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B r dUBAAHT v A 1ZBIHAEREDN OB ARV TORE

BrdU
jl:ﬁ% [um]

. 24h 48h 72h
A <0.1
B
C <0.1 <0.1 <1
D <0.1 <0.1 <0.1
E <0.01 <0.1 <0.1
F <0.1 <1
G <0.01 <0.1 <0.1
H <1 <1 <1

| <0.01 <0.1 <0.1
J

K <0.1 <0.1 <0.1
L <0.1 <0.1 <0.1
M <0.1 <0.1 <0.1
N

[¢) <0.1 <1 <1
P

Q <0.1 <0.1 <0.1
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gooao

YT Oinvitro SRR T 924 1< AERBHOL  ODOEARI IV TORE : HCT- 164k %
ROEART v hE U9 0-VREERT v 14, NRHRERL 45T v 4, B&U
NC | I T A 2 JOBHARE (7 K774 VRt 20 TO "Meanraph MD-55 £ TICH0)

it&® HCT-116 IC50 (:I:')— ——iMR90 NCI /3L 0
£ | B ™™ | o |
A <0.1 <1 | <1 |<0.1[<0.1] <0.1| <0.1 <1
B <1 <1
c <0.1 <1 | < <0.1| <0.1 <0.1
D <0.01" <0.1 <0.01
E <0.1 <1 |<0.1 <0.1| <0.1| <0.1 <1
F <04 | <04 |<1| <04 <01] <0.1 <1
G <0.1 <1 |<0.1}<0.1 <0.1| <0.1 <1 20
H <0.1 <1 | <1 |<0.1 <0.1{ <0.1 >10
| <0.1 <1 |<0.1/<0.1 <0.1| <0.1 <1
J <1 <0.1
K <0.1 <1 | <1 >0.1 | <0.1 <10
L <0.1 <1 <0.1 >01[ >10] >10
M <01 | <1 |<0.1 <01|
N <1 <q >0.1 30
o <0.1 <1 K0.01 <0.1
P <0.01 <0.1 <0.1
Q <0.1 <t |[<01 <0.1| <0.1| <0.1 <10

ugboogood



gooao

(55)

JP 4791975 B2 2011.10.12

BLEn-@ROT vt 4 LB AREBRON CODOEEMOBERICH0, nM)

gboooog

ki Bﬁjgm-c;ﬂ*g‘_ytar(nl\n)

IMR90 | HCT

A

B

C >1.0 <0.01

D >1.0 <0.01

E >0.1 <0.1

F >1.0 <0.1

G >0.1 <0.1

H >1.0 <0.1

| >1.0 <0.1

J

K >1.0 <0.01

L

M >1.0 <0.1

N

0 >0.1 <0.1

P

Q >0.1 <0.1
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o000
EACFRIRET v A IZBT 2FEREHDOWL Db Dk R(1C50,
M)
Cdk2/ | Cdk2/ | Cdk4/ | Cdc2/ | Cdkeé/
4=y VA2 VN YLV | HA4 2V | H42Y | H12Y| PKA PKC c-Abl
~ E v A v D ~ B v D2
A <0.1 <0.1 <1 <1 <1
B <0.01 <0.1 <10 <0.1
c <0.1 <0.1 <1 <1 >10 >10 >10
D <0.1 <0.1 <1 <1
E <0.01 <0.01 <0.01 <0.1 <0.01 <10 <10 <10
F <0.1 <0.1 <0.01 <0.1 <0.01
G <0.1 <0.1 <0.01 <0.1 >10 >10
H <0.1 <0.1 <0.1 <0.1
| <0.1 <0.1 <0.01 <0.1
J <0.1
K <0.1
L <0.1 <0.1 <0.1
M <0.1
N <0.1 <0.01
O <0.1
P <0.1
Q <0.01 <0.1 <0.01 <0.1 <0.1
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67

(CHIT DAFADEMESMOER
. 1C50 (uM)
s e S, Sk Mene
Al <0.01 <1 <0.1 <0.1
A2 <0.01 <10 <1 <0.1
A3 <0.1 <0.1 <0.1 <0.1
A4 <0.01 <0.1 <0.1 <0.1
A5 <0.1 <10 <1 <0.1
A6 <0.01 <0.1 <0.01 <0.1
A7 <0.1 <0.1 <0.1 <0.1
A8 <0.1 <0.1 <0.1 <0.1
A9 <01 [ <0.1 <0.01 <0.1
A10 <0.1 <1 <0.01 <0.1
A1 <0.1 <0.1 <0.1 <0.1
A12 <0.1 <0.1 <0.1 <0.1
A13 <0.1 <0.1 <0.1 <0.01
A14 <0.1 <0.1 <0.1 <0.1
A15 <0.1 <0.1 <0.01 <0.1
A16 <0.1 <1 <0.1 <0.1
A17 <0.1 <0.1 <0.01 <0.1
A18 <0.1 <0.1 <0.1 <0.1
A19 <0.1 <1 <0.1 <0.1
A20 <0.01 <0.1 <0.01 <0.1
A21 <0.01 <1 <0.1 <0.1
A22 <0.01 <0.1 <0.1 <0.1
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IC50 (M)
s e
A23 <0.01 <0.1 <0.1 <0.1
A24 <0.01 <0.1 <0.01 <0.01
A25 <0.1 <0.1 <0.1 <0.01
A26 <0.1 <0.1 <0.1 <0.01
A27 <0.1 <0.1 <0.01 <0.1
A28 <0.1 <1 <0.1 <0.1
A29 <0.01 <0.1 <0.1 <0.1
A30 <0.1 <1 < <0.1
A31 <0.1 <0.1 <0.1 <0.1
A32 <0.1 <0.1 <1 <0.1
A33 <0.1 <0.1 <0.1 <0.1
A34 <0.01 <0.1 <0.1 <0.1
A35 <0.1 <0.1 <0.01 <0.1
A36 <0.1 <0.1 <0.1 <0.01
A37 <0.1 <0.1 <0.1 <0.1
A38 <0.1 <1 <1 <0.1
A39 <0.1 <1 <1 <0.1
A40 <0.1 <0.1 <0.1 <0.1
A4t <0.1 <0.1 <1 <0.1
A42 <0.1 <1 <1 <0.1
A43 <0.1 <1 <1 <0.1
Ad4 <0.1 <0.1 <0.01 <0.1
A45 <0.1 <0.1 <0.01 <0.01
A46 <0.1 <1 <0.01 <0.1
A4T <0.1 <0.1 <0.01
A48 <0.1 <1 <0.1
A49 <0.1 <0.1 <0.1
A0 <0.1 <1 <0.1
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IC50 (M)
Cdk2/  oyra;  cdc2/  HCT-118

L& ﬁMEU/ s4502D1  $450B %
A51 <0.1 <0.1
A52 <0.1 <1 <1 <0.1
" A53 <1 <10 <1 <0.01
A54 <0.01 <1 <0.01 <0.1
AS5 <0.1 <10 <0.1 <0.1
AS6 <0.1 <1 <0.1 <0.1
AS7 <0.01 <01 | <001 <0.1
A58 <0.01 <10 <10 <0.1
A59 <0.1 <1 <0.1 <0.1
A0 <0.1 <10 <1 <0.1
A61 <0.1 <1 <0.1 <0.1
A2 <0.1 <10 <0.1 <0.1
AB3 <0.1 <1 <0.1 <0.1
A4 <0.1 <1 <0.1 <0.1
A65 <0.1 <0.1 <0.01 <0.1
A66 <0.1 <10 <0.1 <0.1
A67 <0.01 <0.1 <0.1
AG8 <0.01 <0.1 <0.1 <1

A74 <0.1 <0.1 >0.25
A76 <01 | <0.1 <0.1 <0.1
ATT <0.1
A8 <0.01
A79 <0.1
Ag0 <0.1
AB1 <0.1
AB2 <0.1 <0.1
B1 <0.01 <1

B2 <0.1 <0.01 <0.1
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| IC50 (uM)
- Cdk2] oqk4; cde2/  HCT-116

L& #’ré”’_ g4y D1 H1oUr B R
B3 <0.1 - <0.01 <0.1
B4 . <01 <0.1
B5 <0.1 <0.1
B6 <0.1 <0.1
B7 | <01 <1
BS <0.1 <0.1
B9 <0.1 <0.1
B10 <0.1 <0.1
B11 <0.1 <1
B12 <0.1 <0.1
- B13 <0.1 <0.01
B14 <0.01
B15 <0.01
B16 - <0.01 <0.01 <0.01
B17 <0.01
c1 | <0.1
C3 <0.1 <0.1
o7} <0.01 <0.1
C5 <0.25
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FFEADN OHDIEEPDRIANAT vt A DR, 1050 : ELiEi0
BT DWEBBE LV XML > TRIE LI YA LV AEROD S0%EZE : TCS0 : 50%%

RaFMEMTS) ; TI : TC50/IC50.

L&y IC50 (uM) TC50 (uM) TI
10
A32 <0.01 <0.1 >10
A61 <0.01 <0.1 >10
AB4 <0.01 <0.1 >10
C3 <0.01 <0.1 >10
C4 <0.1 <0.1 >1
AZT <0.01 >1.0 >100
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