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Рассмотрены фармакокинетика и механизмы действия 
антигистаминных препаратов второго поколения, в частности 
таких как Цетрин и Аллервэй. Даны рекомендации по выбору 
антигистаминного средства в зависимости от вида 
аллергодерматоза.

Ключевые слова: антигистаминные препараты, аллергодерматозы, 
зуд, цетиризин, левоцетиризин

Антигистаминные препа-
раты  – основные средства 
терапии не только распро-

страненных аллергодерматозов, 
но и большинства острых воспа-
лительных процессов, в  которых 
принимает участие  гистамин. 
Гистамин является важнейшим 
медиатором ряда молекулярных 
реакций «антиген – антитело» как 
немедленного, так и замедленного 
типа. 
Эффект препаратов данной груп-
пы реализуется за счет конку-
рентного блокирования рецепто-
ра гистамина 1-го типа (Н1). Это 
приводит к купированию опосре-
дованных  гистамином патологи-
ческих реакций – зуда, отека, ги-
перемии (табл. 1) [1]. 
На  сегодняшний день на  фарма-
цевтический рынок выведено бо-
лее 150 антигистаминных препа-
ратов. 
В России ежегодно приобретает-
ся более 55 млн упаковок таких 
средств. 

В  большинстве случаев выбор 
антигистаминных препаратов 
осуществляется эмпирически. 
Кроме того, возникают трудно-
сти с определением оптимальной 
дозы и  длительности лечения. 
Необоснованность выбора ан-
тигистаминного препарата, дли-
тельности и  кратности его при-
менения, неоправданная замена 
в начале лечения свидетельствуют 
о том, что специалисты в большей 
степени основываются на личных 
предпочтениях, чем на  результа-
тах контролируемых исследований  
и  рекомендациях, закрепленных 
в  соответствующих согласитель-
ных документах [2]. Поэтому не-
редки ситуации, когда тот или 
иной препарат не оказывает долж-
ного клинического эффекта и вы-
зывает гиперергические реакции. 
Необходимо отметить, что вари-
абельность ответа на лекарствен-
ный препарат связана с  актив-
ностью ферментов метаболизма 
в печени. Ситуация усугубляется, 

если пациент принимает несколь-
ко препаратов одновременно (по-
липрагмазия). Альтернативой 
может стать препарат, который 
не метаболизируется в печени.

Виды антигистаминных 
препаратов 
Согласно классификации, предло-
женной экспертами Европейской 
академии аллергологии и клини-
ческой иммунологии, антигиста-
минные средства подразделяют 
на  первого (седативные) и  вто-
рого (неседативные) поколения 
(табл. 2) [3]. 
Необходимо отметить, что для 
антигистаминных препаратов 
первого поколения характерна 
высокая липофильность, кото-
рая обеспечивает проникновение 
через  гемато-энцефалический 
барьер. Кроме того, они облада-
ют коротким периодом и низкой 
избирательностью действия. Так, 
препараты первого поколения бло-
кируют не только Н1-рецепторы, 
но  и М-холинорецепторы, 
α-адренорецепторы, серотони-
новые и брадикининовые рецеп-
торы. Поэтому они противопо-
казаны пациентам с  глаукомой, 
бронхиальной астмой, болезнями 
сердечно-сосудистой системы [4].
В 1977 г. появилось новое поколе-
ние  гистаминоблокаторов, кото-
рые отличаются высокой селектив-
ностью именно с Н1-рецепторами. 
Эта  группа препаратов получила 
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название «антагонисты Н1-гиста
миноблокаторов второго (или 
последнего) поколения». В  отли-
чие от препаратов первого поколе-
ния у них отсутствуют седативный 
и холинолитический эффекты [5].
К особенностям антигистаминных 
препаратов второго поколения от-
носятся:
■■ высокая специфичность и высо-

кое сродство с Н1-рецепторами;
■■ отсутствие влияния на  холи-

новые и  серотониновые рецеп
торы;

■■ противовоспалительное дейс
твие;

■■ быстрое наступление клиничес-
кого эффекта и  более длитель-
ное действие (до 24 часов);

■■ невозможность прохождения 
через  гемато-энцефалический 
барьер, отсутствие адсорбции 
при приеме с пищей;

■■ минимальный седативный эф-
фект при использовании тера-
певтических доз;

■■ отсутствие тахифилаксии при 
длительном применении.

В  то же время антигистаминные 
препараты второго поколения 
различаются по  фармакокинети-
ке. В частности, их подразделяют 
на метаболизируемые препараты 
и активные метаболиты (табл. 2).
Метаболизируемые препараты 
оказывают терапевтический эф-
фект только после метаболизма 
в печени с участием изофермента 
CYP3A4 системы цитохрома Р450 
с образованием активных соеди-
нений. В отличие от них антигис-
таминные препараты, уже являю-
щиеся активными метаболитами, 
поступают в организм в виде ак-
тивного вещества. В  результате 
время достижения терапевтичес-
кого эффекта сокращается в два 
раза (до 30 минут) [6]. 
Следует также отметить, что не-
обходимость метаболической 
активации в  печени сопряжена 
с  опасностью возникновения 
лекарственного взаимодейст-
вия, а  также несвоевременным 
наступлением терапевтичес-
кого эффекта. Кроме того, од-
новременное применение двух 
и  более метаболизируемых ан-
тигистаминных препаратов мо-

жет изменить концентрации 
каждого из них. Важно подчерк-
нуть, что многие лекарственные 
средства и  пищевые продукты 
метаболизируются в  печени 
с  участием системы цитохро-
ма Р450  (грейпфрутовый сок, 
макролиды, противогрибковые 
препараты и т.д.). В этом случае 
одновременный прием метабо-
лизируемых препаратов может 
способствовать повышению кон-
центрации неметаболизирован-
ного компонента в  сыворотке 
крови и, как следствие, развитию 
кардиотоксического эффекта. 
При использовании активных 
метаболитов антигистаминных 
средств второго поколения дан-
ного феномена не наблюдается [7]. 
Кроме того, современные обрат-
ные агонисты Н1-рецепторов об-
ладают противовоспалительным 
эффектом за счет подавления 
поздней фазы аллергической ре-
акции. Это предотвращает пере-
ход аллергического заболевания 
в хроническую форму.

Критерии выбора оптимального 
препарата
При назначении антигистамин-
ного препарата необходимо при-
нять во внимание, что различия 
в фармакодинамике коррелируют 
с  кинетикой связывания с  Н1-
рецепторами. Так, препаратам 
с  высокой степенью аффин-
ности с  Н1-рецепторами свой-
ственно более продолжительное 
взаимодействие с данными рецеп-
торами, что обеспечивает и более 
длительное подавление нежела-
тельных кожных реакций [8]. 
Наиболее оптимальными явля-
ются антигистаминные средства, 
не  метаболизируемые в  печени. 
Их пиковая концентрация дости-
гается в кратчайшие сроки, а эф-
фективность не зависит от сопутс-
твующей терапии.
При выборе средства важно 
оценить выраженность его ан-
тигистаминной активности [9].  
Установлено, что одна доза цети-
ризина на протяжении 24 часов 
более активно, чем одна доза пре-

Таблица 1. Роль разных медиаторов в развитии аллергии
Медиаторы Патофизиологический эффект Клинические симптомы
Гистамин Ирритация сенсорных нервов

Вазодилатация
Повышение сосудистой 
проницаемости

Кожный зуд 
Гиперемия 
Волдыри 

Простагландины Вазодилатация
Повышение сосудистой 
проницаемости

Гиперемия 
Волдыри 

Лейкотриены (D4, С4, Е4) Вазодилатация
Повышение сосудистой 
проницаемости

Гиперемия 
Волдыри 

Брадикинин Вазодилатация
Повышение сосудистой 
проницаемости

Гиперемия 
Волдыри 

Фактор активации 
тромбоцитов

Вазодилатация
Повышение сосудистой 
проницаемости

Гиперемия 
Волдыри 

Нейропептиды Вазодилатация Гиперемия

Таблица 2. Классификация антигистаминных препаратов в таблетированной форме 
Первое поколение 
(седативные)

Второе поколение (неседативные)
неактивные метаболиты активные метаболиты

Хлоропирамин 
(Супрастин)
Клемастин (Тавегил)
Диметинден (Фенистил)
Дифенгидрамин 
(Димедрол)

Лоратадин (Кларитин)
Эбастин (Кестин)

Цетиризин (Цетрин, Зиртек)
Левоцетиризин (Аллервэй, Ксизал)
Дезлоратадин (Эриус)
Фексофенадин (Аллегра)
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паратов сравнения, устраняет вол-
дыри и гиперемию, вызванные гис-
тамином (рис. 1). Кроме того, надо 
учесть скорость купирования зуда 
[10]. Так, при крапивнице левоце-
тиризин снижает зуд в большей 
степени, чем  дезлоратадин (рис. 2).

Фармакологически активные 
метаболиты ранее созданных 
антагонистов H1-рецепторов 
Усовершенствование антигис-
таминных препаратов связано 
с синтезированием новых средств 
на  основе фармакологически ак-
тивных метаболитов ранее создан-
ных антагонистов H1-рецепторов. 
Так, в  1987  г.  на  основе метабо-
лита антагониста Н1-рецептора 
первого поколения гидроксизина 
был синтезирован цетиризин [11]. 
Благодаря наличию  гидроксиль-
ной  группы способность данной 
молекулы проникать через гемато-
энцефалический барьер и оказы-
вать воздействие на гистаминовые 
рецепторы резко снижается.

Цетиризин (Цетрин) является 
первым высокоизбирательным 
блокатором Н1-рецепторов. В ря-
де работ доказана способность 
цетиризина тормозить персисти-
рующее воспаление в тканях и из-
менять профиль продуцируемых 
цитокинов. В  отличие от  других 
препаратов, применяемых при 
кожных проявлениях аллергии, 
цетиризин блокирует не  только 
H1-рецепторы, но и реакцию кожи 
на  фактор активации тромбоци-
тов [8]. Быстрое наступление кли-
нического эффекта после приема 
цетиризина обусловлено подавле-
нием функции эозинофилов, от-
сроченным выбросом  гистамина 
и простагландина D2. 
В  2005  г.  на  фармацевтическом 
рынке России появился левовра-
щающийся энантиомер цетири-
зина, ингибитор периферических 
Н1-гистаминовых рецепторов  – 
левоцетиризин. Левоцетиризин 
(препарат Аллервэй) характери-
зуется наименьшим объемом рас-

пределения. Вследствие меньшего 
пассажа через  гемато-энцефали-
ческий барьер и  низкого связы-
вания с мозговыми рецепторами 
обеспечивается высокая безопас-
ность терапии [12]. Аллервэй 
не проникает внутрь клетки – об-
наруживается только на  клеточ-
ной мембране, что является его 
неоспоримым преимуществом. 
Кроме того, по  параметрам фар-
макокинетики левоцетиризин 
(Аллервэй) превосходит другие 
блокаторы  гистамина. Доказаны 
его высокая биодоступность, 
быстрая абсорбция (пик концен-
трации в плазме – от 30 минут до 
одного часа), низкий объем рас-
пределения (0,4 л/кг), наименьший 
метаболизм (как минимум 86% 
выводится в  неизменном виде), 
отсутствие взаимодействия с сис-
темой CYP450, совместимость 
с другими лекарственными препа-
ратами, а также возможность при-
менения у пациентов с патологией 
печени [12].
Левоцетиризин (Аллервэй) по-
мимо противозудного и  проти-
воаллергического обладает выра-
женным противовоспалительным 
действием. Он создает высокие 
концентрации в  коже и  практи-
чески не проникает через гемато-
энцефалический барьер, при этом 
оказывает еще меньший седатив-
ный эффект, чем цетиризин [3].

Цетрин или Аллервэй
В  настоящее время цетиризин 
(Цетрин) признан золотым стан-
дартом лечения аллергодермато-
зов. Это обусловлено не  только 
большой доказательной базой, 
собранной в отношении препара-
та, но и многолетним опытом при-
менения. Согласно данным прове-
денных исследований, у пациентов 
с  атопическим дерматитом, ток-
сикодермией, хронической экзе-
мой на  фоне терапии Цетрином 
в  дозе 10 мг/сут уже на  третий 
день наблюдалось максимальное 
снижение зуда, что достигалось 
за счет высокой степени накопле-
ния действующего вещества в ко-
же и  его тропности, на  десятый 
день – купирование клинических 
проявлений воспаления, таких 
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Рис. 1. Способность одной дозы на протяжении 24 часов подавлять вызванные 
введением гистамина волдыри и гиперемию у здоровых добровольцев
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Рис. 2. Оценка снижения зуда после одной недели терапии препаратами 
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  Умеренный зуд
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как эритема, инфильтрация [13, 
14]. Цетиризин способен предо-
твратить хронизацию аллергичес-
кого процесса. Однако это требу-
ет более интенсивного лечения. 
Благодаря указанным свойствам 
Цетрин получил статус препарата 
выбора у пациентов с аллергиче-
ским контактным дерматитом, эк-
земой и токсикодермией.
Антигистаминная активность ле-
воцетиризина (Аллервэя) заключа-
ется в избирательном подавлении 
патофизиологических механиз-
мов и  клинических проявлений. 
Речь, в частности, идет о выбросе 
цитокинов, хемотаксисе лейкоци-
тов, зуде [15, 16]. Избирательная 
активность левоцетиризина в от-
ношении Н1-рецепторов в  два 
раза выше, чем у  цетиризина. 
Этим обусловлено его мини-
мальное антихолинергическое 
и  антисеротониновое действие. 
Аллервэй – инновационный препа-
рат по доступной цене для лечения 
аллергии. Данное лекарственное 
средство отвечает всем требова-
ниям, предъявляемым к антигис-

таминным препаратам последнего 
поколения. Действие Аллервэя 
начинается менее чем через 12 ми-
нут и не зависит от времени суток, 
а также от приема пищи. 
Для устранения любых проявле-
ний аллергии достаточно одной 
таблетки (5 мг) Аллервэя в день. 
Препарат одобрен для длительно-
го применения, что обусловлено 
как низкой фармакологической 
нагрузкой (терапевтическая доза 
5 мг), так и отсутствием эффекта 
накопления.
Седативный эффект на  фоне 
Аллервэя практически отсутству-
ет. Такая терапия не препятствует 
физической  и умственной  деятель-
ности, вождению автомобиля, ве-
дению привычного образа жизни.
Показаниями для применения 
Аллервэя служат: 
 ■ аллергический ринит, включая 

круглогодичный и  сезонный, 
и  аллергический конъюнкти-
вит (симптомы  – зуд, чихание, 
заложенность носа, ринорея, 
слезотечение,  гиперемия конъ-
юнктивы);

 ■ поллиноз;
 ■ крапивница;
 ■ аллергические дерматозы, со-

провождающиеся зудом и  вы-
сыпаниями.

Выраженное противовоспали-
тельное действие Аллервэя позво-
ляет снизить стероидную нагрузку 
при остром воспалительном про-
цессе у пациентов с атопическим 
дерматитом. В данной популяции 
Аллервэй также может приме-
няться длительно. 
Сравнительная характеристика 
Цетрина и Аллервэя представлена 
в табл. 3.
Учитывая универсальность дейст-
вия и проверенную временем эф-
фективность Цетрина, терапию 
аллергодерматозов следует начи-
нать именно с данного препарата. 
При риске развития нежелатель-
ных явлений, наличии большого 
количества сопутствующих забо-
леваний, необходимости снизить 
фармакологическую нагрузку, ис-
ключить седативный эффект целе-
сообразно назначить Аллервэй. 
У пациентов с атопическим дерма-
титом для снижения стероидной 
нагрузки терапию следует начи-
нать с Аллервэя. 

Опыт применения
Эффективность Цетрина и Аллер-
вэя подтверждена результатами 
нашей клинической практики.
Клинический случай 1. Пациентка П., 
17 лет, с диагнозом «атопический 
дерматит в  стадии обострения». 
В  комплексную терапию был 
включен препарат Аллервэй в до-
зе 5 мг/сут. Его применяли в тече-Рис. 3. Пациентка П. до лечения (А) и после (Б) 

А Б

Лекции для врачей

Таблица 3. Сравнение антигистаминных препаратов Цетрин и Аллервэй
Показатель Цетрин Аллервэй
Характеристика Золотой стандарт лечения 

аллергодерматозов, надежный 
и доступный антигистаминный 
препарат, эффективный 
при различных симптомах аллергии

Инновационный антигистаминный 
препарат с быстрым началом 
действия, без седативного эффекта

Действующее вещество, доза, режим 
применения

Цетиризин, 10 мг, один раз в сутки Левоцетиризин, 5 мг, один раз в сутки

Начало терапевтического эффекта 20 минут 12 минут
Длительность эффекта Более 24 часов Более 24 часов
Выраженность седативного эффекта 8% 3%
Привыкание Отсутствует Отсутствует
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ние двух недель. Результат терапии 
представлен на рис. 3.
Клинический случай 2. Пациентка Д., 
54  года, с  диагнозом «аллерги-
ческий контактный дерматит». 
В комплексную терапию был вклю-
чен препарат Цетрин 10 мг/сут 
в течение десяти дней. На рисун-
ке 4 представлено состояние кож-
ных покровов до и после лечения.

Заключение
Активные метаболиты антигиста-
минных препаратов второго по-
коления обладают более высоким 
профилем безопасности, а их про-

тивоаллергический эффект более 
предсказуем. Преимуществом 
данных лекарственных средств 
является возможность совмес-
тного приема с  препаратами 

и продуктами, подвергающимися 
метаболизму в печени [6], а также 
отсутствие кардиотоксического 
эффекта и  дополнительной на-
грузки на печень [7].  

Рис. 4. Пациентка Д. до лечения (А) и после (Б) 

А Б
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