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                        	别名	N/A	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	C33H37F2N7O4


	分子量	633.69	CAS号	928037-13-2
	Solubility (25°C)*	体外	
                                
                                
                                
                                DMSO
                            
                            	
                                20 mg/mL
                                (31.56 mM)
                            
	
                                
                                Water
                            
                            	
                                Insoluble
                                
                            
	
                                
                                Ethanol
                            
                            	
                                Insoluble
                                
                            
	体内（现配现用）	
                                	澄清溶液	
                                            
                                                
                                                    
                                                    30%propylene glycol
                                                    
                                                        1
                                                    
                                                
                                                    
                                                    5%Tween80
                                                    
                                                        2
                                                    
                                                
                                                    
                                                    65%D5W
                                                    
                                                
                                            

                                        	30mg/ml
                                            
                                                (47.34mM)
                                            
                                        	以 1 mL 工作液为例，取300μL100mg/ml的澄清propylene glycol储备液加到50μL Tween 80中，混合均匀使其澄清；然后继续加入650μL D5W定容至 1 mL。工作液请现配现用！


                                
	
                            *  <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	Golvatinib (E7050)是c-Met和VEGFR-2双重抑制剂，IC50分别为14 nM和16 nM，不抑制bFGF刺激的HUVEC生长(浓度高达1000 nM)。Phase 1/2。
	靶点	
                                    	c-Met [1]	VEGFR2 [1]
	14 nM	16 nM


                                
	体外研究	体外研究表明E7050可以强有效的抑制c-Met和VEGFR-2的磷酸化。E7050 也可以强有效的抑制c-met放大的肿瘤细胞以及HGF或VEGF刺激的内皮细胞生长[1]。在体外E7050通过阻断Met/Gab1/PI3K/Akt通路来避免作用于EGFR突变的肺癌细胞系中所有外源和内源HGF诱导的可逆的，不可逆的以及突变选择性的EGFR-TKIs。E7050还可以防止HCC827细胞因为HGF连续作用而产生的gefitinib抗药性[2]。
	体内研究	体内实验证实E7050可以抑制肿瘤中c-Met和VEGFR-2的磷酸化，在异种移植模型中强烈抑制肿瘤生长和肿瘤血管发生。高剂量E7050 (50–200 mg/kg)治疗含有c-met扩增的肿瘤细胞系诱导肿瘤恢复和消失。在腹膜模型中E7050具有抗腹膜肿瘤活性并可以延长治疗小鼠的寿命[1]。在另一项异种移植模型研究中Ma-1/HGF引起的肿瘤比对照肿瘤血管生成更多并具有对gefitinib的抗药性。E7050 单用可以抑制Ma-1/HGF肿瘤的血管生成和肿瘤生长。E7050与gefitinib联用明显诱导肿瘤退化[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	免疫印迹分析
	
                        免疫印迹法分析c-Met和VEGFR-2的磷酸化。对于c-Met, 将MKN45 与连续稀释的E7050 在完全培养基中37 °C孵育2 小时。 对于VEGFR-2, HUVEC细胞在不含血清培养基中饥饿培养24 小时。然后 HUVEC与连续稀释的E7050孵育 1 小时，然后与20 ng/mL 人VEGF孵育5分钟。用细胞裂解液(50 mM HEPES [pH 7.4], 150 mM NaCl, 10% 甘油, 1% Triton X-100, 1.5 mM MgCl2, 1 mM EDTA [pH 8.0], 100 mM NaF, 1 mM苯甲基磺酰氟， 1 mM原钒酸钠, 10 μg/mL 抑肽酶, 50 μg/mL 亮抑肽酶, 和1 μg/mL 胃酶抑素A)裂解细胞。切下的肿瘤样品混匀在裂解缓冲液中，缓冲液含有25 mM β-甘油磷酸盐和0.5% (v/v) 磷酸酶抑制剂混合物，储存在4°C。17860g4°C离心20分钟除去细胞碎片。 在还原条件下将含有5-20 μg蛋白的上清一部分进行SDS-PAGE分析。转至PVDF膜上, 用含有0.05% Tween-20的TBS或5%脱脂奶粉或5% BSA封闭。用以下抗体标记膜: 抗c-Met 多克隆抗体(C-28)和抗VEGFR-2多克隆抗体(C-20); 鼠源抗磷酸酪氨酸克隆4G10以及抗VEGFR-2多克隆抗体,抗磷酸化VEGFR-2 (Tyr996) 多克隆抗体和抗磷酸化c-Met (Tyr1234/1235) 多克隆抗体。利用增强化学发光试剂盒进行检测。利用Image Master-VDS-CL检测系统使免疫反应结果条带可见。利用影响分析仪测量每条条带强度。
                    
	细胞实验	细胞系	MKN45, EBC-1, Hs746T, SNU-5, A549, SNU-1和MKN74
	浓度	5-5000 nM
	处理时间	3天
	方法	细胞(1–3 × 103 个/100 μL/孔) 接种在96孔板并加入不同浓度的E7050然后培养 3 天。每孔加入10 μL WST-8 试剂 ，利用MTP-500酶标仪测量450 nm处吸光度。 HUVEC (2 × 103个/孔)培养3天，培养基含有HGF (30 ng/mL), VEGF (20 ng/mL)或碱性成纤维生长因子以及连续稀释的E7050。
	动物实验	动物模型	皮下异种移植模型
	剂量	50–200 mg/kg
	给药处理	口服，一天一次
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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 , , Mol Cancer Ther, 2017, 16(3):506-515]
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                Golvatinib (E7050)在文献中得到引用

                
                    	
                                        E7050 Suppresses the Growth of Multidrug-Resistant Human Uterine Sarcoma by Inhibiting Angiogenesis via Targeting of VEGFR2-Mediated Signaling Pathways
                                        [ Int J Mol Sci, 2023, 24(11)9606]
                                    	
                                        
                                            PubMed: 37298555
                                        
                                    
	
                                        Blockade of c-Met-Mediated Signaling Pathways by E7050 Suppresses Growth and Promotes Apoptosis in Multidrug-Resistant Human Uterine Sarcoma Cells
                                        [ Int J Mol Sci, 2022, 23(23)14884]
                                    	
                                        
                                            PubMed: 36499211
                                        
                                    
	
                                        MET amplification results in heterogeneous responses to osimertinib in EGFR-mutant lung cancer treated with erlotinib
                                        [ Cancer Sci, 2020, 111(10):3813-3823]
                                    	
                                        
                                            PubMed: 32735723
                                        
                                    
	
                                        Diverse Receptor Tyrosine Kinase Phosphorylation in Urine-Derived Tubular Epithelial Cells from Autosomal Dominant Polycystic Kidney Disease Patients
                                        [ Nephron, 2020, 1-12]
                                    	
                                        
                                            PubMed: 32799196
                                        
                                    
	
                                        LECT2, a Ligand for Tie1, Plays a Crucial Role in Liver Fibrogenesis
                                        [ Cell, 2019, 178(6):1478-1492]
                                    	
                                        
                                            PubMed: 31474362
                                        
                                    
	
                                        MET Copy Number Gain Is Associated with Gefitinib Resistance in Leptomeningeal Carcinomatosis of EGFR-mutant Lung Cancer
                                        [Nanjo S Mol Cancer Ther, 2017, 16(3):506-515]
                                    	
                                        
                                            PubMed: 28138027
                                        
                                    
	
                                        Impact of MET inhibition on small-cell lung cancer cells showing aberrant activation of the hepatocyte growth factor/MET pathway.
                                        [Taniguchi H, et al. Cancer Sci, 2017, 108(7):1378-1385]
                                    	
                                        
                                            PubMed: 28474864
                                        
                                    
	
                                        In vivo imaging xenograft models for the evaluation of anti-brain tumor efficacy of targeted drugs
                                        [Kita K Cancer Med, 2017, 6(12):2972-2983]
                                    	
                                        
                                            PubMed: 29125233
                                        
                                    


                

            

        
        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。

    

    



