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ABSTRACT 

In this research, 2-aminoethyl glycine-linked oligomer containing C-10 non-

acetal deoxoartemisinin having two, three and four repeating units and the 

corresponding cyclic oligomer were synthesized by using the sequential  

deprotection–coupling approach in solution phase. The synthesized oligomer were 

characterized by spectroscopic techniques. The biological activities of these new 

series of C-10 non-acetal oligomers and cyclic-deoxoartemisinin oligomers were 

evaluated. In addition, the chemical modification of these new series by adding one 

lysine unit to the N-terminal end has been studied to investigate its effect to their 

biological activities. The oligo peptide with one lysine attached to the N-terminal 

were prepared by coupling of NH2-aeg-deoxoartemisinin-tBu oligomers with Fmoc-

lys(Boc)-OH. It was revealed that the Fmoc-aeg-deoxoartemisinin-tBu monomer and 

Fmoc-lys-aeg-deoxoartemisinin-tBu monomer, including the Fmoc-aeg-deoxo 

artemisinin-tBu dimer and Fmoc-lys-aeg-deoxoartemisinin-tBu dimer, exhibited 
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moderate to excellent cytotoxic activity against the HT-29, Caco-2 and A549 cancer 

cell lines. The addition of lysine to the peptide backbone significantly enhanced the 

potency of the compounds. Fmoc-lys-aeg-deoxoartemisinin-tBu dimer showed the 

highest activity against HT-29 cancer cell line with IC50 of 0.18 µM. Furthermore, 

this active compound showed very low cytoxicity to normal cells while other 

derivatives possessed high cytoxicity toward normal cell. Additionally, Fmoc-aeg-

deoxoartemisinin-tBu monomer, as well as Fmoc-aeg-deoxoartemisinin-tBu dimer 

showed mild to good antimalarial activity. These findings clearly, indicated that some 

of these compounds might serve as potential candidates for anticancer and 

antimalarial agents, particularly, the amino dimer lysine analogue. 
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ช่ือเร่ืองวทิยานิพนธ์ การสังเคราะห์และการศึกษาฤทธ์ิทางชีวภาพของสารกลุ่ม C-10 
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บทคัดย่อ 

 งานวิจยัน้ีเป็นการสังเคราะห์ 2-อะมิโนเอททิลไกลซีนโอลิโกเมอร์ท่ีมีหน่วยท่ีซ ้ ากนัของ 
C-10 นอนแอซีแทลอาร์ทีมิซินินจ านวน 2 3 และ 4 หน่วย และสังเคราะห์โอลิโกเมอร์ประเภทวง
ของสารดังกล่าวโดยอาศัยวิธีการก าจัดหมู่ปกป้องและการคับปลิงอย่างเป็นล าดับในสภาวะ
สารละลายโดยท าการพิสูจน์โครงสร้างของโอลิโกเมอร์ท่ีสังเคราะห์ได้ดว้ยเทคนิคสเปกโตรสโคปี 
และท าการทดสอบฤทธ์ิทางชีวภาพของสารประกอบนอนแอซีแทล C-10 โอลิโกเมอร์และโอลิโก
เมอร์ประเภทวง นอกจากน้ีท าการศึกษาโดยการเติมไลซีนอะมิโนแอซิดไปท่ีปลายต าแหน่ง
ไนโตรเจนเพื่อศึกษาผลของอะมิโนแอซิดท่ีมีต่อการออกฤทธ์ิทางชีวภาพ โอลิโกไลซีนเพปไทด์ท่ีมี
หน่วยของไลซีน 1 หน่วยน้ีท่ีปลายสายด้านไนโตรเจนเตรียมโดยการคบัปลิงของ NH2-aeg-

deoxoartemisinin-tBu oligomers กบั Fmoc-lys(Boc)-OH ผลการศึกษาการออกฤทธ์ิทาง
ชีวภาพพบว่า Fmoc-aeg-deoxoartemisinin-tBu monomer และ Fmoc-lys-aeg-deoxo 

artemisinin-tBu monomer รวมทั้ง Fmoc-aeg-deoxoartemisinin-tBu dimer และ Fmoc-

lys-aeg-deoxoartemisinin-tBu dimer มีผลความเป็นพิษต่อเซลส์มะเร็งชนิด HT-29 Caco-2 

และ A549 ในระดบัปานกลางถึงดีมาก การเติมไลซีนซีนอะมิโนแอซิดไปท่ีสายโซ่ของเพปไทด์
เพิ่มศกัยภาพของสารประกอบดงักล่าวอย่างมีนัยส าคญั Fmoc-lys-aeg-deoxoartemisinin-tBu 

dimer แสดงความเป็นพิษต่อเซลส์มะเร็งชนิด HT-29 สูงท่ีสุดและมีค่า IC50 เท่ากบั 0.18 ไมโคร
โมลาร์ นอกจากน้ีสารประกอบดงักล่าว  ยงัแสดงความเป็นพิษต่อเซลส์ปกติน้อยในขณะท่ีสาร
อ นุพัน ธ์ อ่ื น แสด ง ค ว า ม เ ป็ นพิ ษ ต่ อ เ ซ ล ส์ ปก ติ สู ง  น อก จ า ก น้ี ย ัง พ บ ว่ า  Fmoc-aeg-

deoxoartemisinin-tBu monomer และ Fmoc-aeg-deoxoartemisinin-tBu dimer มี
ความสามารถในการออกฤทธ์ิตา้นมาลาเรียในระดบัปานกลางถึงระดบัดี ผลจากการวิจยัแสดงให้
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เห็นว่าสารประกอบเหล่าน้ีบางตวัมีศกัยภาพในการตา้นมะเร็งและตา้นมาลาเรียโดยเฉพาะอย่างยิ่ง
สารประกอบอะมิโนอนาล็อกของไดเมอร์ไลซีน 

 

 

 
 

 

 
 

 


