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ABSTRACT 

 

A series of 2-hydroxy-1,4-naphthoquinone derivatives (102-122) in the range 

20-90% yield using Mannich reaction and piperine analogues (123-126) in the range 

25-76% yield were successfully synthesized. These compounds were then evaluated 

for their biological activities, anti-tuberculosis activity against Mycobacterium 

tuberculosis H37Ra, anti-malaria activity against Plasmodium falciparum and anti-

cancer cell lines (breast cancer MCF-7 and lung cancer NCI-H187). It was found that 

(E)-2-hydroxy-3-(1-(4-methylpyridin-2-yl-amino)-3-phenylallyl)naphthalene-1,4-dion 

(122) showed a significant activity against tuberculosis, anti-malaria and lung cancer 

cell lines, 2-((butylamino)methyl)-3-hydroxynaphthalene-1,4-dione (102), 2-

((butylamino)(phenyl)methyl)-3-hydroxynaphthalene-1,4-dione (103) and 2-

((dibenzylamino)methyl)-3-hydroxynaphthalene-1,4-dione (109) presented strong 

activity of anti-malaria with the IC50 values of 0.77, 1.47 and 3.14 µg/mL 

respectively. For the piperine analogues (2E,4E)-1,4-dioxo-1,4-dihydronaphthalen-2-
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yl-5(benzo[d][1,3]dioxol-5-yl)penta-2,4-dienoate (124) having 2-hydroxy-1,4-

naphthoquinone in the side chain showed significant selective cytotoxic to the breast 

cancer (MCF-7) and lung cancer (NCI-H187) cell lines with the IC50 values of 3.84 

and 2.24 µg/mL respectively. 
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ช่ือเร่ืองวทิยานิพนธ์ การสังเคราะห์อนุพนัธ์ของแนฟโทควิโนนและสารหนา้ท่ีคลา้ย 

                                         พิเพอรีน 

ผู้เขียน   นางวนัทนีย ์ แพงศรี 

ปริญญา   วทิยาศาสตรดุษฎีบณัฑิต (เคมี) 

คณะกรรมการทีป่รึกษาวิทยานิพนธ์ 

   ผูช่้วยศาสตราจารย ์ดร. อภิวฒัน์ บารมี  อาจารยท่ี์ปรึกษาหลกั 

ผูช่้วยศาสตราจารย ์ดร. มุกดา  ภทัราวราพนัธ์ อาจารยท่ี์ปรึกษาร่วม 

   ผูช่้วยศาสตราจารย ์ดร. พุฒินนัท ์ มีเผา่พนัธ์ุ อาจารยท่ี์ปรึกษาร่วม 

   

บทคัดย่อ 

 

สารอนุพนัธ์ของ 2-ไฮดรอกซี-1,4-แนฟโทควิโนน (102-122) สามารถถูกสังเคราะห์ได้

ในช่วง 20-90% โดยใชป้ฏิกิริยาแมนนิชและสารหนา้ท่ีคลา้ยพิเพอรีน (123-124) มีผลผลิตอยู่

ในช่วง 25-76% ไดถู้กสังเคราะห์ข้ึน และน าสารเหล่าน้ีไปศึกษาถึงผลการทดสอบฤทธ์ิทางชีวภาพ 

ไดแ้ก่ การยบัย ั้งไมโคแบคทีเรียม ทูเบอคูโลซิส, ยบัย ั้งเช้ือ พลาสโมเดียม ฟัลซิพารัม ท่ีก่อใหเ้กิด

โรคมาลาเรียและยบัย ั้งเซลลม์ะเร็งเตา้นม (MCF-7 Breast cancer) และมะเร็งปอด (NCI-H187-

Small cell lung cancer) พบวา่สาร (E)-2-ไฮดรอกซี-3-(1-(4-เมธิลไพริดีน-2-อิล-อะมิโน)-3-ฟีนิลอลั

ลิล)แนฟทาลีน-1,4-ไดโอน (122) แสดงการยบัย ั้งทูเบอคูโลซิส, ยงัย ั้งมาลาเรียและมะเร็งปอดอยา่ง

มีนยัส าคญั สาร 2-((บิวธิลอะมิโน)เมธิล)-3-ไฮดรอกซีแนฟทาลีน-1,4-ไดโอน (102), สาร 2-((

บิวธิวอะมิโน(ฟีนิล)เมธิล)-3-ไฮดรอกซีแนฟทาลีน-1,4-ไดโอน (103) และ สาร 2-((ไดเบนซิลอะมิ

โน)เมธิล)-3-ไฮดรอกซีแนฟทาลีน-1,4-ไดโอน (109) แสดงการยบัย ั้งเช้ือมาลาเรียไดดี้ โดยมีค่าการ

ยบัย ั้งเท่ากบั 0.77, 1.47 และ 3.14 ไมโครกรัมต่อมิลลิลิตร ตามล าดบั ส าหรับสารหนา้ท่ีคลา้ยพิเพอ

รีน สาร (2E,4E)-1,4-ไดออกโซ-1,4-ไดไฮโดรแนฟทาลีน-2-อิล-5(เบนโซ[d][1,3]ไดออกโซล-5-

อิล)เพนตะ-2,4-ไดอีโนเอต (124) ซ่ึงมี 2-ไฮดรอกซี-1,4-แนฟโทควิโนนอยูใ่นโครงสร้าง แสดงผล
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ยบัย ั้งมะเร็งเตา้นมและมะเร็งปอด ดว้ยค่าการยบัย ั้งเท่ากบั 3.84 และ 2.24 ไมโครกรัมต่อมิลลิลิตร 

ตามล าดบั 
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