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Description

Remogliflozin etabonate (GSK189075) is an orally active, selective and low-affinity sodium glucose

cotransporter (SGLT2) inhibitor with Ki values of 1.95 μM, 2.14 μM, 43.1 μM, 8.57 μM for hSGLT2,

rSGLT2, hSGLT1, rSGLT1, respectively. Remogliflozin etabonate is a proagent based on benzylpyrazole

glucoside and is metabolized to its active form, Remogliflozin, in the body. Remogliflozin etabonate exhibits

antidiabetic efficacy in rodent models[1].

IC50 & Target
hSGLT2 rSGLT2 hSGLT1 rSGLT1

1.95 μM (Ki) 2.14 μM (Ki) 43.1 μM (Ki) 8.57 μM (Ki)

In Vivo

Remogliflozin etabonate (GSK189075; 10 or 30 mg/kg; orally; twice daily for 6 weeks) significantly reduced

both the FPG and GHb levels in a dosedependent manner[1].

Remogliflozin etabonate (3, 10, 30 mg/kg; orally) increases urinary glucose excretion in a dose-dependent

manner. Remogliflozin etabonate dose-dependently inhibits the increase in plasma glucose after glucose

loading and decreases the plasma insulin in normal rats[1].

Remogliflozin etabonate (1-10 mg/kg; orally) decreases the blood glucose and reduces the AUC0–6 h for

blood glucose in a dose-dependent manner[1].

Remogliflozin etabonate (high-fat diet containing 0.01, 0.03, or 0.1% remogliflozin etabonate for 8 weeks)

reduces the levels of plasma glucose, plasma insulin, and GHb in a dose-dependent manner, and it suppresses

the development of hypertriglyceridemia in male GK rats (6 weeks of age)[1].

Animal Model: db/db mice at the age of 8 weeks[1]

Dosage: 10 or 30 mg/kg

Administration: Orally; twice daily for 6 weeks

Result: Significantly reduced both the fasting plasma glucose (FPG) and glycated hemoglobin (GHb) levels

in a dosedependent manner.

Reduced both urine volume and urinary glucose excretion with ameliorated the hyperglycemia.

Solvent&Solubility

细胞实验:

DMSO 中的溶解度 : 100 mg/mL (191.35 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 1.9135 mL 9.5677 mL 19.1355 mL

5 mM 0.3827 mL 1.9135 mL 3.8271 mL

10 mM 0.1914 mL 0.9568 mL 1.9135 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 (sealed storage, away from moisture)。-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
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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 → 40% PEG300 → 5% Tween-80 → 45% Saline

Solubility: ≥ 2.5 mg/mL (4.78 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。

以 1 mL 工作液为例，取 100 μL 25.0 mg/mL 的澄清 DMSO 储备液加到 400 μL PEG300 中，混

合均匀；再向上述体系中加入 50 μL Tween-80，混合均匀；然后再继续加入 450 μL 生理盐水 定

容至 1 mL。

生理盐水的配制：将 0.9 g 氯化钠，溶解于 ddH₂ O 并定容至 100 mL，可以得到澄清透明的生理盐

水溶液。

方案 二

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

Solubility: ≥ 2.5 mg/mL (4.78 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。

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 三

请依序添加每种溶剂： 10% DMSO → 90% Corn Oil

Solubility: ≥ 2.5 mg/mL (4.78 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 (sealed storage, away from moisture)。-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 1.9135 mL 9.5677 mL 19.1355 mL 47.8386 mL

5 mM 0.3827 mL 1.9135 mL 3.8271 mL 9.5677 mL

10 mM 0.1914 mL 0.9568 mL 1.9135 mL 4.7839 mL

15 mM 0.1276 mL 0.6378 mL 1.2757 mL 3.1892 mL
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20 mM 0.0957 mL 0.4784 mL 0.9568 mL 2.3919 mL

25 mM 0.0765 mL 0.3827 mL 0.7654 mL 1.9135 mL

30 mM 0.0638 mL 0.3189 mL 0.6378 mL 1.5946 mL

40 mM 0.0478 mL 0.2392 mL 0.4784 mL 1.1960 mL

50 mM 0.0383 mL 0.1914 mL 0.3827 mL 0.9568 mL

60 mM 0.0319 mL 0.1595 mL 0.3189 mL 0.7973 mL

80 mM 0.0239 mL 0.1196 mL 0.2392 mL 0.5980 mL

100 mM 0.0191 mL 0.0957 mL 0.1914 mL 0.4784 mL
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