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OBICETRAPIB AS A CHOLESTERYL ESTER TRANSFER PROTEIN INHIBITOR: A CLINICAL 
AND PHARMACOLOGICAL REVIEW AND PROSPECTS FOR USE (LITERATURE REVIEW)
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Cardiovascular diseases remain the leading cause of mortality worldwide, and dyslipidemia is one of the key 
factors in their development. Despite the availability of effective lipid-lowering agents, a substantial proportion of 
patients with high and very high cardiovascular risk fail to achieve target low-density lipoprotein (LDL) cholesterol 
levels, resulting in the persistence of residual risk. In this context, the search for new pharmacological targets re-
mains relevant. One promising approach is the inhibition of cholesteryl ester transfer protein (CETP), particularly 
through the use of obicetrapib, a next-generation selective CETP inhibitor.

The aim of this study was to summarize and critically analyze current experimental and clinical data regarding 
the pharmacological properties of obicetrapib, its effects on the lipid profile, efficacy, and safety based on phase II-
III trials, as well as to determine its place in contemporary lipid-lowering therapy strategies. A systematic review of 
international scientific sources addressing the biological role of CETP, mechanisms of action of its inhibitors, and the 
clinical application of obicetrapib was conducted. Methods of analysis, synthesis, and generalization were employed 
to assess the drug’s effects on lipid metabolism parameters, as well as its efficacy and safety. In phase II-III clinical 
trials, obicetrapib demonstrated significant reductions in LDL, apolipoprotein B, and lipoprotein(a), along with an 
increase in high-density lipoprotein (HDL) cholesterol. In the BROADWAY and TANDEM studies, the drug was effective 
both as monotherapy and in combination with ezetimibe in high-risk patients. The safety profile remained favorable, 
with no adverse effects on blood pressure or hormonal parameters.

Thus, obicetrapib may be considered a promising agent for intensive correction of dyslipidemia and reduction of 
residual cardiovascular risk. 

Key words: obicetrapib, cholesteryl ester transfer protein, dyslipidemia, lipid-lowering therapy, cardiovascular 
risk.

Connection of the publication with planned re-
search work.

The work is a fragment of the SRW “Pharmacologi-
cal study of potential drugs containing biologically active 
substances of natural origin for the treatment of skin dis-
eases,” state registration number 0124U002658.

Introduction.
Atherosclerotic cardiovascular diseases remain 

the leading cause of premature mortality and disabili-
ty worldwide, imposing a substantial medical, social, 
and economic burden [1-3]. A key pathogenetic factor 
in the development of atherosclerosis is impaired lipid 
metabolism, primarily elevated low-density lipoprotein 
(LDL) cholesterol, which is directly associated with the 
progression of atherosclerotic vascular lesions and the 
occurrence of cardiovascular events. Data from epide-
miological and clinical studies convincingly demonstrate 
a dose-dependent relationship between plasma LDL 
concentration and the risk of myocardial infarction, isch-
emic stroke, and cardiovascular mortality [3-6].

Current international and national clinical guide-
lines for the management of dyslipidemia are focused 
on achieving progressively lower LDL target levels, par-
ticularly in patients with very high cardiovascular risk, 

including individuals with established atherosclerotic 
cardiovascular diseases, diabetes mellitus, and familial 
hypercholesterolemia. This approach is based on the 
“lower is better” concept, which has been confirmed by 
numerous randomized clinical trials and meta-analyses 
[3, 4].

At the same time, despite the availability of effective 
lipid-lowering therapies, including high-dose statins, 
combination therapy with ezetimibe, and the use of pro-
protein convertase subtilisin/kexin type 9 (PCSK9) inhib-
itors, a significant proportion of patients in real-world 
clinical practice fail to achieve the recommended LDL 
target levels. The reasons for this include individual vari-
ability in therapeutic response, intolerance or limited 
adherence to treatment, as well as the persistence of 
other atherogenic components of the lipid profile, such 
as elevated apolipoprotein B and lipoprotein(a) levels 
[7-9].

The presence of so-called residual lipid and cardio-
vascular risk necessitates the search for new pharmaco-
logical targets and therapeutic strategies aimed at the 
comprehensive correction of lipid metabolism disorders. 
One promising approach is the inhibition of cholesteryl 
ester transfer protein (CETP), a key regulator of lipopro-
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tein exchange between anti-atherogenic and atherogen-
ic fractions [10, 11].

In this context, obicetrapib, a next-generation oral 
CETP inhibitor, is of particular interest, as it has demon-
strated a significant impact on lipid profile parameters in 
phase II-III clinical trials [12, 13]. An analysis of the phar-
macological properties of obicetrapib and the results of 
its clinical application is relevant for determining its po-
tential role in contemporary lipid-lowering therapy.

The aim of the study. 
To summarize and critically analyze current experi-

mental and clinical data on the pharmacological proper-
ties of obicetrapib as a selective cholesteryl ester trans-
fer protein (CETP) inhibitor, to assess its effects on lipid 
profile parameters, efficacy, and safety based on phase 
II-III clinical trials, and to determine the potential role of 
this agent in contemporary lipid-lowering therapy strat-
egies in patients with high and very high cardiovascular 
risk.

Object and research methods. 
A narrative review of scientific publications address-

ing the biological role of cholesteryl ester transfer pro-
tein (CETP), the pharmacological properties of CETP in-
hibitors, and the clinical efficacy and safety of obicetrapib 
was conducted. The literature search was performed in 
the international scientometric databases PubMed, Sco-
pus, and Web of Science covering the period from 2012 
to 2025 using the following key words: CETP, cholesteryl 
ester transfer protein, CETP inhibitors, obicetrapib, dys-
lipidemia, LDL cholesterol, lipoprotein(a).

The analysis included results of experimental stud-
ies, phase II–III randomized clinical trials, systematic re-
views, and meta-analyses published in English. Particu-
lar attention was paid to studies evaluating the effects of 
obicetrapib on lipid profile parameters, apolipoprotein 
B, lipoprotein(a), as well as safety and tolerability out-
comes. Publications were selected based on their sci-
entific significance, methodological quality, and clinical 
relevance of the reported findings.

This scientific work is theoretical in nature and is 
based on the analysis of previously published data. As no 
direct studies involving human participants or animals 
were conducted, informed consent was not required. 
The preparation of this work adhered to the principles of 
academic integrity: all sources used were properly cited 
in accordance with current requirements. The analysis 
included publications in which studies were conducted 
in compliance with generally accepted ethical standards 
and guidelines.

Main part.
Cholesteryl ester transfer protein (CETP) is a plasma 

glycoprotein that plays a key role in lipid metabolism 
and regulation of the lipoprotein profile. CETP mediates 
the transfer of cholesteryl esters from high-density lipo-
proteins (HDL) to LDL and very low-density lipoproteins 
(VLDL) in exchange for triglycerides (TG) [14, 15]. This 
process represents an important component of reverse 
cholesterol transport, which ensures the removal of 
cholesterol from peripheral tissues and atherosclerotic 
plaques (fig. 1) [16].

Activation of CETP leads to a reduction in the con-
centration of anti-atherogenic HDL and an increase in 
atherogenic cholesterol within LDL and VLDL, thereby 
promoting the progression of atherosclerosis [17, 18]. 
In addition, increased CETP activity may be associated 

with elevated levels of apolipoprotein B (ApoB) and li-
poprotein(a) (Lp(a)), both of which are risk factors for 
cardiovascular events independent of LDL levels [19, 20].

Conversely, CETP inhibition contributes to reductions 
in LDL, non-HDL cholesterol, and ApoB, while simulta-
neously increasing HDL concentrations. Of particular im-
portance is its effect on Lp(a), which represents an inde-
pendent cardiovascular risk factor and is not effectively 
corrected by statins. Thus, CETP inhibitors, including obi-
cetrapib, may provide comprehensive improvement of 
the lipid profile and potentially reduce atherogenic risk 
in patients with high cardiovascular risk.

Current studies demonstrate that therapeutic CETP 
inhibition is associated with a 50-150% increase in HDL 
levels, accompanied by a 30-50% reduction in LDL, as 
well as decreases in ApoB and Lp(a), making this mech-
anism a promising strategy for addressing residual risk 
[21, 22].

The initial attempts at pharmacological CETP inhi-
bition were accompanied by considerable expectations 
regarding cardiovascular risk reduction through sub-
stantial increases in HDL and decreases in atherogenic 
lipoprotein concentrations. However, clinical experience 
with first-generation CETP inhibitors revealed several 
limitations that called into question the concept of “HDL 
elevation as a therapeutic target” [23, 24].

In particular, torcetrapib demonstrated a marked 
increase in HDL levels; however, its use was associated 
with elevated blood pressure, activation of the renin-an-
giotensin-aldosterone system (RAAS), and increased 
cardiovascular mortality, leading to the premature ter-
mination of its clinical development program [25]. Sub-
sequent attempts with less toxic molecules, such as 
dalcetrapib and evacetrapib, although characterized by 
more favorable safety profiles, failed to demonstrate 
convincing reductions in cardiovascular event rates in 
large randomized trials [26-30].

Anacetrapib attracted particular attention, as it 
demonstrated a moderate but statistically significant re-
duction in cardiovascular event risk in the REVEAL trial. 
However, its exceptionally long half-life and ability to 
accumulate in adipose tissue raised concerns regarding 
long-term safety, which limited its prospects for wide-
spread clinical use [31-33].

The accumulated experience of failures and partial 
successes has led to a reassessment of the strategy for 
developing CETP inhibitors. The current approach focus-
es not only on quantitatively increasing HDL levels but 
also on improving their functional properties, as well as 
achieving substantial reductions in LDL without off-tar-
get adverse effects.

In this context, obicetrapib is considered a represen-
tative of a new generation of CETP inhibitors [34-39]. 
The drug is characterized by high selectivity for CETP, 
absence of effects on blood pressure and hormonal sys-
tems, and a favorable pharmacokinetic profile [40-44]. 
Data from early- and mid-phase clinical trials indicate 
significant reductions in LDL combined with increases 
in HDL, thereby restoring interest in this class of agents 
as a potential adjunct to standard lipid-lowering therapy 
[45-47] (fig. 2).

Obicetrapib is an oral selective CETP inhibitor devel-
oped as a next-generation agent within this class, with 
an improved efficacy and safety profile. Its pharmaco-
logical action is based on inhibition of the transfer of 
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cholesteryl esters from HDL to atherogenic lipoproteins, 
resulting in favorable modifications of the blood lipid 
profile [39-41].

In phase II clinical trials, obicetrapib demonstrated a 
pronounced and dose-dependent lipid-lowering effect. 
Its administration was associated with significant reduc-
tions in LDL, ApoB, and Lp(a), which is of particular clini-
cal importance given the limited therapeutic options for 
correcting elevated Lp(a). Simultaneously, a substantial 
increase in HDL concentrations was observed, reflecting 
effective suppression of CETP activity [39, 44, 47].

Unlike earlier-generation CETP inhibitors, obice-
trapib does not exert adverse effects on blood pressure, 
electrolyte balance, or hormonal systems, including the 
RAAS. This indicates high molecular selectivity and the 
absence of so-called off-target effects that limited the 
clinical use of earlier representatives of this class [25, 
34, 40].

The pharmacokinetic characteristics of obicetrapib 
support its convenient clinical use: the drug is intend-
ed for oral administration, has a predictable absorption 
profile, and does not demonstrate clinically significant 
accumulation in adipose tissue. In clinical trials, it was 
well tolerated both as monotherapy and in combination 
with statins and ezetimibe, which opens prospects for its 
use within combined strategies for intensive reduction 
of atherogenic lipids [41, 44, 46].

Thus, the pharmacological properties of obicetrapib 
– such as high selectivity for CETP, a pronounced effect 
on key atherogenic lipid fractions, oral route of admin-
istration, and a favorable safety profile – allow it to be 
considered a promising agent for the correction of re-
sidual cardiovascular risk in patients with dyslipidemia.

The clinical efficacy and safety of obicetrapib were 
comprehensively evaluated in the phase III develop-
ment program, the key components of which were the 
randomized controlled BROADWAY and TANDEM trials. 

Their results provide a comprehensive assessment of 
the drug’s potential both as monotherapy and as part of 
combination lipid-lowering treatment [48, 49].

In the BROADWAY trial, obicetrapib was adminis-
tered as monotherapy in patients with atherosclerotic 
cardiovascular diseases or heterozygous familial hyper-
cholesterolemia who had not achieved LDL target levels 
on standard therapy or had limitations to its intensifi-
cation. Treatment with obicetrapib was associated with 
a statistically significant and clinically meaningful reduc-
tion in LDL compared with placebo, as well as favorable 
changes in other atherogenic markers, including ApoB 
[49].

Importantly, the safety profile in the BROADWAY trial 
was favorable: the incidence of adverse events was com-
parable between the obicetrapib and placebo groups, 
with no signals of increased blood pressure, electrolyte 
imbalance, or hormonal disturbances. This confirms the 
absence of class-specific issues characteristic of early 
CETP inhibitors and indicates high molecular selectivity 
[49].

The TANDEM trial was designed to evaluate the ef-
ficacy and safety of a fixed-dose combination of obice-
trapib with ezetimibe. Combination therapy provided 
a more pronounced reduction in LDL compared with 
monotherapy with either agent alone, reflecting the 
complementary mechanisms of action – namely, inhibi-
tion of cholesteryl ester transfer in plasma and reduction 
of intestinal cholesterol absorption.

The safety profile of the fixed-dose combination in 
the TANDEM trial remained favorable and did not differ 
from the known profiles of the individual components. 
No clinically significant increase in adverse event rates 
was observed, which is of fundamental importance for 
the long-term use of combination therapy in patients 
with high and very high cardiovascular risk [48].

Figure 1 – Biological role of cholesterol ester transfer protein in regulating lipid homeostasis [16].
Notes: CETP – cholesterol ester transfer protein; HDL – high-density lipoproteins; LDL – low-density lipoproteins; VLDL – very low-density 
lipoproteins.
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The results of the phase III BROADWAY and TAN-
DEM trials confirm that obicetrapib is an effective and 
well-tolerated lipid-lowering agent. Its use both as 
monotherapy and in combination with ezetimibe pro-
vides significant LDL reduction without compromising 
safety, making it a promising component of contempo-
rary strategies for intensive dyslipidemia control.

According to available clinical data, obicetrapib is 
characterized by a favorable safety profile and good tol-
erability in short- and mid-term use. In phase II-III clini-
cal trials, the incidence of serious adverse events did not 
exceed that observed in the placebo or active control 
groups, indicating the absence of additional risk associ-
ated with therapy [40, 41].

Of particular importance is that obicetrapib did not 
demonstrate off-target effects characteristic of some 
earlier CETP inhibitors. Specifically, clinical trials did not 
reveal clinically significant increases in blood pressure, 
electrolyte disturbances, or activation of the RAAS – fac-
tors that substantially limited the use of earlier agents 
in this class.

The adverse event profile of obicetrapib predomi-
nantly included mild to moderate events, the frequen-
cy of which was comparable to placebo. No significant 
increase in the incidence of hepatic dysfunction, mus-
cle-related symptoms, or laboratory parameter abnor-
malities was identified, which is crucial for the long-term 
treatment of patients with high and very high cardiovas-
cular risk who often receive combination lipid-lowering 
therapy.

In studies where obicetrapib was administered in 
combination with statins or ezetimibe, the safety profile 
remained stable and consistent with the known charac-
teristics of each therapeutic component. The absence 
of pharmacodynamic or clinically significant pharmaco-

kinetic interactions confirms the feasibility of its use as 
part of intensive combination treatment regimens [38].

Despite the encouraging results regarding the effects 
of obicetrapib on the lipid profile, the final assessment 
of its clinical significance requires further accumulation 
of evidence. A key limitation at the current stage is the 
absence of completed large-scale randomized trials 
specifically designed to evaluate the drug’s impact on 
“hard” cardiovascular endpoints, including cardiovascu-
lar mortality, nonfatal myocardial infarction, and stroke 
[50].

The historical experience with earlier-generation 
CETP inhibitors warrants a cautious approach to this 
new class representative. The discrepancy between pro-
nounced improvements in lipid parameters and the lack 
of convincing reductions in cardiovascular events in ear-
lier studies underscores the need to confirm that lipid 
profile modification with obicetrapib translates into clin-
ical benefit for patients [31, 32].

To date, obicetrapib has not yet been included in 
international clinical guidelines, including those of the 
European Society of Cardiology (ESC) and the Europe-
an Atherosclerosis Society (EAS), reflecting the need to 
complete outcome-driven trials and to further evaluate 
long-term safety. Accordingly, its place in treatment al-
gorithms for dyslipidemia and atherosclerotic cardiovas-
cular diseases remains a matter of scientific discussion.

At the same time, the prospects for the use of obice-
trapib appear promising. Its oral route of administration, 
pronounced effects on LDL and Lp(a), and favorable safe-
ty profile create the prerequisites for its use as a compo-
nent of combination lipid-lowering therapy, particularly 
in patients with residual cardiovascular risk, intolerance 
to high-dose statins, or insufficient efficacy of standard 
treatment regimens [51].

Figure 2 – Mechanism of action of obicetrapib as a selective inhibitor of cholesterol ester transfer protein (CETP) [47].
Notes: ABCG5/G8 – ATP-binding cassette sub-family G member 5/member 8; NPC1L1 (Niemann Pick C-1 Like-1 protein) – intestinal cholesterol 
absorption transporter; SR-B1 – scavenger receptor class B, type 1; TICE – transintestinal cholesterol excretion; HMG-CoA reductase – 3-hydroxy-
3-methylglutaryl-coenzyme A reductase; CoA – coenzyme A; HDL – high-density lipoproteins; LDL – low-density lipoproteins; LDL receptor – 
receptor for low-density lipoproteins; TG – triglyceride; CE – cholesterol ester.
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In the future, the results of outcome-based clinical 
trials may allow for a clear definition of niche indications 
for obicetrapib, particularly in patients with elevated 
Lp(a) levels or in cases where additional LDL reduction is 
required without the use of injectable agents.

Thus, further development of the evidence base will 
determine whether obicetrapib can transition from the 
category of promising molecules to a fully integrated 
element of contemporary dyslipidemia management 
guidelines.

Conclusions.
Obicetrapib is a promising representative of next-gen-

eration CETP inhibitors, developed with consideration of 
the limitations and clinical failures of earlier molecules 
in this class. The body of experimental and clinical ev-
idence indicates its pronounced and sustained effects 
on key atherogenic lipid fractions, including low-density 
lipoproteins, ApoB, and Lp(a), in combination with in-
creased high-density lipoproteins levels.

The pharmacological properties of obicetrapib – par-
ticularly its high selectivity for CETP, absence of clinically 
significant off-target effects, and suitability for oral ad-
ministration – establish a favorable efficacy and safety 
profile that fundamentally distinguishes it from earli-
er-generation CETP inhibitors. The results of phase II-III 
clinical trials confirm good tolerability of the drug both 
as monotherapy and as part of combination lipid-low-
ering regimens, including co-administration with statins 
and ezetimibe.

From a clinical perspective, obicetrapib may be con-
sidered a potentially valuable therapeutic option for pa-
tients with high and very high cardiovascular risk who 
fail to achieve target lipid levels on standard lipid-lower-
ing therapy or who have limitations regarding treatment 
intensification. Of particular interest is its potential use 
in patients with elevated Lp(a), for whom current phar-
macological options remain limited.

At the same time, the final position of obicetrapib in 
clinical practice will be determined by the results of on-
going large-scale randomized trials specifically designed 
to assess its effects on hard cardiovascular endpoints. 
The subsequent integration of this evidence into inter-
national clinical guidelines will represent a decisive step 
in transforming obicetrapib from a promising molecule 
into a fully established tool for the prevention and treat-
ment of atherosclerotic cardiovascular diseases.

Prospects for further research.
Further research should focus on evaluating the im-

pact of obicetrapib on hard cardiovascular endpoints 
in large-scale randomized clinical trials with long-term 
follow-up. It is particularly promising to investigate the 
efficacy of the drug in patients with residual cardiovas-
cular risk, including those with elevated Lp(a), as well as 
its role within combination lipid-lowering therapy. The 
results obtained will help to define the definitive place 
of obicetrapib in clinical guidelines and strategies for 
personalized dyslipidemia management.
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Серцево-судинні захворювання залишаються провідною причиною смертності у світі, а дисліпідемія є 
одним із ключових чинників їх розвитку. Попри наявність ефективних ліпідознижувальних засобів, значна 
частина пацієнтів із високим і дуже високим серцево-судинним ризиком не досягає цільових показників 
холестерину ліпопротеїнів низької щільності (ЛПНЩ), що зумовлює збереження резидуального ризику. 
У зв’язку з цим актуальним є пошук нових фармакологічних мішеней. Одним із перспективних напрямів 
є інгібування білка-переносника холестерилових ефірів (CETP), зокрема із застосуванням обіцетрапібу 
– селективного інгібітора CETP нового покоління. Метою роботи стало узагальнення та критичний 
аналіз сучасних експериментальних і клінічних даних щодо фармакологічних властивостей обіцетрапібу, 
його впливу на ліпідний профіль, ефективності та безпеки за результатами досліджень II-III фаз, а 
також визначення його місця у сучасних стратегіях ліпідознижувальної терапії. Проведено системний 
огляд міжнародних наукових джерел, присвячених біологічній ролі CETP, механізмам дії його інгібіторів і 
клінічному застосуванню обіцетрапібу. Використано методи аналізу, синтезу та узагальнення для 
оцінки впливу препарату на показники ліпідного обміну, а також його ефективності й безпеки. У клінічних 
дослідженнях II-III фаз обіцетрапіб продемонстрував суттєве зниження рівнів ЛПНЩ, аполіпопротеїну 
B і ліпопротеїну(a) із підвищенням холестерину ЛПВЩ. У дослідженнях BROADWAY і TANDEM препарат 
був ефективним як у монотерапії, так і в комбінації з езетимібом у пацієнтів високого ризику. Профіль 
безпеки залишався сприятливим, без негативного впливу на артеріальний тиск і гормональні показники. 

Отже, обіцетрапіб можна розглядати як перспективний засіб для інтенсивної корекції дисліпідемії та 
зниження резидуального серцево-судинного ризику. 

Kлючові слова: обіцетрапіб, білок-переносник холестерилових ефірів, дисліпідемія, ліпідознижувальна 
терапія, серцево-судинний ризик.
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Зв’язок публікації з плановими науково-дослід-
ними роботи.

Робота є фрагментом НДР «Фармакологічне ви-
вчення потенційних лікарських засобів, що містять бі-
ологічно-активні речовини природного походження, 
для лікування захворювань шкіри», номер державної 
реєстрації 0124U002658.

Вступ.
Атеросклеротичні серцево-судинні захворюван-

ня залишаються провідною причиною передчасної 
смертності та інвалідизації населення у світі, зумов-
люючи значний медико-соціальний та економічний 
тягар [1-3]. Ключовим патогенетичним чинником ро-
звитку атеросклерозу є порушення ліпідного обміну, 
насамперед підвищення рівня холестерину ліпопро-
теїнів низької щільності (ЛПНЩ), що безпосередньо 
асоціюється з прогресуванням атеросклеротичного 
ураження судин та виникненням серцево-судинних 
подій. Дані епідеміологічних і клінічних досліджень 
переконливо свідчать про дозозалежний зв’язок між 
концентрацією ЛПНЩ у плазмі крові та ризиком ін-
фаркту міокарда, ішемічного інсульту та серцево-су-
динної смертності [3-6].

Сучасні міжнародні та національні клінічні реко-
мендації з лікування дисліпідемій орієнтовані на до-
сягнення дедалі нижчих цільових рівнів ЛПНЩ, особ-
ливо у пацієнтів із дуже високим серцево-судинним 
ризиком, включаючи осіб з перенесеними атеро-
склеротичними серцево-судинними захворювання-
ми, цукровим діабетом та сімейною гіперхолестери-
немією. Такий підхід ґрунтується на концепції «чим 
нижче, тим краще», яка підтверджена результатами 
численних рандомізованих клінічних досліджень та 
метааналізів [3, 4].

Разом із тим, попри наявність ефективних ліпідо-
знижувальних засобів, зокрема високих доз статинів, 
комбінованої терапії зі включенням езетимібу та 
застосування інгібіторів пропротеїнової конвертази 
субтилізин/кексин типу 9 (PCSK9), у реальній клініч-
ній практиці значна частка пацієнтів не досягає реко-
мендованих цільових рівнів ЛПНЩ. До причин цього 
належать індивідуальні особливості відповіді на те-
рапію, непереносимість або обмежена прихильність 
до лікування, а також збереження інших атерогенних 
компонентів ліпідного профілю, таких як підвищений 
рівень аполіпопротеїну B та ліпопротеїну(a) [7-9].

Наявність так званого резидуального ліпідного та 
серцево-судинного ризику зумовлює потребу в по-
шуку нових фармакологічних мішеней та терапевтич-
них стратегій, спрямованих на комплексну корекцію 
порушень ліпідного обміну. Одним із перспективних 
напрямів є інгібування білка-переносника холестери-
лових ефірів – ключового учасника регуляції обміну 
ліпопротеїнів між антиатерогенними та атерогенни-
ми фракціями [10, 11].

У цьому контексті особливий інтерес становить 
обіцетрапіб – пероральний інгібітор білка-пере-
носника холестерилових ефірів нового покоління, 
який продемонстрував значний вплив на показники 
ліпідного профілю у клінічних дослідженнях II-III фаз 
[12, 13]. Аналіз фармакологічних властивостей обі-
цетрапібу та результатів його клінічного застосуван-
ня є актуальним для визначення потенційного місця 
цього препарату в сучасній ліпідознижувальній тера-
пії.

Мета дослідження.
Узагальнення та критичний аналіз сучасних екс-

периментальних і клінічних даних щодо фармако-
логічних властивостей обіцетрапібу як селективного 
інгібітора білка-переносника холестерилових ефірів 
(CETP), оцінка його впливу на показники ліпідного 
профілю, ефективності та безпеки за результатами 
клінічних досліджень II-III фаз, а також визначення 
потенційного місця препарату в сучасних стратегіях 
ліпідознижувальної терапії у пацієнтів із високим та 
дуже високим серцево-судинним ризиком.

Об’єкт і методи дослідження.
Проведено наративний огляд наукових публіка-

цій, присвячених біологічній ролі білка-переносни-
ка холестерилових ефірів (CETP), фармакологічним 
властивостям інгібіторів CETP та клінічній ефектив-
ності й безпеці обіцетрапібу. Пошук літературних 
джерел здійснювали у міжнародних наукометрич-
них базах даних PubMed, Scopus та Web of Science 
за період 2012-2025 років із використанням ключо-
вих слів: CETP, cholesteryl ester transfer protein, CETP 
inhibitors, obicetrapib, dyslipidemia, LDL cholesterol, 
lipoprotein(a).

До аналізу включали результати експеримен-
тальних досліджень, рандомізованих клінічних ви-
пробувань II-III фаз, систематичних оглядів та метаа-
налізів, опублікованих англійською мовою. Особливу 
увагу приділяли дослідженням, у яких оцінювали 
вплив обіцетрапібу на показники ліпідного профілю, 
аполіпопротеїн B, ліпопротеїн(a), а також параметри 
безпеки та переносимості. Відбір публікацій здійс-
нювали з урахуванням наукової значущості, методо-
логічної якості та клінічної релевантності отриманих 
результатів.

Дана наукова робота має теоретичний характер і 
базується на аналізі раніше опублікованих наукових 
даних. У зв’язку з відсутністю безпосередніх дослід-
жень за участю людей або тварин отримання інфор-
мованої згоди не вимагалося. Під час підготовки 
роботи дотримано принципів академічної доброчес-
ності: усі використані джерела коректно процитовані 
відповідно до чинних вимог. До аналізу включено 
публікації, у яких дослідження проводилися з до-
триманням загальноприйнятих етичних норм і стан-
дартів.   

Основна частина.
Білок-переносник холестерилових ефірів 

(cholesteryl ester transfer protein, CETP) є плазмовим 
глікопротеїном, що відіграє ключову роль у мета-
болізмі ліпідів і регуляції ліпопротеїнового профілю. 
CETP здійснює транспорт холестерилових ефірів від 
ліпопротеїнів високої щільності (ЛПВЩ) до ЛПНЩ та 
дуже низької щільності (ЛПДНЩ) в обмін на триглі-
цериди (ТГ) [14, 15]. Цей процес є важливим компо-
нентом оберненого транспорту холестерину, який 
забезпечує видалення холестерину з периферичних 
тканин та атеросклеротичних бляшок (рис. 1) [16].

Активація CETP призводить до зменшення кон-
центрації антиатерогенного ЛПВЩ та збільшення ате-
рогенного холестерину у складі ЛПНЩ і ЛПДНЩ, що 
сприяє прогресуванню атеросклерозу [17, 18]. Крім 
того, підвищена активність CETP може асоціюватися 
з підвищенням рівня аполіпопротеїну B (ApoB) та лі-
попротеїну(a) Lp(a), обох факторів ризику серцево-су-
динних подій, незалежно від рівня ЛПНЩ [19, 20].
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Інгібування CETP, навпаки, сприяє зниженню рівня 
ЛПНЩ, non-HDL-холестерину та аполіпопротеїну B, 
одночасно підвищуючи концентрацію ЛПВЩ. Осо-
бливо важливим є вплив на Lp(a), який є незалежним 
фактором серцево-судинного ризику і не піддається 
ефективній корекції за допомогою статинів. Таким 
чином, інгібітори CETP, включно з обіцетрапібом, мо-
жуть забезпечувати комплексне покращення ліпід-
ного профілю та потенційно зменшувати атероген-
ний ризик у пацієнтів із високим серцево-судинним 
ризиком.

Сучасні дослідження демонструють, що терапе-
втичне інгібування CETP супроводжується підвищен-
ням концентрації холестерину ЛПВЩ на 50-150%, з 
одночасним зниженням ЛПНЩ на 30–50%, а також 
зниженням ApoB і Lp(a), що робить цей механізм пер-
спективним напрямом для подолання резидуально-
го ризику [21, 22].

Перші спроби фармакологічного інгібування CETP 
супроводжувалися значними очікуваннями щодо 
зниження серцево-судинного ризику за рахунок 
суттєвого підвищення рівня ЛПВЩ та зменшення 
концентрації атерогенних ліпопротеїнів. Однак клі-
нічний досвід із представниками першого покоління 
CETP-інгібіторів виявив низку обмежень, що постави-
ло під сумнів саму концепцію «підвищення ЛПВЩ як 
терапевтичної цілі» [23, 24].

Зокрема, Торцетрапіб продемонстрував значне 
підвищення рівня ЛПВЩ, однак його застосування 
асоціювалося з підвищенням артеріального тиску, 
активацією ренін-ангіотензин-альдостеронової сис-
теми (РААС) та зростанням серцево-судинної смерт-
ності, що призвело до дострокового припинення 
клінічної програми [25]. Подальші спроби з менш 
токсичними молекулами, такими як Далцетрапіб та 
Евацетрапіб, хоча й характеризувалися кращим про-
філем безпеки, не продемонстрували переконливого 

зниження частоти серцево-судинних подій у великих 
рандомізованих дослідженнях [26-30].

Окрему увагу привернув Анацетрапіб, який у до-
слідженні REVEAL продемонстрував помірне, але 
статистично значуще зниження ризику серцево-су-
динних подій. Водночас його надзвичайно тривалий 
період напіввиведення та здатність накопичуватися в 
жировій тканині викликали занепокоєння щодо дов-
гострокової безпеки, що обмежило перспективи ши-
рокого клінічного застосування [31-33].

Накопичений досвід невдач і часткових успіхів 
дозволив переглянути стратегію розробки CETP-ін-
гібіторів. Сучасний підхід зосереджений не лише на 
кількісному підвищенні ЛПВЩ, а й на покращенні їх 
функціональних властивостей, а також на досягненні 
вираженого зниження рівня ЛПНЩ без позаліпідних 
небажаних ефектів.

У цьому контексті Обіцетрапіб розглядається як 
представник нового покоління CETP-інгібіторів [34-
39]. Препарат характеризується високою селективніс-
тю до CETP, відсутністю впливу на артеріальний тиск 
і гормональні системи, а також сприятливим фарма-
кокінетичним профілем [40-44]. Дані ранніх і серед-
ніх фаз клінічних досліджень свідчать про значне 
зниження рівня ЛПНЩ у поєднанні з підвищенням 
ЛПВЩ, що відновлює інтерес до даного класу пре-
паратів як потенційного доповнення до стандартної 
гіполіпідемічної терапії [45-47] (рис. 2).

Обіцетрапіб є пероральним селективним інгібіто-
ром CETP, розробленим як представник нового поко-
ління цього класу препаратів із покращеним профі-
лем ефективності та безпеки. Його фармакологічна 
дія ґрунтується на інгібуванні перенесення холесте-
рилових ефірів з ЛПВЩ до атерогенних ліпопротеїнів, 
що призводить до сприятливих змін ліпідного спек-
тра крові [39-41].

Рисунок 1 – Біологічна роль білка-переносника холестерилових ефірів у регуляції ліпідного гомеостазу [16].
Примітки: CETP (cholesteryl ester transfer protein) – білок-переносник холестерилових ефірів; ЛПВЩ – ліпопротеїни високої щільності; 
ЛПНЩ – ліпопротеїни низької щільності; ЛПДНЩ – ліпопротеїни дуже низької щільності.
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У клінічних дослідженнях II фази обіцетрапіб про-
демонстрував виражений та дозозалежний гіполіпі-
демічний ефект. Застосування препарату асоціювало-
ся зі значним зниженням рівня ЛПНЩ, ApoB та Lp(a), 
що має особливе клінічне значення з огляду на обме-
жені терапевтичні можливості корекції підвищеного 
Lp(a). Одночасно спостерігалося суттєве підвищення 
концентрації ЛПВЩ, що відображає ефективне при-
гнічення активності CETP [39, 44, 47].

На відміну від інгібіторів CETP попередніх поко-
лінь, обіцетрапіб не чинить несприятливого впливу 
на артеріальний тиск, електролітний баланс чи гор-
мональні системи, зокрема РААС. Це свідчить про ви-
соку селективність молекули та відсутність так званих 
«off-target» ефектів, які обмежували клінічне застосу-
вання ранніх представників класу [25, 34, 40]. 

Фармакокінетичні характеристики обіцетрапібу 
забезпечують його зручне клінічне використання: 
препарат призначений для перорального прийому, 
має прогнозований профіль всмоктування та не де-
монструє клінічно значущої кумуляції в жировій тка-
нині. У клінічних випробуваннях він добре перено-
сився як у монотерапії, так і в комбінації зі статинами 
та езетимібом, що відкриває перспективи його засто-
сування у складі комбінованих стратегій інтенсивно-
го зниження атерогенних ліпідів [41, 44, 46]. 

Таким чином, фармакологічні властивості обіце-
трапібу, такі як висока селективність до CETP, вира-
жений вплив на ключові атерогенні ліпідні фракції, 
пероральний шлях введення та сприятливий профіль 
безпеки дозволяють розглядати його як перспектив-
ний засіб для корекції резидуального серцево-судин-
ного ризику у пацієнтів із дисліпідемією. 

Клінічна ефективність та безпека Обіцетрапіб 
були детально вивчені у програмі досліджень III фази, 
ключовими елементами якої стали рандомізовані 
контрольовані дослідження BROADWAY та TANDEM. 
Їх результати дозволяють комплексно оцінити потен-
ціал препарату як у режимі монотерапії, так і в складі 
комбінованого гіполіпідемічного лікування [48, 49].

У дослідженні BROADWAY обіцетрапіб застосову-
вався як монотерапія у пацієнтів з атеросклеротич-
ними серцево-судинними захворюваннями або гете-
розиготною сімейною гіперхолестеринемією, які не 
досягали цільових рівнів ЛПНЩ на фоні стандартної 
терапії або мали обмеження щодо її інтенсифікації. 
Лікування обіцетрапібом супроводжувалося досто-
вірним і клінічно значущим зниженням рівня ЛПНЩ 
порівняно з плацебо, а також сприятливими змінами 
інших атерогенних маркерів, включно з ApoB [49]. 

Важливо, що профіль безпеки у дослідженні 
BROADWAY був сприятливим: частота небажаних 
явищ була зіставною між групами обіцетрапібу та 
плацебо, без сигналів щодо підвищення артеріаль-
ного тиску, порушень електролітного балансу або 
гормональних порушень. Це підтверджує відсутність 
клас-специфічних проблем, характерних для ранніх 
інгібіторів CETP, і свідчить про високу селективність 
дії молекули [49]. 

Дослідження TANDEM було спрямоване на оцінку 
ефективності та безпеки фіксованої комбінації обіце-
трапібу з езетемібом. Комбінована терапія забезпе-
чила більш виражене зниження рівня ЛПНЩ порівня-
но з монотерапією кожним із препаратів окремо, що 
відображає комплементарні механізми їх дії пригні-

Рисунок 2 – Механізм дії обіцетрапібу як селективного інгібітора білка-переносника холестерилових ефірів (CETP) [47].
Примітки: ABCG5/G8 (ATP-binding cassette sub-family G member 5/member 8) – АТФ-зв’язувальний касетний транспортер підродини G, 
член 5/член 8; NPC1L1 (білок Niemann Pick C-1 Like-1) – транспортер кишкового всмоктування холестерину; SR-B1 (scavenger receptor class 
B, type 1) – рецептор-поглинач (скевенджер-рецептор) класу B, тип 1; TICE (transintestinal cholesterol excretion) – транскишкове виведення 
холестерину; ГМГ-КоА-редуктаза – 3-гідрокси-3-метилглутарил-коензим A редуктаза; КoA – коензим А; ЛПВЩ – ліпопротеїни високої 
щільності; ЛПНЩ – ліпопротеїни низької щільності; рецептор ЛПНЩ – рецептор до ліпопротеїнів низької щільності; ТГ – тригліцерид; 
ХЕ – холестериловий ефір.



ISSN 2077-4214. Вісник проблем біології і медицини – 2026 – Вип. 1 (180) / Bulletin of problems in biology and medicine – 2026 – Issue 1 (180)
https://www.pdmu.edu.ua/ та https://vpbim.com.ua/

69

ОГЛЯДИ ЛІТЕРАТУРИ / LITERATURE REVIEWS

чення перенесення холестерилових ефірів у плазмі та 
зменшення кишкової абсорбції холестерину. 

Профіль безпеки фіксованої комбінації в дослі-
дженні TANDEM залишався сприятливим і не відріз-
нявся від відомого профілю окремих компонентів. 
Не було зафіксовано клінічно значущого підвищен-
ня частоти побічних ефектів, що має принципове 
значення для тривалого застосування комбінованої 
терапії у пацієнтів високого та дуже високого серце-
во-судинного ризику [48]. 

Результати досліджень III фази BROADWAY та 
TANDEM підтверджують, що обіцетрапіб є ефектив-
ним і добре переносимим гіполіпідемічним препа-
ратом. Його застосування як у монотерапії, так і в 
комбінації з езетимібом забезпечує значуще знижен-
ня ЛПНЩ без компромісу щодо безпеки, що робить 
його перспективним компонентом сучасних стратегій 
інтенсивного контролю дисліпідемії.

За наявними клінічними даними, Обіцетрапіб ха-
рактеризується сприятливим профілем безпеки та 
доброю переносимістю при коротко- та середньо-
строковому застосуванні. У рамках клінічних дослі-
джень II-III фаз частота серйозних небажаних явищ не 
перевищувала відповідні показники у групах плаце-
бо або активного контролю, що свідчить про відсут-
ність додаткового ризику, асоційованого з терапією 
препаратом [40, 41].  

Особливо важливим є те, що обіцетрапіб не про-
демонстрував оф-таргетних ефектів, характерних 
для деяких інгібіторів CETP попередніх поколінь. Зо-
крема, у клінічних випробуваннях не спостерігалося 
клінічно значущого підвищення артеріального тиску, 
порушень електролітного балансу або активації РААС 
– факторів, які суттєво обмежили застосування ранніх 
представників цього класу. 

Профіль побічних реакцій обіцетрапібу переваж-
но включав легкі або помірні небажані явища, час-
тота яких була порівнянною з плацебо. Не виявлено 
достовірного зростання частоти порушень функції 
печінки, м’язових симптомів або змін лабораторних 
показників, що має принципове значення для трива-
лого лікування пацієнтів із високим та дуже високим 
серцево-судинним ризиком, які часто отримують 
комбіновану гіполіпідемічну терапію. 

У дослідженнях, де обіцетрапіб застосовувався 
у поєднанні зі статинами або езетимібом, профіль 
безпеки залишався стабільним і відповідав відомим 
характеристикам кожного з компонентів терапії. Від-
сутність фармакодинамічної або клінічно значущої 
фармакокінетичної взаємодії підтверджує можли-
вість його використання у складі інтенсивних комбі-
нованих схем лікування [38].

Незважаючи на обнадійливі результати щодо 
впливу обіцетрапіб на ліпідний профіль, остаточна 
оцінка його клінічної значущості потребує подальшо-
го накопичення доказів. Ключовим обмеженням на 
сучасному етапі залишається відсутність завершених 
великих рандомізованих досліджень, спеціально 
спрямованих на оцінку впливу препарату на «жор-
сткі» серцево-судинні кінцеві точки, зокрема серце-
во-судинну смертність, нефатальний інфаркт міокар-
да та інсульт [50]. 

Історичний досвід застосування інгібіторів CETP 
попередніх поколінь зумовлює обережне ставлення 
до нового представника класу. Розбіжність між вира-

женим поліпшенням ліпідних показників і відсутніс-
тю переконливого зниження серцево-судинних подій 
у ранніх дослідженнях підкреслює необхідність під-
твердження того, що модифікація ліпідного профілю 
за допомогою обіцетрапібу транслюється у клінічну 
користь для пацієнтів [31, 32]. 

Станом на сьогодні обіцетрапіб ще не включений 
до міжнародних клінічних рекомендацій, зокрема 
документів European Society of Cardiology (ESC) та 
European Atherosclerosis Society (EAS), що відображає 
потребу у завершенні досліджень із клінічними кін-
цевими точками та аналізі довгострокової безпеки. 
Відповідно, його місце в алгоритмах лікування дис-
ліпідемії та атеросклеротичних серцево-судинних за-
хворювань наразі залишається предметом наукової 
дискусії. 

Разом з тим, перспективи застосування обіце-
трапібу виглядають багатообіцяльними. Його перо-
ральний шлях введення, виражений вплив на ЛПНЩ 
та Lp(a), а також сприятливий профіль безпеки ство-
рюють передумови для використання препарату як 
компонента комбінованої гіполіпідемічної терапії, 
особливо у пацієнтів із резидуальним серцево-судин-
ним ризиком, непереносимістю високих доз статинів 
або недостатньою ефективністю стандартних схем 
лікування [51].

У майбутньому результати досліджень із клініч-
ними кінцевими точками можуть дозволити чітко ви-
значити нішеві показання для обіцетрапібу, зокрема 
у хворих з підвищеним рівнем Lp(a) або у випадках, 
коли необхідне додаткове зниження ЛПНЩ без за-
стосування ін’єкційних препаратів.  

Таким чином, подальший розвиток доказової 
бази визначатиме, чи зможе обіцетрапіб перейти з 
категорії перспективних молекул до повноцінного 
елементу сучасних рекомендацій з лікування дислі-
підемії.

Висновки.
Обіцетрапіб є перспективним представником ін-

гібіторів білка-переносника холестерилових ефірів 
нового покоління, розробленим з урахуванням об-
межень і клінічних невдач попередніх молекул цього 
класу. Сукупність експериментальних і клінічних 
даних свідчить про його виражений та стабільний 
вплив на ключові атерогенні фракції ліпідів, включно 
з ліпопротеїнами низької щільності, аполіпопротеї-
ном B та ліпопротеїном(a), у поєднанні з підвищен-
ням рівня ліпопротеїнів високої щільності. 

Фармакологічні властивості обіцетрапібу, зокре-
ма висока селективність до CETP, відсутність клінічно 
значущих оф-таргетних ефектів і можливість перо-
рального застосування, формують сприятливий про-
філь ефективності та безпеки, що принципово від-
різняє його від інгібіторів CETP попередніх поколінь. 
Результати клінічних досліджень II-III фаз підтвер-
джують добру переносимість препарату як у режимі 
монотерапії, так і в складі комбінованих гіполіпіде-
мічних схем, включно з поєднанням зі статинами та 
езетимібом.

З клінічної точки зору, обіцетрапіб може розгля-
датися як потенційно корисний терапевтичний варі-
ант для пацієнтів із високим та дуже високим серце-
во-судинним ризиком, у яких не досягаються цільові 
рівні ліпідів на тлі стандартної ліпідознижувальної 
терапії або існують обмеження щодо її інтенсифікації. 
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Особливий інтерес становить його можливе засто-
сування у пацієнтів із підвищеним рівнем Lp(a), для 
яких сучасні фармакологічні опції залишаються обме-
женими. 

Разом із тим, остаточне місце обіцетрапібу в клі-
нічній практиці буде визначатися результатами за-
вершальних великих рандомізованих досліджень, 
спрямованих на оцінку впливу препарату на жорсткі 
серцево-судинні кінцеві точки. Подальша інтеграція 
отриманих доказів у міжнародні клінічні рекоменда-
ції стане вирішальним етапом у трансформації обі-
цетрапібу з перспективної молекули в повноцінний 
інструмент сучасної профілактики та лікування ате-
росклеротичних серцево-судинних захворювань.

Перспективи подальших досліджень. 
Подальші дослідження мають бути спрямовані на 

оцінку впливу обіцетрапібу на жорсткі серцево-су-
динні кінцеві точки у великих рандомізованих клініч-
них дослідженнях із тривалим спостереженням. 
Перспективним є вивчення ефективності препарату 
у пацієнтів із резидуальним серцево-судинним ризи-
ком, зокрема з підвищеним рівнем ліпопротеїну(a), 
а також у складі комбінованої ліпідознижувальної 
терапії. Отримані результати дозволять визначити 
остаточне місце обіцетрапібу в клінічних рекоменда-
ціях та стратегіях персоналізованого лікування дис-
ліпідемій.
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ОБІЦЕТРАПІБ ЯК ІНГІБІТОР БІЛКА-ПЕРЕНОСНИКА ХОЛЕСТЕРИЛОВИХ ЕФІРІВ: КЛІНІКО-ФАРМАКОЛОГІЧНИЙ 
ОГЛЯД ТА ПЕРСПЕКТИВИ ЗАСТОСУВАННЯ (ОГЛЯД ЛІТЕРАТУРИ)

Дунаєва І. П., Кривошапка О. В., Паутіна О. І., Дорошенко О. М., Шаповал О. М., Чорна Н. С., Руда Н. Г.
Резюме. Серцево-судинні захворювання залишаються провідною причиною смертності у світі, а дисліпі-

демія є одним із ключових факторів їх розвитку. Незважаючи на наявність ефективних ліпідознижувальних 
препаратів, значна частина пацієнтів із високим і дуже високим серцево-судинним ризиком не досягає цільо-
вих рівнів холестерину ліпопротеїнів низької щільності та зберігає резидуальний серцево-судинний ризик. У 
цьому контексті актуальним є пошук нових фармакологічних мішеней та терапевтичних стратегій. Інгібування 
білка-переносника холестерилових ефірів, зокрема за допомогою обіцетрапібу як представника нового поко-
ління селективного інгібітора білка-переносника холестерилових ефірів (CETP), розглядається як перспектив-
ний підхід до комплексної корекції дисліпідемії.

Мета – узагальнення та критичний аналіз сучасних експериментальних і клінічних даних щодо фарма-
кологічних властивостей обіцетрапібу як селективного інгібітора білка-переносника холестерилових ефірів 
(CETP), оцінка його впливу на показники ліпідного профілю, ефективності та безпеки за результатами клініч-
них досліджень II-III фаз, а також визначення потенційного місця препарату в сучасних стратегіях ліпідозни-
жувальної терапії у пацієнтів із високим та дуже високим серцево-судинним ризиком.

Проведено системний огляд та аналіз сучасних міжнародних наукових джерел, присвячених біологічній 
ролі білка-переносника холестерилових ефірів, фармакологічним властивостям інгібіторів CETP та клінічному 
застосуванню обіцетрапібу. У процесі дослідження використано методи теоретичного аналізу, синтезу та уза-
гальнення для виокремлення ключових механізмів дії препарату, його впливу на ліпідний профіль, а також 
оцінки ефективності, безпеки та потенційного місця в сучасних стратегіях ліпідознижувальної терапії. Були 
проаналізовані джерела, в яких описані дослідження, виконані з дотриманням етичних правил.

У клінічних дослідженнях II-III фаз обіцетрапіб продемонстрував значуще зниження рівнів ЛПНЩ, апо-
ліпопротеїну B та ліпопротеїну(a) із супутнім підвищенням холестерину ЛПВЩ. У дослідженнях BROADWAY 
та TANDEM препарат був ефективним як у монотерапії, так і в комбінації з езетимібом у пацієнтів високого 
серцево-судинного ризику, які не досягали цільових ліпідних показників. Профіль безпеки залишався сприят-
ливим, без впливу на артеріальний тиск та гормональні системи, що підтверджує потенціал обіцетрапібу для 
інтенсивної корекції дисліпідемії.

Обіцетрапіб є перспективним інгібітором білка-переносника холестерилових ефірів нового покоління, 
який забезпечує виражене зниження ЛПНЩ, аполіпопротеїну B та ліпопротеїну(a) у поєднанні з підвищен-
ням ЛПВЩ і сприятливим профілем безпеки. Результати клінічних досліджень II–III фаз підтверджують його 
ефективність і добру переносимість як у монотерапії, так і в складі комбінованої ліпідознижувальної терапії, 
що дозволяє розглядати обіцетрапіб як потенційний інструмент корекції резидуального серцево-судинного 
ризику.
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OBICETRAPIB AS A CHOLESTERYL ESTER TRANSFER PROTEIN INHIBITOR: A CLINICAL AND PHARMACOLOGICAL 
REVIEW AND PROSPECTS FOR USE (LITERATURE REVIEW)

Dunaieva I. P., Kryvoshapka O. V., Pautina O. I., Doroshenko O. M., Shapoval O. M., Chorna N. S., Ruda N. G.
Abstract. Cardiovascular diseases remain the leading cause of mortality worldwide, and dyslipidemia is one 

of the key factors in their development. Despite the availability of effective lipid-lowering agents, a substantial 
proportion of patients at high and very high cardiovascular risk fail to achieve target low-density lipoprotein cho-
lesterol levels and retain residual cardiovascular risk. In this context, the search for new pharmacological targets 
and therapeutic strategies remains relevant. Inhibition of cholesteryl ester transfer protein (CETP), particularly with 
obicetrapib, a next-generation selective CETP inhibitor, is considered a promising approach to comprehensive dys-
lipidemia correction.

Aim is to summarise and critically analyse current experimental and clinical evidence on the pharmacological 
properties of obicetrapib as a selective CETP inhibitor; to assess its effects on lipid profile parameters, efficacy, and 
safety based on phase II-III clinical trial results; and to define the potential place of the drug in contemporary lip-
id-lowering strategies for patients at high and very high cardiovascular risk.

A systematic review and analysis of current international scientific sources addressing the biological role of CETP, 
the pharmacological properties of CETP inhibitors, and the clinical use of obicetrapib were conducted. Methods of 
theoretical analysis, synthesis, and generalisation were applied to identify the drug’s key mechanisms of action, 
assess its effects on the lipid profile, and evaluate its efficacy, safety, and potential role in modern lipid-lowering 
therapy strategies. Sources describing studies conducted in compliance with ethical standards were analysed.

In phase II-III clinical trials, obicetrapib demonstrated a significant reduction in LDL-C, apolipoprotein B, and 
lipoprotein(a), accompanied by an increase in HDL-C. In the BROADWAY and TANDEM studies, the drug was effec-
tive both as monotherapy and in combination with ezetimibe in patients with high cardiovascular risk who had not 
achieved target lipid levels. The safety profile remained favourable, with no effects on blood pressure or hormonal 
systems, supporting the potential of obicetrapib for intensive dyslipidemia correction.

Obicetrapib is a promising next-generation CETP inhibitor that provides marked reductions in LDL-C, apolipopro-
tein B, and lipoprotein(a) in combination with increased HDL-C and a favourable safety profile. Phase II–III clinical 
trial results confirm its efficacy and good tolerability both as monotherapy and as part of combination lipid-lowering 
therapy, allowing obicetrapib to be considered a potential tool for addressing residual cardiovascular risk.

Key words: obicetrapib, cholesteryl ester transfer protein, dyslipidemia, lipid-lowering therapy, cardiovascular 
risk.
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