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BILASTINA

Garcia Palomo M., Rubio Salvador A. R. Servicio de Farmacia del Hospital Virgen de la Salud de Toledo.

Bilastina es un antihistaminico oral no sedante de segunda generacién, indicado para la rinoconjuntivitis alérgica vy la urticaria.
Ha demostrado ser tan eficaz como otros antihistaminicos, con un perfil de seguridad similar aunque con mayor riesgo de interacciones.

INDICACIONES

Bilastina esta indicado para el tratamiento sintomético de la
rinoconjuntivitis alérgica estacional y perenne y de la urticarial.

POSOLOGIA Y FORMA DE ADMINISTRACION

La dosis recomendada es de 20 mg/dia en dosis tnica diaria
una hora antes o dos horas después de las comidas'.

No se recomienda en menores de 12 anos. No es necesario
ajustar la dosis en pacientes ancianos o con insuficiencia renal o
hepaétical.

MECANISMO DE ACCION Y FARMACOCINETICA

Bilastina es un antagonista de la histamina no sedante y de
accién prolongada, con afinidad antagonista selectiva por los
receptores H1 periféricos y sin afinidad por los receptores mus-
carinicos!.

Tiene una biodisponibilidad oral del 61%, y tarda en alcan-
zar la concentracién plasmaética méxima 1,3 horas. Se une a
proteinas plasmaéticas entre un 84-90% y no se metaboliza por
via hepética ni tampoco inhibe enzimas del CYP3A4, sino que
es sustrato de la glicoproteina P Se elimina practicamente inal-
terada en orina y en heces, con una vida media de eliminacién
de 14,5 horas. Presenta farmacocinética lineal con baja variabi-
lidad interindividual®.

EFICACIA CLINICA

- Rinitis alérgica estacional. Se han publicado dos
ensayos clinicos aleatorizados doble ciego, frente a placebo y
cetirizina® y frente a placebo y desloratadina®, incluyendo a pa-
cientes adultos de 12 a 70 afos diagnosticados de rinitis alérgi-
ca estacional de al menos dos anos de duracién. La duraciéon
de ambos ensayos fue de 14 dias y se incluyeron a 683 y 721
pacientes, respectivamente. La variable principal de eficacia en
ambos ensayos fue el drea bajo la curva (AUC) de la puntuacién
total de los sintomas nasales (congestion, rinorrea, estornudos,
picor) y no nasales (picor ocular, lagrimeo y enrojecimiento) re-
gistrados por el paciente, dos veces al dia (manana y noche) en
las 12 horas previas, desde el inicio (dia 0) hasta el final del tra-
tamiento (dia 14). En el primer ensayo la disminucién del AUC
producida por bilastina fue similar a la producida por cetirizina
pero significativamente superior a la producida por placebo?.
Lo mismo ocurrié en el segundo ensayo en el que no se obtu-
vieron diferencias significativas en la disminucién del AUC entre
desloratadina y bilastina, aunque si entre bilastina y placebo®.

- Rinitis alérgica perenne. En un ensayo clinico multi-
céntrico, randomizado, controlado con placebo, doble ciego, en
650 pacientes* se compar6 bilastina 20 mg frente a cetirizina 10
mg y placebo, una vez al dia durante 28 dfas. La variable princi-
pal de eficacia fue el AUC de la puntuacién total de 6 sintomas
(nasales y no nasales) desde el dia 1 hasta el 28. En la poblacién
total no hubo diferencias estadisticamente significativas entre los

tratamientos activos y placebo, aunque si se excluian los pa-
cientes sudafricanos, que habian tenido una extraordinaria res-
puesta a placebo, si que se demostraban. Las diferencias entre
las poblaciones de estudio (sudafricanos frente a argentinos y
europeos) en los sintomas basales y las caracteristicas antropo-
métricas de los pacientes es lo que podria haber ocasionado el
no encontrar diferencias cuando se evaluaban los datos en el
total de la poblacién®.

- Urticaria idiopdtica crénica. Se ha publicado un ensa-
yo clinico multicéntrico, randomizado, controlado con placebo
y doble ciego en 525 pacientes comparando bilastina 20 mg
frente a levocetirizina 5 mg y placebo, administrados una vez al
dia durante 28 dias. La variable principal evaluada fue el cam-
bio de tres sintomas (prurito, nimero de habones y didmetro de
los mismos) desde la situacién basal hasta el dia 28, segin la
valoracién del paciente. Se produjo una reduccién de los sinto-
mas de prurito y nimero de habones similar y no significativa
entre bilastina y levocetirizina, aunque si fue significativamente
superior la de bilastina frente a placebo. Sin embargo, el didme-
tro méximo de los habones fue reducido significativamente y de
un modo superior en el grupo tratado con levocetirizina frente
al grupo tratado con bilastina®.

SEGURIDAD

Los efectos adversos mas frecuentes observados con bilasti-
na (1-10%) son cefalea, somnolencia y fatiga%°.

Otros trastornos notificados con menor frecuencia son: her-
pes labial, aumento del apetito, insomnio, ansiedad, tinnitus,
vértigo, trastornos cardiacos, mareo, disnea, molestias nasales,
sequedad nasal, trastornos gastrointestinales, prurito, fatiga,
sed, pirexia, astenia, aumento de transaminasas y de peso, de
creatinina plasmaticas y de triglicéridos!.

En cuanto a la capacidad de conduccién, no parece verse
alterada con dosis de bilastina de incluso hasta 40 mg/dia cuan-
do se compara con hidroxicina’ o con levocetirizina®.

Tampoco presenta efectos adversos psicomotores ni cardio-
téxicos. Los efectos sobre el sistema nervioso central no se pro-
ducen a dosis terapéuticas, aunque si a dosis altas (80 mg)°.

En general, la tolerancia de bilastina parece ser similar a la
de otros antihistaminicos de segunda generacién usados como
comparadores en los ensayos clinicos (cetirizina?, desloratadina®
y levocetirizina®) en cuanto a la incidencia global de efectos ad-
versos, efectos adversos relacionados con el tratamiento y efec-
tos adversos graves®.

INTERACCIONES

- Interacciones con alimentos: los alimentos y los zumos de
pomelo y otras frutas reducen significativamente la biodisponi-
bilidad de bilastina hasta un 30%%5.

- Interaccién con sustratos o inhibidores de la enzima



OATP12 (ritonavir, rifampicina): pueden reducir la concentra-
cién plasmética de bilastinal.

- Inhibidores de la glicoproteina P (ketoconazol, eritromici-
na, ciclosporina, diltiazem, ritonavir): en situacién de insuficien-
cia renal moderada o grave pueden aumentar los niveles plas-
méticos de bilastina y por tanto el riesgo de efectos adversos!.

- Diltiazem: aumentd las concentraciones plasmaticas de bi-
lastina en un 50% pero sin afectarse el perfil de seguridad®.

- Alcohol: no parece disminuir el rendimiento psicomotor al
administrarlo conjuntamente con bilastina.

LUGAR EN TERAPEUTICA

Bilastina es un antihistaminico oral no sedante, autorizado
para el tratamiento de la rinoconjuntivitis alérgica y de la urti-
caria, con eficacia similar a otros antihistaminicos en el alivio
de los sintomas de la rinitis alérgica, y similar o inferior en el
tratamiento de la urticaria.

Su perfil de seguridad es también similar al de los antihistami-
nicos frente a los que se ha comparado (somnolencia, cefalea y
fatiga), aunque presenta mas interacciones medicamentosas y, a
diferencia de otros, no puede administrarse con las comidas o con
zumos de frutas ya que se reduce significativamente su absorcién.

No supone un avance terapéutico en el tratamiento de la

rinitis alérgica ni de la urticaria frente a los antihistaminicos a los
que se ha comparado. Ademas, presenta una pauta mas inco-
moda y un coste econémico superior al de otros comercializa-
dos con anterioridad.

En el tratamiento sintomético de la rinoconjuntivitis v de la
urticaria se recomienda seguir utilizando los antihistaminicos
con mayor experiencia de uso y menor coste, como la loratadi-
na y la cetirizina.

CONCLUSIONES

1. Bilastina es un nuevo antihistaminico autorizado para el
tratamiento sintomatico de la rinoconjuntivitis alérgica y
la urticaria.

2. En los ensayos clinicos publicados ha demostrado ser
similar a desloratadina y a cetirizina en el tratamiento
de la rinoconjuntivitis alérgica.

3. En la urticaria, ha sido similar a levocetirizina en la
disminucién del prurito, pero menos eficaz en disminuir
el tamano de los habones.

4. Es un farmaco seguro y bien tolerado, aunque tiene
una pauta de administracién mas incémoda que la
de otros antihistaminicos al tener que administrarse con
el estémago vacio para evitar las interacciones con
comidas y con zumos de frutas.

5. Presenta igual eficacia y seguridad pero con coste
superior a otros antihistaminicos de 22 generacién.

Condiciones de dispensacién: Receta médica.

Bilastina 20 mg/24 h.
Cetirizina 10 mg/24 h.
Loratadina 10 mg/24 h.
Fexofenadina 120 mg/24 h.
Ebastina 10 mg/24 h.

Rupatadina 10 mg/24 h.

Presentaciones: Bilaxten®, Obalix®, Ibis® 20 mg 20 comprimidos (12,80 €).
Grupo terapéutico: RO6AX. Otros antihistaminicos uso sistémico.

TAMIENTO/DIA COMPA

Levocetiricina 5 mg/24 h. [N 0,30 €
Desloratadina 5 mg/24 h. [ 0,34 €

0,58 €

Fuente: Nomenclator de Facturacién julio 2013.
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