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Tofacitinib, Citrate Salt 

产品信息 

产品名称 产品编号 规格 储存 

Tofacitinib, Citrate Salt 51907ES10 10 mg -20 ºC 

Tofacitinib, Citrate Salt 51907ES50 50 mg -20 ºC 

产品描述 

Tofacitinib，Citrate Salt 是 tofacitinib 的柠檬酸盐形式，又称为 CP-690550、Tasocitinib，中文名称为托法替尼，具有口服

生物活性。 

Tofacitinib 是一种强效的、细胞通透性 JAK3 抑制剂，IC50 为 1 nM，并抑制 JAK1（IC50 = 20 nM）和 JAK2（IC50 = 112 nM）。

与作用于 JAK2WT 细胞相比，Tofacitinib 作用于 JAK2V617F时具有更强的抗增殖和促凋亡活性。Tofacitinib 用于体内处理白血

病小鼠时，减少白细胞数量，并诱导白血病细胞凋亡。Tofacitinib 有效抑制小鼠混合淋巴细胞反应(MLR) (IC50 = 91 nM)，并

延长异种移植瘤小鼠存活，可用于阻止器官移植排斥反应和减轻自身免疫疾病症状，如风湿性关节炎（RA）和其他自身免

疫疾病。 

2012 年美国 FDA 已同意 Tofacitinib 用于治疗中度类风湿关节炎。 

【该产品仅用于科研实验，不能用于人体】 

产品性质 

英文别名（English Synonym） CP-690550, Citrate salt; Tasocitinib, Xeljanz® 

化学名（Chemical Name） 
2-hydroxy-1,2,3-propanetricarboxylate-4-methyl-3R-(methyl-7H-pyrrolo[2,3-d]pyrimidin- 

4R-ylamino)-β-oxo-1-piperidinepropanenitrile 

靶点（Target） JAK3 

CAS 号（CAS NO.） 540737-29-9 

分子式（Molecular Formula） C16H20N6O•C6H8O7 

分子量（Molecular Weight） 504.49 

外观（Appearance） 粉末 

纯度（Purity） ≥98% 

溶解性（Solubility） 溶于 DMSO 

结构式（Structure） 

 

运输与保存方法 

冰袋运输。粉末直接保存于-20 ºC，有效期 2 年。溶于 DMSO。建议分装后-20ºC 避光保存，避免反复冻存，至少可存放 6

个月。 
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注意事项 

1）为了您的安全和健康，请穿实验服并戴一次性手套操作。 

2）粉末溶解前请先短暂离心，以保证产品全在管底。 

3）本产品仅用于科研用途，禁止用于人身上。 

使用浓度 

【具体使用浓度请参考相关文献，并根据自身实验条件（如实验目的，细胞种类，培养特性等）进行摸索和优化。】 

相关实验（数据来自于公开发表的文献，仅供参考） 

（一）细胞实验（体外研究） 

为检测 tofacitinib 对细胞的作用，分别用不同浓度的 tofacitinib（0-1200 nM）孵育 JAK3 突变的、FLT3 ITD 或野生型 Ba/F3

细胞，发现，所有 JAK3 突变的 Ba/F3 细胞全部对 tofacitinib 敏感（IC50 为 246-408 nM）；野生型 Ba/F3 细胞 IC50较高，为

1400 nM；而含 FLT3 ITD 激酶的 Ba/F3 细胞不受 tofacitinib 影响。[6] 

（二）动物实验（体内研究） 

1）为检测 tofacitinib (CP-690550)对关节炎的抑制作用，每天 2 次给 AIA 大鼠口服不同浓度的 tofacitinib（0.1-10 mg/kg），

tofacitinib 剂量依赖性抑制关节炎，相比对照组，tofacitinib 处理后大鼠爪子变小。另外，10mg/kg tofacitinib 显著抑制 AIA

诱导的成熟骨髓细胞的增加。[5] 

2）体内实验中，给 BALB/c 小鼠移植表达 JAK3 M511I 的细胞，然后给小鼠喂食 tofacitinib（30 mg/kg/day），一开始移植细

胞后，小鼠体内 WBC 数量升高，当用 tofacitinib 处理后，WBC 数量下降，而停用后，WBC 数量又升高。[6] 
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