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生物活性：

Description

Tyrphostin AG1296 是一种有效的、选择性血小板衍生生长因子受体 (PDGFR) 抑制剂，IC50 值

为 0.8 μM。Tyrphostin AG1296 抑制人 PDGF α 和 β 受体以及相关干细胞因子受体 (c-Kit) 的

信号传导。Tyrphostin AG1296 也是有效的 FLT3 抑制剂，IC50 值在微摩尔范围内。

IC50 & Target[2]
PDGFRα PDGFRβ

Cellular Effect

Cell Line Type Value Description

Caco-2 IC50 0.2 μM

Determination of IC50 values for inhibition of SARS-CoV-2

induced cytotoxicity of Caco-2 cells after 48 hours by high

content imaging

Caco-2 CC50 1.36 μM

Toxicity against Caco-2 cells determined at 48 hours by

intracellular ATP concentration using the CellTiter-Glo

Luminescent Cell Viability Assay

In Vitro

Tyrphostin AG1296 (0.625 -20 μM；72 h) 抑制 PLX4032 耐药黑色素瘤细胞的活力[4]。

Tyrphostin AG1296 (2.5 -20 μM；48 h) 诱导 A375R 细胞凋亡[4]。

Tyrphostin AG1296 (5 和 20 μM；2 小时) 抑制 A375R 细胞中的 PDGFR 磷酸化[4]。

Tyrphostin AG1296 (0.0625-1 μM；8 h) 抑制 A375R 细胞的迁移[4].

Cell Viability Assay[4]

Cell Line: PLX4032-resistant cell lines (A375R and SK-MEL-5R)

Concentration: 0.625, 1.25, 5, 20 μM

Incubation Time: 72 h

Result: Reduced the viability of both PLX4032-sensitive and PLX4032-resistant

cell lines.

Apoptosis Analysis[4]

Cell Line: A375R cells

Concentration: 2.5, 5, 10, 20 μM

Incubation Time: 48 h

Result: Induced dramatic apoptosis in A375R cells.

Western Blot Analysis[4]

Cell Line: A375R cells

Concentration: 5, 20 μM

Incubation Time: 2 h

Result: Inhibited phosphorylation of both PDGFR-伪 and PDGFR-尾.

In Vivo

Tyrphostin AG1296 (40 和 80 mg/kg；每天腹膜内注射，持续两周) 在体内抑制 A375R 肿瘤生长

[4]。

Tyrphostin AG1296 (2 mg/kg；每隔一天腹膜内注射，持续 3 周) 通过抑制炎症反应、降低基质金

属蛋白酶的表达、促进巨噬细胞从促炎表型向抗炎表型转变，从而抑制动脉粥样硬化斑块进展，增强

斑块稳定性[5]。

Animal Model: Nud/nud mice are injected with A375R cells[4]

Dosage: 40, 80 mg/kg
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Administration: I.p. daily for two weeks

Result: Led to an intermediate level of tumor growth suppression at dose of 40

mg/kg, and significant inhibition of A375R tumor growth at dose of 80

mg/kg.

Well tolerated by healthy mice without significant signs of overt toxicity

or weight loss.

Solvent&Solubility

细胞实验:

DMSO 中的溶解度 : 33.33 mg/mL (125.16 mM; 超声助溶; 吸湿的 DMSO 对产品的溶解度有显著影

响，请使用新开封的 DMSO)

Preparing

Stock Solutions

Solvent Mass

Concentration
1 mg 5 mg 10 mg

1 mM 3.7553 mL 18.7765 mL 37.5530 mL

5 mM 0.7511 mL 3.7553 mL 7.5106 mL

10 mM 0.3755 mL 1.8777 mL 3.7553 mL

*请根据产品在不同溶剂中的溶解度选择合适的溶剂配制储备液；一旦配成溶液，请分装保存，避免

反复冻融造成的产品失效。

储备液的保存方式和期限：-80°C, 6 months; -20°C, 1 month。-80°C 储存时，请在 6个月内使用，-20°C

储存时，请在 1个月内使用。

动物实验：

请根据您的 实验动物和给药方式 选择适当的溶解方案。

以下溶解方案都请先按照 In Vitro 方式配制澄清的储备液，再依次添加助溶剂：

——为保证实验结果的可靠性，澄清的储备液可以根据储存条件，适当保存；体内实验的工作液，建

议您现用现配，当天使用；

以下溶剂前显示的百分比是指该溶剂在您配制终溶液中的体积占比；如在配制过程中出现沉淀、析出

现象，可以通过加热和/或超声的方式助溶

方案 一

请依序添加每种溶剂： 10% DMSO → 90% (20% SBE-β-CD in Saline)

Solubility: 2.5 mg/mL (9.39 mM); 悬浊液; 超声助溶

此方案可获得 2.5 mg/mL的均匀悬浊液，悬浊液可用于口服和腹腔注射。

以 1 mL 工作液为例，取 100 μL 25.0 mg/mL 的澄清 DMSO 储备液加到 900 μL 20% 的 SBE-β-CD

生理盐水水溶液 中，混合均匀。

2 g SBE-β-CD（磺丁基醚 β-环糊精）粉末定容于 10 mL 的生理盐水中，完全溶解至澄清透明。

方案 二

请依序添加每种溶剂： 10% DMSO → 90% Corn Oil

Solubility: ≥ 2.5 mg/mL (9.39 mM); 澄清溶液

此方案可获得 ≥ 2.5 mg/mL（饱和度未知）的澄清溶液，此方案实验周期在半个月以上的动物实验酌

情使用。

以 1 mL 工作液为例，取 100 μL 25.0 mg/mL 的澄清 DMSO 储备液加到 900 μL玉米油中，混合均

匀。
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完整储备液配制表：

请根据产品在不同溶剂中的溶解度选择合适的溶剂配制储备液；一旦配成溶液，请分装保存，避免反复冻融造成的产品失

效。

储备液的保存方式和期限：-80°C, 6 months; -20°C, 1 month。-80°C储存时，请在 6个月内使用，-20°C储存时，请在

1个月内使用。

可选溶剂 质量

溶剂体积

浓度

1 mg 5 mg 10 mg 25 mg

DMSO

1 mM 3.7553 mL 18.7765 mL 37.5530 mL 93.8826 mL

5 mM 0.7511 mL 3.7553 mL 7.5106 mL 18.7765 mL

10 mM 0.3755 mL 1.8777 mL 3.7553 mL 9.3883 mL

15 mM 0.2504 mL 1.2518 mL 2.5035 mL 6.2588 mL

20 mM 0.1878 mL 0.9388 mL 1.8777 mL 4.6941 mL

25 mM 0.1502 mL 0.7511 mL 1.5021 mL 3.7553 mL

30 mM 0.1252 mL 0.6259 mL 1.2518 mL 3.1294 mL

40 mM 0.0939 mL 0.4694 mL 0.9388 mL 2.3471 mL

50 mM 0.0751 mL 0.3755 mL 0.7511 mL 1.8777 mL

60 mM 0.0626 mL 0.3129 mL 0.6259 mL 1.5647 mL

80 mM 0.0469 mL 0.2347 mL 0.4694 mL 1.1735 mL

100 mM 0.0376 mL 0.1878 mL 0.3755 mL 0.9388 mL
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