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        化学数据

            
                	
                            
                                
                            
                        	别名	LOXO-101 sulfate, ARRY-470 sulfate	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	C21H22F2N6O2.H2SO4


	分子量	526.51	CAS号	1223405-08-0
	Solubility (25°C)*	体外	
                                
                                
                                
                                DMSO
                            
                            	
                                100 mg/mL
                                189.92 mM
                            
	
                                
                                Ethanol
                            
                            	
                                100 mg/mL
                                189.92 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	Larotrectinib sulfate是一种可口服的、选择性的、ATP竞争性的原肌球蛋白受体激酶TRK的有效抑制剂。Larotrectinib 对TRKs的抑制作用可诱导细胞凋亡和G1细胞周期阻滞。
	靶点	
                                    	TRK [1]


                                
	体外研究	ARRY-470(LOXO-101)是一种选择性的激酶抑制剂，对TRKA、TRKB和TRKC具有摩尔级别的活性，而对其他激酶的抑制活性都大于1000 nM。ARRY-470并不对表达其他致癌基因（上皮生长因子受体EGFR、ALK或ROS1）的Ba/F3细胞具有增殖抑制的作用、对来自于肺和结肠的不具有NTRK1融合的细胞系也没有此作用。ARRY-470(LOXO-101)能诱导KM12细胞的凋亡并将细胞周期阻滞在G1期[2]。
	体内研究	早期持续的ARRY-470(LOXO-101) 的给药在荷瘤骨中能够显著地减弱骨癌疼痛、抑制感觉神经纤维的异位发芽以及类似神经瘤的结构的形成。但对肿瘤生长和骨骼重建没有显著效果。ARRY-470(LOXO-101)跨越血脑屏障的能力非常有限[1]。


            

        
    
    
        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	Ba/F3细胞
	浓度	10, 100, 1000 nM
	处理时间	5 h
	方法	表达MPRIP-NTRK1 (RIP-TRKA)或EV的Ba/F3细胞用药物（DMSO；ARRY-470； G, gefitinib 1,000 nM）处理5小时后进行裂解，然后进行Werstern blot分析。
	动物实验	动物模型	C3H/HeJ成年雄性小鼠
	剂量	10-100 mg/kg
	给药处理	口服


    

    
        
        
            
                参考文献

                	
                            	[1] Ghilardi JR, et al. Mol Pain. 2010, 6:87. 
	[2] Vaishnavi A, et al. Nat Med. 2013, 19(11):1469-72.


                            

                            
                        


            

        
        
            
                客户使用selleck产品的实验数据

                
                    
                        
                            
                                	
	
                                        
                                            数据来源于[Data independently produced by , , molecular cancer therapeutics]
                                        

                                            
                                    


                            

                        
                    
                        
                            
                                	
	
                                        
                                            数据来源于[Data independently produced by , , Mol Cancer Ther, 2018, 17(7):1526-1539]
                                        

                                            
                                    


                            

                        
                    
                        
                            
                                	
	
                                        
                                            数据来源于[Data independently produced by , , Analytical Biochemistry, 2018, 545(15):78-83]
                                        

                                            
                                    


                            

                        
                    
                

            

        
        
            
                Larotrectinib sulfate在文献中得到引用

                
                    	
                                        Generating in vitro models of NTRK-fusion mesenchymal neoplasia as tools for investigating kinase oncogenic activation and response to targeted therapy
                                        [ Oncogenesis, 2023, 12(1):8]
                                    	
                                        
                                            PubMed: 36801905
                                        
                                    
	
                                        Establishment and large-scale validation of a three-dimensional tumor model on an array chip for anticancer drug evaluation
                                        [ Front Pharmacol, 2022, 13:1032975]
                                    	
                                        
                                            PubMed: 36313330
                                        
                                    
	
                                        JND4135, a New Type II TRK Inhibitor, Overcomes TRK xDFG and Other Mutation Resistance In Vitro and In Vivo
                                        [ Molecules, 2022, 27(19)6500]
                                    	
                                        
                                            PubMed: 36235036
                                        
                                    
	
                                        Influence of Tyrosine Kinase Inhibition on OATP1B3-mediated Uptake
                                        [ Mol Pharmacol, 2022, MOLPHARM-AR-2021-000287]
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                                        NTRK1/TrkA Activation Overrides the G2/M-Checkpoint upon Irradiation
                                        [ Cancers (Basel), 2021, 13(23)6023]
                                    	
                                        
                                            PubMed: 34885133
                                        
                                    
	
                                        Entrectinib Induces Apoptosis and Inhibits the Epithelial-Mesenchymal Transition in Gastric Cancer with NTRK Overexpression
                                        [ Int J Mol Sci, 2021, 23(1)395]
                                    	
                                        
                                            PubMed: 35008821
                                        
                                    
	
                                        NTRK Fusions Can Co-Occur With H3K27M Mutations and May Define Druggable Subclones Within Diffuse Midline Gliomas
                                        [ J Neuropathol Exp Neurol, 2021, nlab016]
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                                        TRK inhibitors block NFKB and induce NRF2 in TRK fusion-positive colon cancer
                                        [ Journal of Cancer, 2021, 12(21): 6356-6362]
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                                        Mechanisms of targeted therapy resistance in a pediatric glioma driven by ETV6-NTRK3 fusion
                                        [ Cold Spring Harb Mol Case Stud, 2021, 7(5)a006109]
                                    	
                                        
                                            PubMed: 34429303
                                        
                                    
	
                                        An Organoid Biobank of Neuroendocrine Neoplasms Enables Genotype-Phenotype Mapping
                                        [ Cell, 2020, 183(5):1420-1435.e21]
                                    	
                                        
                                            PubMed: 33159857
                                        
                                    


                

            

        
        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。

    

    



