


»rovid, pozitivan toltott peptidek

»>atjutnak a sejtmembranon

»hatoanyagok sejtbejuttatasa

»természetes és tervezett peptidek

Név

Tat (48-60)

Penetratin
Szignal-szekvencia peptidek

Hidrofob peptidek

Virialis peptidek/fehérjék

Substance P
Oligoargininek
KLA modell peptid
Modell peptid

Aminosav sorrend (fehérje)

48 GRKKRRQRRRPPQ*°
SRQIKIWFQNRRMKWKK?8
AAVALLPAVLLALLAP
MGLGLHLLVLAAALQGA
MGLGLHLLVLAAALQGAKKKRKY.
VP22 fehérje
IAVGAIGALFLGFLGAAG!'?
RPKPQQFFGLM

Arg,, Arg,, Argg, Arg,, Arg,,,
KLALKLALKALKAALKLA
KETWWETWWTEWSQPKKKRKV
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Szarmazas

HIV-1 Tat fehérje

Drosophila Antennapedia fehérje
Kaposi fibroblast growth factor (K-FGF)
Caiman crocodylus Ig(v)

kiméra peptid (Ig(v)-SV40 T-antigén)
herpesz szimplex virus-1|

HIV gp41 glikoprotein, 8Met—Leu
neuropeptid

de novo

de novo

de novo




- energiafliggetlen, direkt transzlokacio
- energiafuggo endocitozis

makropinocitdzis
Endocitozis Receptor medialt
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transzporter fehérjék
/ioncsatornak




Vegyuletek

vinblasztin szulfat
'7dezacetilvinblTrp
'7dezacetilvinbl Trp-Argg- |
'7dezacetilvinbl Trp-Argg-2

Citosztatikus hatast MTT teszttel vizsgaltuk

HL-60/MDRI
ICy50 UM

2,96
59,6
2,62
2,94

HL-60/MRPI|
1C5o UM

1,31
3,98
2,94
3,78




Turbidimetrias vizsgalat. A paclitaxel-indukalt tubulin polimerizaciot A = 350 nm hullimhosszon
kovettuk.




vinblasztin I7dezacetilvinblTrp I7dezacetilvinblTrpArg,-2  '"dezacetilvinbl TrpArg,-1

aberrans aberrans aberrans
mitozis interfazis Aberrans interfazis mitozis interfazis mitozis interfazis
(%) microtubulus mitozis (%) microtubulus ) microtubulus ) microtubulus

2 normal 2 normal 2 normal 2 normal

depolimerizalt 47 normal 22 normal n.d. n.d.

depolimerizalt fragmentalt 75 normal 45 normal

depolimerizalt fragmentalt 98 fragmentalt 75 normal

depoimerizalt depolimerizalt fragmentalt normal




Emésztés elott

= Emésztés utdn

350 400 450 500 550 600 650
}“ger_i‘(nm)

Cszubsztrat 200 “M ’ CKalpainB= 0’5 “M )\ex.=320
nm, A, = 480 nm

DABCYL- TPLKSPPPSPR-EDANS
DABCYL-TPLKPPPSPRE(EDANS)RRRRRRR-NH,

COS-7 sejteket kezeltlink
c= 330 uM, 4 h

Ky (M)
250
40

Keae (571)
0,2
0,17

kcat/KM (M-IS-I)
680
5000




N-terminalis

PenKalpA(C) dis

PenKalpA(C) tio

PenKalpA(C) amid

X:H vagy Hca

|
CH,-CO-

C-terminalis




A konjugatumok hatasa (c = 75 yM)
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5mM CaCl, M KalpA + KalpC (0,1 mM) PenKalpA + PenKalpC amid (0,1 mM)
0,1 mM CaCl, B PenKalpA + PenKalpC dis (0,1 mM) H PenKalpA + PenKalpC tio (0,1 mM)
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A

HcaPenKalpA amid HcaPenKalpC tioéter HcaPenKalpC tioéter

HcaPenKalp(Flu)C dis




Patkany hippokampusz szeletek sejtpenetralo
szubsztrattal (50 uM) 5 percig kezelve.

A szeleteket sejtpenetrald szubsztrattal (50

MM) 5 percig kezelve, majd A és C
konjugatumok (5 PM) hozzaadasa utan 15

perc tovabb kezelés.
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