2017, 97(3):232-242]
                                        

                                            
                                    


                            

                        
                    
                

            

        
        
            
                Vactosertib (TEW-7197)在文献中得到引用

                
                    	
                                        Development of an automated high-content immuno-fluorescence assay of pSmads quantification: proof-of-concept with drugs inhibiting the BMP/TGFbeta pathways
                                        [ bioRxiv, 2023, 10.1101/2023.12.14.571626]
                                    	
                                        
                                            PubMed: none
                                        
                                    
	
                                        Vactosertib, a novel TGF-β1 type I receptor kinase inhibitor, improves T-cell fitness: a single-arm, phase 1b trial in relapsed/refractory multiple myeloma
                                        [ Res Sq, 2023, rs.3.rs-3112163]
                                    	
                                        
                                            PubMed: 37503043
                                        
                                    
	
                                        TGFβR-1/ALK5 inhibitor RepSox induces enteric glia-to-neuron transition and influences gastrointestinal mobility in adult mice
                                        [ Acta Pharmacol Sin, 2022, 10.1038/s41401-022-00932-4]
                                    	
                                        
                                            PubMed: 35794374
                                        
                                    
	
                                        Inhibitors of Activin Receptor-like Kinase 5 Interfere with SARS-CoV-2 S-Protein Processing and Spike-Mediated Cell Fusion via Attenuation of Furin Expression
                                        [ Viruses, 2022, 14(6)1308]
                                    	
                                        
                                            PubMed: 35746781
                                        
                                    
	
                                        Dysregulated myokines and signaling pathways in skeletal muscle dysfunction in a cigarette smoke-induced model of chronic obstructive pulmonary disease
                                        [ Front Physiol, 2022, 13:929926]
                                    	
                                        
                                            PubMed: 36091368
                                        
                                    
	
                                        Myostatin/HIF2α-Mediated Ferroptosis is Involved in Skeletal Muscle Dysfunction in Chronic Obstructive Pulmonary Disease
                                        [ Int J Chron Obstruct Pulmon Dis, 2022, 17:2383-2399]
                                    	
                                        
                                            PubMed: 36185172
                                        
                                    
	
                                        Three subtypes of lung cancer fibroblasts define distinct therapeutic paradigms
                                        [ Cancer Cell, 2021, S1535-6108(21)00492-X]
                                    	
                                        
                                            PubMed: 34624218
                                        
                                    
	
                                        Microglial identity and inflammatory responses are controlled by the combined effects of neurons and astrocytes
                                        [ Cell Rep, 2021, 34(12):108882]
                                    	
                                        
                                            PubMed: 33761343
                                        
                                    
	
                                        Facile discovery of a therapeutic agent for NK-mediated synergistic antitumor effects using a patient-derived 3D platform
                                        [ Biomater Sci, 2021, 10.1039/d1bm01699g]
                                    	
                                        
                                            PubMed: 34940764
                                        
                                    
	
                                        Photobiomodulation Promotes Repair Following Spinal Cord Injury by Regulating the Transformation of A1/A2 Reactive Astrocytes
                                        [ Front Neurosci, 2021, 15:768262]
                                    	
                                        
                                            PubMed: 34795557
                                        
                                    


                

            

        
        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。

    

    



