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На протяжении многих лет поиск и разработка новых противоопухолевых агентов является одной 
из важнейших задач биомедицинской химии. Ещё в середине прошлого века была показан актуальный 
подход терапии для лечения рака предстательной железы (РПЖ) – снижение уровня андрогенов в про-
стате, а современная стратегия лечения основана на применении ингибиторов ключевых ферментов 
биосинтеза андрогенов, и в первую очередь цитохрома Р450 17А1. Стероиды, замещённые азотсодер-
жащим гетероциклом, являются эффективными ингибиторами CYP17А1, а один из ингибиторов – абира-
терон – рекомендован к широкому применению в качестве противоракового агента. Исследование аби-
ратерона и опыт применения в клинике показали, что они подавляют активность CYP17А1, подавляют 
работу андрогенового рецептора, эффективно снижают уровень PSA и снижают рост клеток карциномы 
простаты. Целью настоящей работы являлась оценка антипролиферативной активности азотсодержащих 
производных прегнанового ряда, различающихся структурой стероидного фрагмента и азотсодержащего 
гетероцикла в андрогензависимых и андрогеннезависимых культурах клеток карциномы простаты 
(LNCaP и PC-3 соответственно). Антипролиферативная активность соединений оценивалась по подавле-
нию роста клеток карциномы простаты методом MTT при 96 ч инкубации. Оксазолин и бензоксазол, со-
держащие 3β-гидрокси-5-еновый, 3β-гидрокси-5,16-диеновый фрагменты и 3β-гидрокси-5-ен-17β- окса-
золин активно подавляли рост клеток РС-3 и LNCaP. Антипролиферативная активность 3-кето-4-ен- про-
изводных и 5-оксо-секо-А- производных была достоверно ниже; 6-метокси-3α,5α- производные слабо 
подавляли рост клеток РС-3 и LNCaP. Сравнение эффектов оксазолиновых и бензоксазоловых производ-
ных, содержащих одни и те же стероидные фрагменты, показало, что оксазолиновые производные яв-
ляются более мощными ингибиторами роста и пролиферации клеток PC-3. Действие бензоксазольных 
производных на рост клеток PC-3 и LNCaP было одинаковым. Активность этих соединений была сравни-
ма с известными ингибиторами CYP17A1 абиратероном и галетероном, использованных в качестве кон-
трольных соединений. Полученные результаты свидетельствуют о высоком фармакологическом потен-
циале оксазолиновых производных содержащих 3β-гидрокси-5-еновый, 3β-гидрокси-5,16-диеновый 
фрагменты и 3β-гидрокси-5-ен бензоксазола. 
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