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С учетом центральной роли гистамина в развитии аллергического ответа при многих аллергических 
заболеваниях, в том числе аллергическом рините (АР) и крапивнице, применяются антигистаминные 
препараты (АГП). История клинического применения этих лекарственных средств насчитывает 
более 70 лет. За этот период фармакологические характеристики препаратов подверглись 
усовершенствованию. В 1980-х гг. были синтезированы и активно внедрены в клиническую практику 
АГП второго поколения. Эти средства из-за отсутствия или минимального проявления седативного 
эффекта позволили значительно усовершенствовать антигистаминную терапию, поскольку обладали 
высокой селективностью в отношении Н1-рецепторов и не проявляли антихолинергической активности. 
Однако вследствие различий в специфичности к транспортным белкам гематоэнцефалического 
барьера, в частности Р-гликопротеину, некоторые АГП второго поколения могут в большей степени 
проникать в центральную нервную систему. Биластин – принципиально новый АГП, производное 
бензимидазолпиперидина с высокой селективностью в отношении Н1-рецепторов. В отличие от других 
АГП биластин является уникальным химическим соединением, структурно не связанным с более 
ранними АГП. Проведены доклинические и клинические исследования, доказывающие эффективность 
и безопасность биластина при аллергических заболеваниях. Таким образом, эффективность 
и безопасность, низкий риск развития побочных эффектов со стороны центральной нервной системы 
даже при совместном приеме с алкоголем, отсутствие значимых лекарственных взаимодействий 
позволяют рассматривать биластин как препарат выбора в лечении круглогодичного и сезонного 
ринита, острой и хронической крапивницы.
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Клиническая эффективность

Актуальность
С каждым годом внимание врачей различных спе-
циальностей к аллергическим заболеваниям повы-
шается. Хотя эти заболевания известны человеку 
давно, более двух с  половиной тысяч лет, только 
в XX в. начался их значительный рост. За последние 
десятилетия XXI в. проблема аллергии приняла гло-
бальный масштаб медико-социальной проблемы: 

частота встречаемости аллергических заболеваний 
растет с огромной скоростью – от 30 до 40% всего 
населения мира имеют один или несколько видов ал-
лергических реакций. В структуре аллергопатологии 
на долю ринитов приходится 60–70%, риноконъюн-
ктивитов – 10–40%, крапивницы – 15–18,5%. Кроме 
того, ежегодно в разных странах мира по поводу се-
зонных проявлений аллергии (острого ринита, конъ-
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юнктивита, крапивницы) регистрируются от 12,7 до 
28,5% обращений пациентов [1–3]. Поэтому сущест-
вует потребность в новых эффективных и безопас-
ных методах лечения, способных не только облегчать 
симптомы, но и повышать качество жизни, улучшать 
индивидуальное функционирование, снижать часто-
ту посещений клиники, повышать продуктивность 
и в итоге уменьшать нагрузку на здравоохранение 
и общество в целом.
Аллергический ответ представляет собой цепь слож-
ных реакций, включающих в  себя дегрануляцию 
тучных клеток, активацию Т-лимфоцитов, эпите-
лиальных и  эндотелиальных клеток, накопление 
в  тканях эозинофилов, базофилов, а  также синтез 
и высвобождение биогенных аминов (гистамин, се-
ротонин), лейкотриенов, простагландинов, кини-
нов, хемотаксических факторов, катионных белков 
и др. [5, 6]. В механизме всех аллергических реакций 
принимает участие гистамин – основной медиатор, 
ответственный за развитие гиперчувствительности 
немедленного типа, характерного для большинства 
аллергических заболеваний. Ключевую роль в раз-
витии риноконъюнктивита и  крапивницы играют 
медиаторы тучных клеток. Их участие наряду с дру-
гими клетками определяет раннюю, а затем и позд-
нюю фазу аллергической реакции [6]. Тучные клетки 
высвобождают гистамин во время ранней фазы ал-
лергической реакции, а базофилы – во время поздней 
фазы, примерно через 6–8 часов [7–10]. Проявление 
классических аллергических симптомов (высыпания 
на коже, зуд, ринорея, бронхоспазм, расширение со-
судов) связано с физиологическими эффектами ги-
стамина, опосредованными через Н1-рецепторы. 
Чаще при аллергических заболеваниях назначают 
антигистаминные препараты.

Антигистаминные препараты
Антигистаминные препараты (АГП) являются пре-
паратами первой линии терапии аллергических забо-
леваний и применяются уже более полувека. В насто-
ящее время антагонисты гистаминовых рецепторов 
представляют собой гетерогенную группу препара-
тов, различающихся структурой, фармакокинетикой 
и фармакодинамикой [11, 12]. Часто выбор этих пре-
паратов осуществляется эмпирически самим пациен-
том, однако есть множество нюансов, определяющих, 
насколько эффективен будет тот или иной препарат 
для конкретного пациента. Сказанное означает, что 
к выбору таких средств следует подходить ответст-
венно.
Вариативность ответа на АГП обычно связана с ак-
тивностью ферментов метаболизма в печени у паци-
ента. Это необходимо учитывать, особенно в случае 
полипрагмазии (пять и  более назначенных препа-
ратов одновременно). Поэтому одним из реальных 
путей снижения риска неадекватной реакции орга-
низма на АГП является выбор препарата, который 
не метаболизируется в печени. Важно также пони-
мать, что, выбирая АГП, необходимо оценивать 

скорость наступления эффекта, возможность дли-
тельного применения, соотношение эффективно-
сти и безопасности, возможность применения при 
сопутствующей патологии в  комбинации с  други-
ми препаратами у  конкретного пациента [13, 14]. 
Согласно классификации, принятой Европейской 
академией аллергологов и клинических иммуноло-
гов, все АГП подразделяются на два поколения в за-
висимости от их влияния на центральную нервную 
систему (ЦНС) [15].
H1-антагонисты первого поколения проникают 
через гематоэнцефалический барьер (ГЭБ) и могут 
как стимулировать, так и  подавлять работу ЦНС. 
Чаще у большинства (40–80%) пациентов наблюда-
ется седативный эффект на фоне приема АГП перво-
го поколения. Эти препараты также влияют на ког-
нитивные функции (точность выполнения текущей 
работы, способность к  управлению автомобилем, 
обучению и др.). При передозировке АГП первого 
поколения обычно отмечается центральное возбу-
ждение, возможны судороги. При использовании 
АГП первого поколения помимо седативного эффек-
та и влияния на когнитивные функции наблюдаются 
быстрое развитие тахифилаксии (необходимо менять 
препарат каждые 7–10 дней). Но наиболее сущест-
венные недостатки АГП первого поколения состоят 
в том, что кроме гистаминовых Н1-рецепторов они 
блокируют рецепторы ацетилхолина, адреналина, се-
ротонина, дофамина и ионные каналы, вызывая мно-
жество побочных эффектов: тахикардию, сухость 
слизистых оболочек, повышение вязкости мокроты. 
Эти препараты могут способствовать повышению 
внутриглазного давления, нарушать мочеиспускание, 
вызывать боль в желудке, запор, тошноту, рвоту, уве-
личивать массу тела [16]. Учитывая, что у детей при 
передозировке АГП первого поколения могут возни-
кать возбуждение и судороги, специалисты во мно-
гих странах призывают отказаться от использования 
этой группы препаратов в педиатрической практике 
или применять их под строгим контролем. К тому 
же седативный эффект может снижать способность 
к обучению и успеваемость в школе [17].

Антигистаминные препараты второго поколения
Появление неседативных Н1-антагонистов второго 
поколения, в большинстве своем производных клас-
сических АГП, существенно изменило фармакоте-
рапевтические подходы к  лечению аллергических 
заболеваний [18, 19]. АГП второго поколения спо-
собны селективно блокировать H1-рецепторы, бы-
стро оказывать клинический эффект с длительным 
действием (на протяжении 24 часов), как правило, 
не вызывают привыкания (нет тахифилаксии). Они 
практически не проникают через ГЭБ, не оказыва-
ют седативного действия, поэтому их рекомендуют 
принимать водителям, людям, работа которых тре-
бует концентрации внимания, а также школьникам 
и студентам. Мы используем термин «практически», 
поскольку в очень редких случаях при использова-
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нии АГП второго поколения может наблюдаться се-
дативный эффект. Но это скорее исключение из пра-
вила, возникновение подобного эффекта зависит 
от индивидуальных особенностей пациента. В силу 
более высокого профиля безопасности АГП второго 
поколения предпочтительны для пожилых пациен-
тов (старше 65 лет). Отличительной особенностью 
данных препаратов является то, что они действуют 
на Н1-антагонисты, оказывают выраженное угнета-
ющее действие на развитие воспалительной реакции, 
подавляя отек и гиперемию, не связываясь с другими 
типами гистаминовых рецепторов [15, 19].
Все АГП второго поколения разделяют на две боль-
шие  группы в  зависимости от  необходимости ме-
таболической активации в печени. Необходимость 
метаболической активации в  печени сопряжена 
с  рядом проблем,  главными из  которых являются 
опасность лекарственного взаимодействия и позднее 
наступление максимального терапевтического эф-
фекта препарата. Одновременное применение двух 
и более препаратов, которые метаболизируются в пе-
чени, способно привести к изменению концентра-
ции каждого из препаратов. В случае параллельного 
применения индуктора ферментов лекарственного 
метаболизма (барбитураты, этанол, трава зверобоя 
и проч.) скорость метаболизма антигистамина увели-
чивается, концентрация снижается и эффект не до-
стигается или слабо выражен. При одновременном 
использовании ингибиторов ферментов печени 
(противогрибковые препараты, грейпфрутовый сок 
и др.) скорость метаболизма АГП замедляется, что 
вызывает повышение концентрации «пролекарства» 
в крови и увеличение частоты и выраженности по-
бочных эффектов. Самым удачным вариантом АГП 
являются препараты, не метаболизируемые в печени, 
эффективность которых не зависит от сопутствую-
щей терапии, а максимальная концентрация достига-
ется в кратчайшие сроки, что обеспечивает быстрое 
начало действия.
Появление неседативных Н1-антагонистов второго 
поколения, в большинстве своем производных клас-
сических АГП, существенно изменило фармакоте-
рапевтические подходы к  лечению аллергических 
заболеваний [15]. Их структурные и фармакокине-
тические характеристики способствуют снижению 
вероятности побочных эффектов, а следовательно, 
обусловливают лучшую переносимость больными 
[15, 17–19]. Препаратами, не обладающими метабо-
лической активацией в печени, являются дисметабо-
литы уже известных АГП (дезлоратадин, фексофена-
дин, левоцетиризин).

Биластин
Биластин (Никсар®)  – новый селективный 
H1-антигистаминный препарат, принадлежащий 
к  производным пиперидина. Он имеет некото-
рые отличия от  других представителей АГП вто-
рого поколения. Биластин служит субстратом для 
Р-гликопротеина, что предотвращает его проникно-

вение через ГЭБ  и соответственно минимизирует 
воздействие на ЦНС.
В  ходе исследований биластина in  vitro подтвер-
ждена высокая аффинность к  Н1-рецепторам при 
минимальном влиянии на рецепторы других меди-
аторов и  аминов. Биластин подавлял связывание 
3Н-пириламина с  Н1-рецепторами мозжечка мор-
ских свинок с аффинностью, примерно в три раза 
превышающей таковую цетиризина и в четыре раза – 
фексофенадина [18].
Аналогичные результаты были получены на линии 
клеток почки эмбриона человека.
В других исследованиях in vitro биластин не проявлял 
значимой антагонистической активности в  отноше-
нии широкого спектра других рецепторов: гистами-
новых Н2, Н3, Н4, серотониновых, брадикининовых, 
рецепторов лейкотриена D4, альфа-1- и бета-2-адрено-
рецепторов, мускариновых рецепторов М1–М5, а также 
вольтажзависимых кальциевых каналов N-типа.
В исследованиях in vitro также показано, что биластин 
ингибирует спонтанное и гистамининдуцированное 
высвобождение провоспалительных цитокинов ин-
терлейкина 4 и фактора некроза опухоли [20, 21].
При токсикологическом изучении биластина на про-
тяжении почти двух лет было установлено, что пре-
парат в дозе 2 г/кг/сут по влиянию на выживаемость 
сопоставим с плацебо и не обладает канцерогенным 
потенциалом [20].
Кроме того, биластин не оказывает значимого инги-
бирующего или индуцирующего влияния на различ-
ные изоферменты CYP, что и объясняет отсутствие 
у него кардиотоксичности.
Минимальный метаболизм биластина посредством 
CYP подтвержден in vivo и у здоровых добровольцев. 
В частности, установлено, что после приема одно-
кратной дозы 20 мг она выводится полностью в не-
измененном виде (67% со стулом и 33% с мочой) [22].
В исследовании фармакокинетики биластина у боль-
ных почечной недостаточностью было показано, что 
почечный и плазменный клиренс препарата после 
приема одной дозы 20 мг напрямую зависит от ско-
рости клубочковой фильтрации. Однако даже у па-
циентов с тяжелой почечной недостаточностью кон-
центрация биластина в плазме через 24 часа после 
приема составляет менее 5% от Cmax. Это указывает 
на то, что аккумуляция биластина у данной катего-
рии больных маловероятна, а значит, в коррекции 
дозы нет необходимости [23, 24].
Проведенные клинические исследования позволили 
зарегистрировать биластин для терапии персистиру-
ющего и интермиттирующего аллергического рини-
та, острой и хронической крапивницы.

Биластин в лечении аллергического ринита
Аллергический ринит (АР) – самое распространенное 
аллергические заболевание. Независимо от тяжести 
его проявлений это первичное хроническое воспа-
лительное заболевание, в основе которого лежит кас-
кад патологических процессов, вызванных попада-
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нием на слизистую оболочку причинных аллергенов. 
В основе АР лежит IgE-обусловленная реакция сли-
зистой оболочки полости носа, возникающая после 
контакта с аллергеном и проявляющаяся ринореей, 
заложенностью носа, приступами чихания, жжением 
в полости носа, слезотечением. Актуальность данной 
проблемы связана еще и с тем, что АР может прово-
цировать развитие других заболеваний дыхательных 
путей и уха. АР часто сопровождается симптомами 
конъюнктивита: зудом глаз, слезотечением, ощуще-
нием песка в глазах [7, 27].
По  периодичности появления симптомов АР раз-
деляют на интермиттирующий и персистирующий, 
по тяжести признаков – на легкий и умеренно тя-
желый. Ранее заболевание классифицировали как 
профессиональный, сезонный и круглогодичный АР, 
однако подобное разделение в настоящее время счи-
тается неточным, поскольку данные категории не яв-
ляются взаимоисключающими. В 2008 г. руководство 
ARIA (Аллергический ринит и его влияние на астму) 
рекомендовало заменить термины «сезонный» 
и «круглогодичный» ринит на «интермиттирующий 
аллергический» и «персистирующий аллергический» 
ринит соответственно [27]. При этом термины «ин-
термиттирующий» и «персистирующий» не являются 
точными синонимами терминов «сезонный» и «круг-
логодичный». В силу явно выраженной сезонности 
цветения всех растений, продуцирующих аэроал-
лергены в нашей стране, национальные клинические 
рекомендации по лечению АР считают деление на се-
зонную и круглогодичную формы более удобным для 
документации и соответствующим международным 
классификациям болезней.
Фармакотерапия АР включает АГП,  глюкокор-
тикостероиды (ГКС), стабилизаторы мембран 
тучных клеток, сосудосуживающие препараты. 
В  определенных ситуациях могут использоваться 
М-холиноблокаторы и антилейкотриеновые препа-
раты.
Препаратами первого выбора у пациентов с симпто-
мами сезонного и круглогодичного АР, как интермит-
тирующего, так и персистирующего течения, счита-
ются АГП второго поколения, характеризующиеся 
высоким сродством к Н1-рецепторам.
Никсар® (биластин) – оригинальный неседативный 
АГП второго поколения, сравнительно недавно по-
явившийся на фармацевтическом рынке, обладает 
высоким сродством к Н1-гистаминовым рецепторам, 
оказывает быстрый и  пролонгированный эффект. 
Никсар® продемонстрировал такую же эффектив-
ность, как цетиризин и дезлоратадин, у пациентов 
с сезонным АР. Он также показал значительную эф-
фективность (сходную с таковой цетиризина) и без-
опасность при долгосрочной терапии круглогодич-
ного АР [28–30].
В  рандомизированном двойном слепом плаце-
бо-контролируемом исследовании, проведенном 
в Европе, Аргентине и Южной Африке, сравнивали 
эффективность биластина, цетиризина и  плацебо 

в течение четырех недель у 651 пациента с кругло-
годичным АР. В  открытой фазе дополнительного 
лечения 513 пациентов получали биластин в  дозе 
20 мг в течение 12 месяцев, что является самым дли-
тельным исследованием АГП на  текщий момент. 
Статистически значимых отличий между  группа-
ми с 1-го по 28-й день исследования не выявлено. 
Несмотря на это, наблюдался регионзависимый эф-
фект: первичная эффективность была значительно 
выше для АГП по  сравнению с  плацебо в  Европе 
и  Аргентине (p = 0,039). И  наоборот, в  Южной 
Африке не отмечалось значимых отличий: пациен-
ты показали достаточно высокий уровень ответа 
на плацебо. Длительная фаза последующего лечения 
в данном исследовании также показала, что биластин 
безопасен и  хорошо переносится при длительном 
применении [28].

Биластин в лечении крапивницы
Другой, достаточно часто встречающейся патологи-
ей является крапивница, симптомы которой включа-
ют возникновение волдырей, ангиоотека (примерно 
у половины больных) или их сочетание. До шести 
месяцев крапивница считается острой. При длитель-
ности заболевания более шести месяцев или в слу-
чае рецидивов крапивница признается хронической. 
Симптомы крапивницы могут нарастать в течение 
месяцев или лет.
Наиболее частыми причинами острой крапивни-
цы являются вирусные инфекции (в  частности, 
инфекции верхних дыхательных путей), пищевая 
аллергия и реакции на лекарственные препараты. 
Крапивницу и  ангиоотек могут вызывать и  фи-
зические воздействия, системная патология, дли-
тельные инфекции. У  пациентов с  хронической 
крапивницей заболевание часто является идиопа-
тическим (55–80% случаев; описывается как хро-
ническая спонтанная крапивница). Остальные слу-
чаи определяются как хроническая индуцибельная 
крапивница, которая вызывается различными 
стимулами (холодом, теплом, солнечным светом, 
давлением и др.).
Распространенность хронической спонтанной кра-
пивницы составляет 0,5–1,0%. Пик заболеваемости 
приходится на возраст 20–40 лет, обычно продолжи-
тельность составляет 1–5 лет. Как и АР, хроническая 
крапивница значительно снижает качество жизни, 
в  том числе сон, общий уровень активности, под-
вижность и социальное функционирование. Из-за 
выраженного эмоционального дистресса у пациен-
тов с хронической спонтанной крапивницей часто 
возникают тревога и депрессия [31]. Многим пациен-
там с крапивницей назначают повторные курсы пер-
оральных ГКС, связанные с выраженными побочны-
ми эффектами.
В четырехнедельном многоцентровом рандомизиро-
ванном двойном слепом плацебо-контролируемом 
исследовании сравнивали эффективность биласти-
на и левоцетиризина у 525 пациентов с хронической 
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идиопатической крапивницей. Биластин и левоцети-
ризин были одинаково эффективны и значительно 
превосходили плацебо (р < 0,001) в отношении сни-
жения средней оценки TSS (тяжесть зуда, количество 
и максимальный размер волдырей) на протяжении 
двух и  четырех недель. Кроме того, по  сравнению 
с  плацебо биластин и  левоцетиризин достоверно 
улучшали качество жизни, оцениваемое по дермато-
логическому индексу DLQI. Установлено, что била-
стин более эффективен, чем цетиризин, в ограниче-
нии раннего аллергического ответа [32].

Заключение
Препарат биластин (торговое название – Никсар®) 
широко применяется в лечении основных аллергиче-
ских заболеваний. Он обладает высоким сродством 
к Н1-гистаминовым рецепторам, оказывает быстрый 
и пролонгированный эффект. Биластин не взаимо-
действует с системой цитохрома Р450 и не претер-
певает значительного метаболизма в организме че-
ловека, что обусловливает очень низкий потенциал 
лекарственных взаимодействий, а также не требует 
коррекции дозы при почечной и печеночно-клеточ-
ной недостаточности [20, 28].
Биластин характеризуется минимальной способ-
ностью вызывать побочные эффекты, связанные 

с ЦНС [20, 23]. В сравнении с другими современными 
АГП биластин (Никсар®) продемонстрировал такую 
же эффективность, как цетиризин и дезлоратадин, 
у пациентов с сезонным АР. Он показал значитель-
ную эффективность (сходную с таковой для цети-
ризина) и безопасность при долгосрочной терапии 
круг логодичного АР [28, 29]. Эффективность била-
стина сопоставима с таковой левоцетиризина у паци-
ентов с хронической идиопатической крапивницей. 
С учетом уникальной безопасности биластина воз-
можно его длительное применение [32].
Биластин обладает менее выраженным седативным 
потенциалом по сравнению с другими АГП второ-
го поколения, лишен кардиотоксического эффек-
та [26].
Таким образом, данный лекарственный препарат 
занимает одну из лидирующих позиций среди всех 
H1-АГП второго поколения в  терапии крапивни-
цы и АР, включая аллергический риноконъюнкти-
вит  [33]. Основание  – доказанная эффективность 
и безопасность препарата Никсар® (биластин) в дозе 
20 мг/сут, его низкий потенциал нарушения функций 
ЦНС даже при одновременном назначении с алкого-
лем и низкий потенциал лекарственных взаимодей-
ствий, отсутствие необходимости в коррекции дозы 
при нарушении функций почек и печени.  
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Taking into account the central role of histamine in the development of an allergic response in many allergic diseases, including 
allergic rhinitis (AR) and urticaria, antihistamines (AGP) are used. The history of the clinical use of these drugs has been more 
than 70 years; during this period, the pharmacological characteristics of the drugs have undergone significant improvement. 
In the 80s of the last 20th century AGPS of the second generation were synthesized and actively introduced into clinical 
practice. These drugs, due to the absence or minimal occurrence of a sedative effect, made it possible to significantly improve 
antihistamine therapy, since they had high selectivity for H1 receptors and did not show anticholinergic activity. However, 
due to differences in specificity to the transport proteins of the blood-brain barrier, in particular P-glycoprotein, some AGPS 
of the second generation can penetrate the central nervous system to a greater extent. A fundamentally new AGP is bilastine, 
a derivative of benzimidazole piperidine, with high selectivity for H1 receptors. Unlike other AGPS, bilastin is a unique 
chemical compound that is structurally unrelated to earlier AGPS. Preclinical and clinical studies have been conducted to prove 
the efficacy and safety of bilastin in the treatment of allergic diseases. Thus, the effectiveness and safety, low risk of side effects 
from the central nervous system, even when taken together with alcohol, the absence of significant drug interactions, allow us 
to consider bilastin as the drug of choice in the treatment of year-round and seasonal rhinitis, acute and chronic urticaria.
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