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        Galunisertib (LY2157299)

        目录号：S2230
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        化学数据

            
                	
                            
                                
                            
                        	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	C22H19N5O


	分子量	369.42	CAS号	700874-72-2
	Solubility (25°C)*	体外	
                                
                                
                                
                                DMSO
                            
                            	
                                73 mg/mL
                                197.6 mM
                            
	
                                
                                Water
                            
                            	
                                Insoluble
                                
                            
	
                                
                                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	Galunisertib (LY2157299)是有效的TGFβ receptor I (TβRI)抑制剂，无细胞试验中IC50为56 nM。Phase 2/3。                                                        
	靶点	
                                    	TβRI [1]
(Cell-free assay)
	56 nM


                                
	体外研究	LY2157299有效地抑制了TGFβ受体信号。LY2157299抑制了HUVEC细胞中TGFβ诱导的Smad2的磷酸化。在HUVEC细胞中，LY2157299也呈剂量依赖性增强了VEGF或bFGF在血管内皮细胞诱导的细胞增殖作用。LY2157299也促进VEGF诱导的HUVEC细胞迁移。在体外的VEGF刺激的帘线形成测定中，LY2157299可加强血管生成。[2]

在初级造血干细胞中，LY2157299以剂量依赖的方式抑制TGF-β介导的SMAD2活化和造血抑制。LY2157199刺激原发性MDS骨髓的造血功能。[3]

在人类胶质母细胞瘤（GBM）细胞中，LY2157299通过TGFβ受体复合物处抑制信号通路活性，减少活性磷酸化SMAD的水平。[4]


	体内研究	虽然抗肿瘤活性已经在一些临床前模型中观察到了，但在4T1，Colo205，或A549异种移植模型中，LY2157299并没有显著抑制体内血管生成的作用。[2]

在TGF-β过度表达的转基因骨髓造血功能衰竭小鼠模型中，LY2157299可改善贫血。[3]

在Calu6和MX1异种移植物小鼠中，LY2157299（75 mg/kg/day，口服）给药显示显著抗肿瘤活性。[5]

在体内基质胶栓法检测中，LY2157299诱导血管生成并增强VEGF和碱性成纤维细胞生长因子诱导的血管生成，而在基底膜中添加alpha5-整合素中和抗体抑制这种增强应答。[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	TGF-βI型（RIT204D）受体的反应
	
                        反应：170-200 nM酶在1 × KB（50mM Tris pH 7.5，150 mM NaCl，4 mM MgCl2，1 mM NaF，2 mM的β-巯基乙醇），LY2157299梯度稀释在1×KB /16％DMSO（至20μM到1 nM的最终浓度， DMSO的最终浓度为4％）中，反应是通过在1×KB中加入ATP混合物开始的（4 μM ATP/1微居里33P-α-ATP终浓度）。反应于30℃进行1小时。反应停止，并用标准的三氯乙酸/ BSA沉淀到Millipore公司的FB的玻璃纤维过滤板和通过在MicroBeta对喷射液体闪烁计数定量。
                    
	动物实验	动物模型	裸鼠皮下植入Calu6或MX1细胞
	剂量	75 mg/kg/day
	给药处理	口服
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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 , , Cancer Research, 2014, 74(21): 5963-77 ]
                                        

                                            
                                    


                            

                        
                    
                        
                            
                                	
	
                                        
                                            数据来源于[Data independently produced by , , Clin Cancer Res, 2018, doi:10.1158/1078-0432.CCR-18-1346]
                                        

                                            
                                    


                            

                        
                    
                        
                            
                                	
	
                                        
                                            数据来源于[Data independently produced by , , Sci Rep, 2016, 6:23056.]
                                        

                                            
                                    


                            

                        
                    
                

            

        
        
            
                Galunisertib (LY2157299)在文献中得到引用

                
                    	
                                        Nanovesicles loaded with a TGF-β receptor 1 inhibitor overcome immune resistance to potentiate cancer immunotherapy
                                        [ Nat Commun, 2023, 14(1):3593]
                                    	
                                        
                                            PubMed: 37328484
                                        
                                    
	
                                        Stromal-induced epithelial-mesenchymal transition induces targetable drug resistance in acute lymphoblastic leukemia
                                        [ Cell Rep, 2023, 42(7):112804]
                                    	
                                        
                                            PubMed: 37453060
                                        
                                    
	
                                        The DACH1 gene is frequently deleted in prostate cancer, restrains prostatic intraepithelial neoplasia, decreases DNA damage repair, and predicts therapy responses
                                        [ Oncogene, 2023, 42(22):1857-1873]
                                    	
                                        
                                            PubMed: 37095257
                                        
                                    
	
                                        The tumor stroma influences immune cell distribution and recruitment in a PDAC-on-a-chip model
                                        [ Front Immunol, 2023, 14:1155085]
                                    	
                                        
                                            PubMed: 37205118
                                        
                                    
	
                                        Astaxanthin alleviates lipopolysaccharide-induced acute lung injury by suppressing ferroptosis
                                        [ Food Funct, 2023, 14(13):6115-6127]
                                    	
                                        
                                            PubMed: 37326488
                                        
                                    
	
                                        IGFBP3 induced by the TGF-β/EGFRvIII transactivation contributes to the malignant phenotype of glioblastoma
                                        [ iScience, 2023, 26(5):106639]
                                    	
                                        
                                            PubMed: 37192967
                                        
                                    
	
                                        MicroRNA Expression Patterns Reveal a Role of the TGF-β Family Signaling in AML Chemo-Resistance
                                        [ Cancers (Basel), 2023, 10.3390/cancers15205086]
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                                        MicroRNA Expression Patterns Reveal a Role of the TGF-β Family Signaling in AML Chemo-Resistance
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                                        A LGR5 reporter pig model closely resembles human intestine for improved study of stem cells in disease
                                        [ FASEB J, 2023, 37(6):e22975]
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                                        Identification of molecularly unique tumor-associated mesenchymal stromal cells in breast cancer patients
                                        [ PLoS One, 2023, 18(3):e0282473]
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        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。

    

    



