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La rinitis alérgica representa un problema de salud que afecta a un 10-25% de la población, con un incremento de su
prevalencia. Además de evitar la exposición al alergeno, cuando sea necesario tratamiento, los antihistamínicos H1 son la
terapia de elección. Rupatadina, es un antihistamínico H1 análogo de loratadina que también bloquea el factor activador de
plaquetas (PAF) (1, 2).

INDICACIONES (3)
Tratamiento de los síntomas asociados a la rinitis alérgica

estacional (RAE) y perenne (RAP). 

POSOLOGÍA (3)
La dosis recomendada, en adultos y mayores de 12 años,

es 10 mg una vez al día, con o sin alimentos.

MECANISMO DE ACCIÓN (3)
Es un antagonista de la histamina de acción prolongada,

no sedante, con una actividad selectiva por el receptor H1
periférico, produciendo también bloqueo de los receptores del
PAF. 

Inhibe la desgranulación de mastocitos inducida por
estímulos inmunológicos y no inmunológicos y la liberación de
citocinas, particularmente del factor de necrosis tumoral alfa
(TNFα) en mastocitos y monocitos. 

FARMACOCINÉTICA (2, 3)
Se absorbe rápidamente y su efecto se manifiesta

aproximadamente antes de 1 h (tmáx= 45 min). La unión a
proteínas plasmáticas es del 99%. Se metaboliza
principalmente por el citocromo P450 (isoenzima CYP3A4).
Se somete a un metabolismo presistémico, no encontrándose
principio activo inalterado en orina y heces. Es un análogo de
la loratadina y, consecuentemente de su principal metabolito,
la desloratadina. Rupatadina y sus metabolitos hidroxilados
mantienen actividad antihistamínica durante 24 h. La semivida
media de eliminación es de 5,9 h.

EFICACIA CLÍNICA (1, 2, 4, 5, 6, 7)
Diversos ensayos clínicos (EC) doble ciego, aleatorizados,

paralelos, multicéntricos han evaluado la eficacia de
rupatadina en RAE y RAP. 
• En RAP los datos de eficacia provienen del resumen de un
artículo de revisión (2, 4, 5) del área de investigación de J.
Uriach & Cia. Son EC, durante 4 semanas, que comparan
tratamientos activos frente a placebo.
1. Rupatadina 10 mg y ebastina 10 mg (n=223) p ≤0,05.
2. Rupatadina 10 mg, 20 mg y loratadina 10 mg (n=283) p

≤0,05.
3. Rupatadina 10 mg (p≤ 0,01), 20 mg (p ≤0,001)  y

cetirizina 10  mg (p≤ 0,01), n=282. 
Como variables principales se utilizaron: 

- mTDSS: media total diaria de los síntomas: rinorrea,
estornudos, picor nasal, obstrucción nasal, picor conjuntival,
lagrimeo y picor faríngeo, apreciados subjetivamente por
parte del paciente (0=ausencia; 1=leve; 2=moderado;
3=severo).     
- Pdmax1 (% de días en que la severidad de los síntomas fue
≤1). La eficacia de tratamientos activos frente a placebo es
significativamente superior, pero no hay diferencias
significativas entre los tratamientos activos en las variables
principales.
• EC en RAE durante 2 semanas:
1. Guadaño EM et al (6). Rupatadina 10 mg y ebastina 10

mg, respectivamente, frente a placebo (n=250).
Rupatadina es significativamente superior a placebo en la
reducción de cada uno de los síntomas (33% vs 13%; p
<0,005), así como para la variable principal mTDSS, pero
no hay diferencias significativas entre los tratamientos
activos. 

2. Saint Martin F et al (7). Rupatadina 10 mg, 20 mg y
loratadina 10 mg. En el análisis por intención de tratar
(n=339) no hay diferencias significativas entre
tratamientos, sí las hay (p=0,03) en el análisis por
protocolo (n= 255); valores de mTDSS 0,80; 0,85; 0,92
para R20, R10 y L10, respectivamente.   

3. Martínez-Cócera C et al (1). Rupatadina 10 mg y cetirizina
10 mg. La mTDSS era 0,7 para ambos en el análisis por
intención de tratar (n=249).

EFECTOS ADVERSOS (1, 2, 3, 4, 5, 6)
La incidencia de los acontecimientos adversos es similar a

la de otros antihistamínicos de 2.ª generación, sin haber
diferencias significativas con éstos. Se comunicaron en un 8%
de pacientes más que en los tratados con placebo (31% vs
23%). Los más frecuentes (1-10%) son somnolencia, astenia,
y fatiga. Menos frecuentes (0,1-1%) son sequedad de boca,
faringitis, dispepsia, aumento de apetito, rinitis. No se han
observado efectos relevantes significativos en el intervalo QTc
del electrocardiograma en poblaciones especiales, incluyendo
ancianos, ni cuando se administra con ketoconazol o
eritromicina. 

CONTRAINDICACIONES, PRECAUCIONES (3)
Contraindicado en caso de hipersensibilidad al principio

activo o a alguno de sus excipientes. 
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Embarazo y lactancia: no debe utilizarse a menos que los
potenciales efectos beneficiosos para la madre justifiquen el
riesgo potencial para el feto o lactante.

Precaución en pacientes que conduzcan o manejen
maquinaria y >65 años, por una mayor sensibilidad en
algunos individuos.

No se recomienda su uso en niños <12 años, pacientes
con insuficiencia renal o hepática por no disponer de
experiencia clínica.

INTERACCIONES (3, 4)
Ketoconazol, eritromicina o cualquier otro inhibidor

potencial de isoenzima CYP3A4 del citocromo P450
aumentan las concentraciones plasmáticas de rupatadina, por
lo que no se recomienda el uso concomitante con estos
fármacos. 

Rupatadina 20 mg incrementó los efectos producidos por
el alcohol (no ocurrió así con 10 mg de rupatidina). Se han
comparado las interacciones de rupatadina, cetirizina e
hidroxicina, con alcohol, de manera que rupatidina parece
producir el menor grado de alteración psicomotora; si bien los
datos provienen de un estudio realizado en 18 pacientes (4).

No puede excluirse la interacción con fármacos depresores
del Sistema Nervioso Central, al igual que ocurre con otros
antihistamínicos.

CONCLUSIONES

1. Rupatadina es similar a los otros antihistamínicos de
2.ª generación con los que se compara en términos de:
- Eficacia. A pesar de su doble mecanismo de acción

(bloqueo receptor H1 y del PAF), el cual contribuye
(según algunos autores) a  limitar el proceso inflama-
torio asociado a la rinitis. La relevancia clínica de
estas observaciones está todavía por confirmar. 

- Seguridad. Al igual que loratadina, ebastina, cetiri-
zina no alarga el intervalo QT en poblaciones
especiales o cuando se administra con ketoconazol
o eritromicina. 

- Pauta. Igual a la del resto de antihistamínicos H1
selectivos, no sedantes, de larga duración. 

2. El coste es significativamente superior a antihistamíni-
cos de elección: cetirizina, loratadina.

3. Todos los antihistamínicos H1 –tanto los agentes clá-
sicos como los de segunda generación- presentan una
eficacia similar para aliviar los síntomas relacionados
con la liberación de histamina. Por lo tanto, la elec-
ción debería estar basada en consideraciones sobre su
perfil de seguridad y coste. 
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Fuente: Nomenclator DIGITALIS. Marzo 2006.

Rupatadina Alergoliber®, Rinialer®, Rupafin® 10 mg 20 comp 10 mg/24 h 10 0,58

Loratadina EFG®, Civeran®, Velodan® 10 mg 20 comp 10 mg/24 h 10 0,21-0,24
Loratadina Loratadina EFG®, Civeran®, Velodan® 1 mg/1 ml 0,22-0,30

120 ml sol

Desloratadina
Aerius®, Azomyr® 5 mg 20 comp

5 mg/24 h 5
0,57

Aerius®, Azomyr® 0,5 mg/1 ml  120 ml sol 0,55

Cetirizina EFG®, Alerlisin® 10 mg 20 comp 
0,25-0,38

Cetirizina
Alerlisin®, Zyrtec®, Virdos® 10 mg/1 ml  20 ml sol

10 mg/24 h 10 0,16-0,36Cetirizina EFG®, Alerlisin®, Zyrtec® 1 mg/1 ml  200 
0,26-0,36 y 1,25y 60 ml sol  

Bactil®, Ebastel®, Ebastel Flas® 10 mg 20 comp 
0,58-0,61 (Flas)

Ebastina
Bactil®, Ebastel® 5 mg/5 ml 120 ml sol

10 mg/24h 10 0,60Bactil Forte®, Ebastel Forte®, Ebastel Forte Flas®  
0,46-0,48 (Flas)20 mg 20 comp 

Principio activo Nombres comerciales Posología DDD C DDD = CTD (€)
(mg)


