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บทคัดยอ 

        วิทยานพินธนี้ไดทําการออกแบบและสังเคราะหอนพุันธของสาร phthalimide โดยอาศัยขอมลู
จากผลของการศึกษาหาความสัมพันธเชิงปริมาณระหวางโครงสรางทางเคมีและการออกฤทธิ์ของยา
แบบ 3 มิติ ดวยวิธี comparative molecular field analysis (CoMFA) และวิธี comparative molecular 
similarity indices analysis (CoMSIA) และทําการสังเคราะห โดยใช phthalimide ทําปฏิกิริยากับสาร 
substituted benzyl halide โดยม ี KOH  เปนตัวเรงปฏิกริิยา  ไดสารอนุพันธใหม 6 ตัว จากนั้น
ทดสอบฤทธิ์ในการตานเอนไซม HIV-1 reverse transcriptase โดยวิธี  radiometric assay  ที่ความ
เขมขน 200 µg/mL  โดยใช poly(rA).oligo(dT) เปน template-primer และใช methyl-[3H]dTTP เปน 
substrate และ doxorubicin เปน positive control ที่ความเขมขน 1.25 mM  พบวาสารที่สังเคราะหได
มีฤทธิ์ในการยบัยั้งเอ็นไซมอยูในชวง 7.9-22.9 %  มีรายงานวาเชื้อ HIV-1 มีความสัมพันธกับอัตรา
เสี่ยงในการเกดิโรคมะเร็ง จึงนําอนุพนัธ phthalimide ทั้งหมดมาทาํการทดสอบความเปนพษิตอ
เซลลมะเร็ง 3 ชนิด คือ มะเรง็ชองปาก (KB), มะเร็งปากมดลูก (HeLa) และเซลลปกติ (vero) โดยวธีิ 
MTT colorimetric method พบวามี อนพุนัธ 36 แสดงความเปนพษิตอเซลลมะเร็งและไมเปนพษิตอ
เซลลปกติ  
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ABSTRACT 

 

         The novel phthalimide derivatives were designed and synthesized by 

modifying of the phthalimide structures based on the three-dimentional quantitative 

structure-activity relationship (3D QSAR), comparative molecular field analysis 

(CoMFA) and comparative molecular similarity indices analysis (CoMSIA) studies.  

These derivatives were synthesized using phthalimide and substituted benzyl halide in 

the presence potassium hydroxide.  Six newly synthesized compounds were  evaluated 

for HIV-1 reverse transcriptase inhibitory activity by radioactivity assay at 

concentration 200 µg/mL using poly(rA).oligo(dT) as template-primer, methyl-

[3H]dTTP as substrate and doxorubicin (1.25 mM) as positive control.  The 

synthesized compounds showed low inhibitory activity in the range of 7.9-22.9 % 

inhibition. Since infection with HIV-1 is associated with an increase risk of 

developing certain types of cancer, the previously and newly synthesized phthalimide 

derivatives have been subjected to cytotoxic activity testing using MTT colorimetric 

method against the cancer cell lines KB and HeLa and normal vero cell line.  1-

Phthalimidomethyl-4-tert-butylbenzene, compound 36 demonstrated promising 

cytotoxic activity that was less toxic to normal cells. 
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