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Резюме
Аллергический ринит является широко распространенным аллергическим заболеванием, оказывающим значительное 
негативное влияние на качество жизни пациентов. В терапии аллергического ринита большое значение имеет фармако-
терапия, включающая применение антигистаминных средств, антагонистов лейкотриеновых рецепторов, топических сте-
роидов, деконгестантов, кромонов, антихолинергических средств и их различных комбинаций. К часто назначаемым 
препаратам при легком, среднетяжелом и тяжелом течении заболевания относятся антигистаминные препараты. В статье 
рассматриваются механизмы действия антигистаминных препаратов первого и второго поколения, проводится сравнение 
возможных побочных эффектов и межлекарственного взаимодействия. Антигистаминные препараты первого поколения 
отличаются выраженным седативным и снотворным эффектом, в основном из-за своих выраженных липофильных свойств 
и способности проникать через гематоэнцефалический барьер и связываться с Н1-гистаминовыми рецепторами в ЦНС. 
Низкая селективность антигистаминных препаратов первого поколения обуславливает возможность их взаимодействия с 
другими рецепторами и развитие нежелательных побочных реакций, в том числе сухости во рту, носоглотке, реже рас-
ширения зрачков, повышения внутриглазного давления, тахикардии и задержки мочеиспускания. Биластин является высо-
ко селективным антигистаминным препаратом второго поколения, имеющим быстрое начало и длительную продолжи-
тельность действия. Этот препарат не взаимодействует с системой цитохрома Р450 и не подвергается значительному 
метаболизму в организме человека, в связи с чем у препарата низкий потенциал межлекарственных взаимодействий. 
Биластин выводится практически без изменений и потому не требует корректировки дозы при почечной и печеночной 
недостаточности. Биластин продемонстрировал аналогичную с цетиризином и дезлоратадином эффективность у пациен-
тов с сезонным аллергическим ринитом, а также аналогичную с цетиризином эффективность и безопасность в долгосроч-
ном лечении пациентов с круглогодичным ринитом. Биластин хорошо переносится как в стандартных, так и в супратера-
певтических дозах, обладает меньшим седативным потенциалом по сравнению с другими антигистаминными препара-
тами второго поколения и не обладает кардиотоксичностью. 

Ключевые слова: аллергический ринит, антигистаминные препараты второго поколения, антигистаминные препараты 
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Abstract
Allergic rhinitis is a common allergic disease that have a substantially negative impact on the patients’ quality of life. 
Pharmacotherapy is essential to the treatment of allergic rhinitis, including the use of antihistamines, leukotriene 
receptor antagonists, topical steroids, decongestants, cromones, anticholinergics and their various combinations. 
Antihistamines are commonly prescribed drugs to treat mild, moderate, and severe disease. The article discusses the 
mechanisms of action of first- and second-generation antihistamines and compares the potential side effects and drug 
interactions.
First-generation antihistamines differ in their significant sedative and hypnotic effect, mainly due to their pronounced 
lipophilic properties and ability to transverse the blood–brain barrier and bind to H1-histamine receptors in the central 
nervous system. Due to low selectivity of the first-generation antihistamines, they may interact with other receptors and 
develop adverse side effects, including dry mouth, nasopharynx, more rarely pupillary dilation, increased intraocular 
pressure, tachycardia, and urine retention. Bilastine is a highly selective second-generation antihistamine that has a 
rapid onset and a prolonged action. This drug does not interact with the P450 cytochrome system or undergo significant 
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ВВЕДЕНИЕ

В основе аллергического ринита (АР) лежит аллерги-
ческая реакция I типа, а развитие IgE-oпoсредованного 
воспаления развивается при воздействии аллергенов на 
слизистую оболочку носа [1, 2]. При специфическом свя-
зывании IgE со специализированными рецепторами 
FcεRI на тучных клетках и базофилах при повторном 
попадании антигена (аллергена) в организм и его рас-
познавании из последних высвобождаются такие медиа-
торы, как гистамин, лейкотриен, фактор, активирующий 
тромбоциты, и др., вызывающие аллергические реакции 
немедленного типа [3, 4]. К триаде основных симптомов 
при АР относится пароксизмальное чихание, ринорея 
(водянистые выделения из носа) и заложенность носа. 
Помимо этого, для АР характерно появления зуда, чувства 
жжения в носу, а на поздних стадиях снижение обоняния. 
В зависимости от характера течения АР разделяют на 
интермиттирующую форму, при сохранении симптомов 
менее 4 дней в неделю или менее 4 недель в году, и на 
персистирующую форму, когда симптоматика присутству-
ет более 4 дней в неделю и более 4 недель в году. 
Классификация по этиологическому фактору включает 
сезонный АР (поллиноз), круглогодичный/бытовой АР и 
профессиональный АР. 

Эпидемиологические данные оценивают примерное 
количество страдающих АР в 500 млн человек по всему 
миру и 150 млн человек в Азиатско-Тихоокеанском регионе, 
где рост заболеваемости АР связывают с проживанием 
людей в перенаселенных мегаполисах с высоким уров-
нем загрязнения окружающей среды [5, 6]. Так, в Японии 
заболеваемость АР увеличилась с 29,8% в 1998  г. до 
39,4% в 2008 г., а также увеличилось количество случаев 
поллиноза [2]. В Китае только у 25% заболевших АР 
диагностируется персистирующая форма, а у 75% АР носит 
интермиттирующий характер [7]. 

Пациенты с АР часто обращаются к врачу амбулатор-
но, однако помимо основных симптомов заболевания их 
беспокоит нарушение сна, ухудшение качества жизни 
вследствие вынужденного снижения социальной актив-
ности на учебе или работе [8]. АР сам по себе может 
вызывать когнитивные нарушения, нарушение качества 
сна и появление дневной сонливости, что в том числе 
оказывает влияния на безопасность вождения [9]. 

По данным E.F. Vuurman et al. [10], у пациентов с АР, 
не получавших лечение, наблюдалось значительное сни-
жение качества вождения автомобилем по сравнению с 
пациентами, у которых отсутствовали симптомы заболе-
вания на фоне проводимого лечения, а при выполнении 
дополнительных когнитивных заданий (например, задач 
на запоминание) качество вождения еще больше ухуд-
шалось и было сопоставимо с вождением пациентов, 
имеющих 0,05% алкоголя в крови.

Лечение АР можно разделить на элиминационные 
мероприятия, включающие исключение или уменьше-
ние контакта с аллергеном, медикаментозную и аллер-
ген-специфическую иммунотерапию, крайне редко 
используются хирургические вмешательства. Среди 
перечисленных методов основное место занимает фар-
макотерапия, включающая применение антигистамин-
ных средств, антагонистов лейкотриеновых рецепторов, 
топических стероидов, деконгестантов, кромонов, анти-
холинергических средств и их различных комбинаций. К 
часто назначаемым препаратам при легком, среднетя-
желом и тяжелом течении заболевания относятся анти-
гистаминные препараты (АГП), в том числе формы для 
перорального применения, глазные капли и интрана-
зальные капли/спреи [2, 11]. По данным обсервацион-
ного исследования, проведенного в Азии, пациентам с 
АР чаще всего назначались АГП (более чем в 50% случа-
ев), в то время как топические стероиды получали около 
30% пациентов [12].

СРАВНЕНИЕ АГП ПЕРВОГО И ВТОРОГО ПОКОЛЕНИЙ 

АГП давно представлены на рынке: самый первый из 
них, фенбензамин, появился в 1942  г. Принципиально 
важно, что они не обладают структурным сходством с 
гистамином и не нарушают его связывание с H1-рецеп-
торами, однако при этом взаимодействуют с другими 
участками рецептора, переводя его в неактивное состо-
яние. Таким образом, АГП являются обратными агониста-
ми Н1-рецепторов гистамина [13]. Самые первые АГП – 
препараты первого поколения  – отличались выражен-
ным седативным и снотворным эффектом, в основном 
из-за своих выраженных липофильных свойств и спо-
собности проникать через гематоэнцефалический 
барьер и связываться с Н1-гистаминовыми рецепторами 

metabolism in the human body, and therefore the drug has low potential for drug-drug interactions. Bilastine is excret-
ed almost completely unchanged and therefore does not require dose adjustment in patients with renal or hepatic 
impairment. Bilastine demonstrated similar efficacy in seasonal allergic rhinitis compared to cetirizine and deslorata-
dine, as well as similar efficacy and safety in long-term treatment of patients with perennial rhinitis compared to ceti-
rizine. Bilastine is well tolerated both at standard and at supratherapeutic doses, appears to have less sedative potential 
than other second-generation antihistamines, and has no cardiotoxicity. 
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в ЦНС. Низкая селективность АГП первого поколения 
обуславливает возможность их взаимодействия с други-
ми рецепторами и развитие нежелательных побочных 
реакций. Так, связывание с мускариновыми рецептора-
ми проявляется М-холиноблокирующим действием АГП, 
в том числе сухостью во рту, носоглотке, реже расши-
рением зрачков, повышением внутриглазного давле-
ния, тахикардией и задержкой мочеиспускания [14]. 
АГП вто рого поколения были синтезированы и появля-
лись на рынке начиная с 1980  г. [15]. Эти препараты 
изначально отличались высокой селективностью к 
Н1-рецеп торам и минимальным седативным эффектом. 
Однако вследствие их различной специфичности к 
активным транспортным белкам (например, к P-глико-
протеину), способность проникать через гематоэнцефа-
лический барьер различных представителей этой груп-
пы различается: так, цетиризин, дезлоратадин и лората-
дин, особенно в больших дозах, оказывают более выра-
женный седативный эффект по сравнению с фексофена-
дином и левоцетризином [16]. Кардио токсич ность неко-
торых АГП второго поколения была выявлена в 1990-
х  гг., после чего доказана и всесторонне изучена. Так, 
астемизол и терфенадин могут блокировать ионные 
каналы кардимиоцитов, способствовать удлинению 
интервала QT и возникновению опасных желудочковых 
аритмий по типу трепетания-мерцания, что привело в 
итоге к снятию их с производства. Эбастин и рупатадин, 
также имеющие кардиотоксический эффект, не реко-
мендуется применять пациентам при наличии удлинен-
ного интервала QT и гипокалиемии [17]. 

Дальнейшая эволюция АГП второго поколения в 
основном базировалась на экспериментальной модифи-
кации предшествующих соединений первого поколения. 
Это привело к созданию так называемых стереоселектив-
ных форм, активных метаболитов, например левоцетири-
зина, и «метаболизируемых» АГП, приобретающих актив-
ность только после прохождения метаболизма в печени, 
например лоратадина. Одним из последних достижений 
является создание рупатадина  – препарата с двойным 
эффектом: блокадой рецепторов фактора активации 
тромбоцитов и H1-гистаминовых рецепторов [18].

Биластин также является новым производным бензи-
мидазола-пиперидина, высоко селективным АГП [19]. Он 
представляет собой отдельное химическое соединение и 
не является структурным производным от других препа-
ратов этого класса [20]. На международный рынок он был 
выпущен в марте 2011 г. Его особенностью является дли-
тельное действие, что, по данным R. Bosma et al., связано 
с особенностями фармакокинетики препарата при его 
связывании с H1-рецепторами и более длительным 
нахож  дением на рецепторе-мишени. При этом срок дей-
ствия биластина in vivo превосходит его фармакологиче-
ски активные концентрации в крови [21]. 

ТРЕБОВАНИЯ К ИДЕАЛЬНОМУ АГП

В клинических рекомендациях ARIA (Allergic Rhinitis 
and its Impact on Asthma, Аллергический ринит и его вли-

яние на астму) подчеркивается, что при назначении фар-
макотерапии пациенту с АР врач должен учитывать следу-
ющие факторы: эффективность, безопасность и экономи-
ческую целесообразность лечения, предпочтения паци-
ента, цели лечения, предполагаемую приверженность 
лечению, степень тяжесть заболевания и возможность 
контроля лечения, а также наличие сопутствующих забо-
леваний [22]. В дополнение к этому клинические реко-
мендации также содержат подробный список характери-
стик, которым должны соответствовать пероральные АГП. 
Основополагающими среди этих свойств являются выра-
женная селективная блокирующая активность Н1-рецеп-
торов, быстрое начало и достаточная продолжительность 
действия, эффективность при аллергическом риноконъ-
юнктивите и воздействие на все симптомы, включая зало-
женность носа, отсутствие взаимодействия с цитохромом 
Р450 (CYP 450), отсутствие седации, когнитивных или 
психомоторных нарушений, отсутствие антихолинергиче-
ской активности, кардиотоксичности и предпосылок для 
развития тахифилаксии (снижения со временем терапев-
тического эффекта). Биластин, современный АГП второго 
поколения, в полной мере обладает вышеописанными 
характеристиками (табл.) [23]. 

ОСОБЕННОСТИ ФАРМАКОЛОГИЧЕСКИХ СВОЙСТВ И 
КЛИНИЧЕСКОЙ ЭФФЕКТИВНОСТИ БИЛАСТИНА 

Биластин быстро всасывается после перорального 
приема. В экспериментах на крысах начало антигиста-
минных эффектов фиксировалось через 30  мин после 
приема, а максимальная эффективность сохранялась с 
30  мин до 8  ч после приема, при этом продолжитель-
ность действия была около 16  ч [24]. При проведении 
исследования на здоровых добровольцах при приеме 
перорально 20  мг максимальная концентрация препа-
рата в плазме крови наступает через 1,3 ч. Биодоступность 
при этом составляет 61%, однако одновременный прием 
пищи снижает ее на 30%. В связи с этим рекомендуется 
принимать препарат между приемами пищи [25]. 
Биластин в организме человека метаболизируется 
незначительно, не взаимодействует с системой цитохро-
ма Р450, что сводит к минимуму потенциальную нежела-
тельную возможность межлекарственных взаимодей-
ствий. Около 95% однократной дозы выводится в неиз-
мененном виде почками (28,3%) и с желчью (66,5%), в 
связи с этим не требуется коррекции дозы препарата 
при наличии у пациента печеночной и почечной недо-
статочности. 

Проводилось сравнение эффективности биластина и 
других АГП при сезонном АР в мультицентровых рандо-
мизированных двойных слепых плацебо-контролируе-
мых исследованиях. В первом исследовании сравнива-
лась эффективность биластина и цетиризина в течение 
двух недель и была показана сравнимая эффективность 
обоих препаратов по сравнению с плацебо [26]. Во вто-
ром исследовании также была доказана эффективность 
биластина и дезлоратадина по сравнению с плацебо [27]. 
При круглогодичном АР в исследовании, проведенном 
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в Европе, Аргентине и Южной Африке, эффективность 
биластина сравнивалась с цетиризином и плацебо. 
Примечательно, что эффективность АГП по сравнению с 
плацебо была значительно выше в Европе и Аргентине, 
а длительное наблюдение показало безопасность и 
хорошую переносимость биластина [28]. В японском 
исследовании K.  Okubo et al. подтверждена высокая 
эффективность и надежность биластина при его дли-
тельном приеме в дозировке 20 мг при приеме 1 раз в 
день в течение 12 недель [1]. В исследовании S. Conen 
et al. изучалось качество вождения добровольцев после 
приема гидроксизина, АГП первого поколения, стан-
дартной дозы биластина (20  мг в день), большой дозы 
(40  мг в день). Результатом анализа характеристик 
вождения по автостраде было показано, что, в отличие 
от гидроксизина, биластин даже в больших дозировках 
не оказывает значимых психомоторных эффектов на 
качество вождения [29]. В работе A. Demonte et al. про-
водилось исследование влияние биластина на вождение 
автомобиля в условиях выполнения высокоскоростного 
вождения на симуляторе «Формулы 1» у водителей-
аллергиков после приема 20 мг биластина. При приеме 
биластина в течение 7 дней не было выявлено негатив-
ного влияния на способность водителей следовать наме-
ченному маршруту, поддерживать необходимую скорость, 
а также сохранялся высокий уровень внимания и 
быстрая реакция в условиях экстремального вождения 
[30]. В многочисленных исследованиях не было выявле-
но значимого удлинения интервала QT при приеме 
стандартных доз биластина [31].

В двойном слепом перекрестном исследовании 
F.  Horak et al. проводилось сравнение эффективности 
действия биластина, цитиризина и фексофенадина для 
купирования симптомов аллергического ринита. У всех 
препаратов отмечена хорошая переносимость и эффек-
тивность, однако у биластина наблюдалось более дли-
тельное действие (более 26 ч после приема) по сравне-
нию с другими препаратами [32]. R.  Antonijoan et al. 
проводили сравнение эффективности биластина, дезло-

ратадина и рупатадина по выраженности кожных высы-
паний при внутрикожном введении гистамина у здоро-
вых добровольцев. Биластин продемонстрировал наи-
большее подавление местной аллергической реакции в 
течение 1–24  ч после введения гистамина по сравне-
нию с другими препаратами, при этом начало действия 
биластина было самым быстрым (через 1 ч после введе-
ния, у других препаратов – 4 ч) [33].

ЗАКЛЮЧЕНИЕ

Таким образом, учитывая высокий профиль безопас-
ности, отсутствие седативного эффекта и вероятности 
межлекарственного взаимодействия в сочетании с 
высокой эффективностью купирования симптомов, 
можно рекомендовать биластин как один из базовых 
препаратов для лечения как интермиттирующего, так и 
персистирующего АР различной степени тяжести, вклю-
чая аллергический риноконъюнктивит [34]. На отече-
ственном рынке биластин представлен оригинальным 
препаратом Никсар®. Препарат принимается один раз в 
сутки, т.к. его клинический эффект длится не менее 24 ч, 
а наступает уже через 1 ч после перорального приема. 
Принимать Никсар® следует за 1 ч до или через 2  ч 
после приема еды или фруктового сока, т.к. иначе 
наблюдается снижение биодоступности препарата. 
Никсар® практически не проявляет лекарственных вза-
имодействий с другими препаратами и не требует кор-
ректировки у пациентов с патологией печени и почек. 
Не выявлено негативного влияния препарат на какие-
либо другие заболевания и противопоказаний к при-
менению. Никсар® может применяться у детей с 12 лет 
и у пожилых пациентов без коррекции дозы. Детям в 
возрасте младше 12  лет Никсар® пока не рекомендо-
ван, но только потому, что исследования с этой возраст-
ной группой еще продолжаются. 
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