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        Samotolisib (LY3023414)

        目录号：S8322
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        化学数据

            
                	
                            
                                
                            
                        	别名	GTPL8918	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	C23H26N4O3


	分子量	406.48	CAS号	1386874-06-1
	Solubility (25°C)*	体外	
                                
                                
                                
                                DMSO
                            
                            	
                                81 mg/mL
                                199.27 mM
                            
	
                                
                                Ethanol
                            
                            	
                                40 mg/mL
                                98.4 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	LY3023414 (Samotolisib, GTPL8918)是一种口服的ATP竞争性抑制剂，抑制I类PI3K亚型、mTOR和DNA-PK。
	靶点	
                                    	class I PI3K isoforms [1]	mTOR kinase [1]	DNA-PK [1]


                                
	体外研究	在体外，LY3023414通过抑制PI3K/AKT/mTOR导致细胞周期G1期阻滞，在癌细胞中造成显著的抗增殖活性。在细胞实验中，LY3023414对PI3K和mTOR的抑制作用在有PTEN缺陷的U87 MG胶质瘤细胞株中检测。LY3023414抑制AKT（T308）的磷酸化，IC50为106 nM。类似地，LY3023414通过mTORC2抑制AKT（S473）的磷酸化（IC50=94.2 nM）以及mTORC1激酶靶标p70S6K(T389)和4E-BP1（T37/46）的磷酸化（IC50分别为10.6 nM和187 nM）。LY3023414抑制p70S6K对下游S6RP（pS240/244）的磷酸化，说明LY3023414能抑制整个PI3K/AKT/mTOR信号通路靶点[1]。
	体内研究	在体内，LY3023414具有高的生物利用度，并以剂量依赖方式对PI3K/AKT/mTOR通路下游底物如AKT, S6K, S6RP和4E-BP1去磷酸化，其体内半衰期为2小时。间歇性的靶点抑制作用能使LY3023414充分发挥抗肿瘤活性。LY3023414在体内的抑制作用具有时间依赖性和浓度依赖性。目前，它正处于治疗人类恶性肿瘤的Phase1和Phase2临床试验[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)

        	动物实验	动物模型	无胸腺裸鼠, CD-1裸鼠和NMRI无胸腺裸鼠(移植瘤)
	剂量	--
	给药处理	口服
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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 , , Oncotarget, 2017, 8(58): 98964-98973]
                                        

                                            
                                    


                            

                        
                    
                

            

        
        
            
                Samotolisib (LY3023414)在文献中得到引用

                
                    	
                                        Protective effect of leukemia inhibitory factor on the retinal injury induced by acute ocular hypertension in rats
                                        [ Exp Ther Med, 2023, 25(1):19]
                                    	
                                        
                                            PubMed: 36561619
                                        
                                    
	
                                        Functional impact and targetability of PI3KCA, GNAS, and PTEN mutations in a spindle cell rhabdomyosarcoma with MYOD1 L122R mutation
                                        [ Cold Spring Harb Mol Case Stud, 2022, 8(1)a006140]
                                    	
                                        
                                            PubMed: 35012940
                                        
                                    
	
                                        Microenvironment drives cell state, plasticity, and drug response in pancreatic cancer
                                        [ Cell, 2021, 184(25):6119-6137.e26]
                                    	
                                        
                                            PubMed: 34890551
                                        
                                    
	
                                        Samotolisib Attenuates Acute Liver Injury Through Inhibiting Caspase-11-Mediated Pyroptosis Via Regulating E3 Ubiquitin Ligase Nedd4
                                        [ Front Pharmacol, 2021, 12:726198]
                                    	
                                        
                                            PubMed: 34483936
                                        
                                    
	
                                        Uraemic extracellular vesicles augment osteogenic transdifferentiation of vascular smooth muscle cells via enhanced AKT signalling and PiT-1 expression
                                        [ J Cell Mol Med, 2021, 25(12):5602-5614]
                                    	
                                        
                                            PubMed: 33960650
                                        
                                    
	
                                        LY3023414 inhibits both osteogenesis and osteoclastogenesis through the PI3K/Akt/GSK3 signalling pathway
                                        [ Bone Joint Res, 2021, 10(4):237-249]
                                    	
                                        
                                            PubMed: 33789427
                                        
                                    
	
                                        Phosphorylation of PRAS40 contributes to the activation of the PI3K/AKT/mTOR signaling pathway and the inhibition of autophagy following status epilepticus in rats
                                        [ Exp Ther Med, 2020, 20(4):3625-3632]
                                    	
                                        
                                            PubMed: 32855714
                                        
                                    
	
                                        Autophagy inhibition sensitizes LY3023414-induced anti-glioma cell activity in vitro and in vivo.
                                        [ Oncotarget, 2017, 8(58):98964-98973]
                                    	
                                        
                                            PubMed: 29228741
                                        
                                    


                

            

        
        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。

    

    



