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Úvod

Objavenie histamínu sa datuje do roku 1910. 
Prvé látky s antihistamínovým účinkom sa podarilo 
syntetizovať už v r. 1937 a do klinickej praxe sa dostali 
o 5 rokov neskôr. V súčasnosti patria antihistaminiká 
celosvetovo k skupine najčastejšie predpisovaných 
liekov a sú prakticky nenahraditeľné v liečbe alergií. 
V posledných rokoch sa urobil veľký pokrok v poz-
naní molekulových mechanizmov účinku antihista-
miník, rozšírilo sa ich klinické využitie a rozpoznali 
sa viaceré vedľajšie účinky. 

Histamín a jeho úloha

Histamín je významným chemickým mediá-
torom, ktorý plní dôležité regulačné úlohy 
v nervovom, gastrointestinálnom a imunitnom 
systéme. Syntetizuje sa z L-histidínu a spolu 
s ďalšími biogénnymi amínmi ako sú serotonín, 
dopamín, noradrenalín a acetylcholín plní úlohu 
neurotransmiteru. 

Histaminergný systém sa za fyziologických okol-
ností podieľa na kontrole pozornosti vo fáze bdenia 
a ovplyvňuje aktivitu mozgu počas spánku. Neuro-
nálny histamín ovplyvňuje schopnosť učenia, pamäť, 
pohybovú aktivitu a príjem potravy. Centrálny účinok 
antihistaminík je navodený potlačením neurotrans-
miterovej funkcie endogénneho histamínu. Tento 
efekt sa využil pri vývoji liekov s antidepresívnym 
účinkom (amitryptylín) a liekov na schizofréniu 
(chlorpromazín). V gastrointestinálnom trakte sa his-
tamín tvorí v chromafinných bunkách v stene žalúdka 

a v mastocytoch. Jeho uvoľnenie stimuluje tvorbu 
žalúdočnej kyseliny parietálnymi bunkami. 

Histamín je základným mediátorom včasnej 
alergickej zápalovej reakcie. Ukladá sa v cytoplaz-
matických granulách mastocytov a bazofilov. V tkani-
vách postihnutých alergickým zápalom sa nachádza 
vo zvýšenej koncentrácii. Histamín prostredníctvom 
H1 receptora stimuluje senzorické neuróny, čím vyvo-
láva pocit svrbenia a kýchanie. Spôsobuje postka-
pilárnu dilatáciu venúl a zvyšuje permeabilitu ciev, 
čím spôsobuje edém. Vyvoláva kontrakciu hladkej 
svaloviny v respiračnom aj v gastrointestinálnom 
trakte. Klinicky sa jeho účinky prejavujú hypo-
tenziou, tachykardiou, začervenaním a bolesťami 
hlavy. Menej známe sú jeho jemnejšie imunoregu-
lačné účinky ako sú inhibícia imunitnej odpovede 
Th1 aj Th2 typu, ovplyvnenie dozrievania dendri-
tických buniek, zvýšenie expresie HLA molekúl 2. 
triedy a adhezívnych molekúl. Predpokladá sa, že 
ovplyvňuje aj rast malígnych buniek a podieľa sa 
v procese aterosklerózy tak, že ovplyvňuje funkciu 
monocytového-makrofágového systému, T lymfocy-
tov a uvoľňovanie cytokínov v intime arteriol.

Histamínové receptory

Histamín pôsobí prostredníctvom histamínových 
receptorov na povrchu rôznych buniek. V súčasnosti 
poznáme štyri podtypy histamínových receptorov, 
ktoré označujeme ako H1, H2, H3 a H4. Opísané boli 
taktiež nízkoafinitné receptory označované ako non-
H1-4, ale ich biologická funkcia nie je úplne jasná. 

H1 receptor sa nachádza najmä v CNS, na endotele 
ciev a hladkom svalstve. Stimulácia tohto receptora 
vyvoláva väčšinu klinických príznakov alergie. H2 
receptor zohráva najvýznamnejšiu úlohu pri sek-
récii žalúdočnej kyseliny, ale v prípade alergických 
ochorení sa jeho stimulácia prejaví najmä zvýšenou 
sekréciou hlienu v dýchacích cestách, vazodilatá-
ciou v slizniciach a na koži a zvýšením srdcovej 
frekvencie. H3 receptor slúži ako presynaptický 
receptor a nachádza sa takmer výlučne v mozgu. 
H4 receptor bol identifikovaný len nedávno. Štruk-
túrou je podobný receptoru H3. Ukazuje sa, že má 
dôležitú úlohu pri chemotaxii eozinofilov, mastocytov 
a neutrofilov. Väčšina súčasných antihistaminík sa 
na tento receptor neviaže, čím sa vysvetľuje relatívne 
nízka účinnosť antihistaminík pri potláčaní pruritu. 
Umiestnenie a funkcia jednotlivých receptorov je 
zrhnutá v tabuľke 1.

Všetky histamínové receptory patria do skupiny 
tzv. receptorov viazaných na G proteín, čo je skupina 
proteínov ukotvených v bunkovej stene prostredníc-
tvom siedmych helikálnymi reťazcov. Na vonkajšej 
strane membrány je receptorová doména so špe-
cificitou pre histamín. Na intracelulárnej strane sa 
receptor upína na komplex G proteínu.

Donedávna sa predpokladalo, že neobsadený 
receptor sa nachádza v pokojovom štádiu a navia-
zaním sa histamínu dôjde ku konformačným zmenám. 
Pôsobenie antihistaminík sa tak vysvetlovalo ako efekt 
kompetitívneho antagonistu, ktorý blokuje naviazanie 
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agonistu – histamínu. Ukázalo sa, že táto predstava 
nie je presná. Časť histamínových receptorov je neus-
tále v aktívnej forme a časť v neaktívnej forme. Medzi 
týmito formami je rovnováha. Preto aj v neprítomnosti 
histamínu je histamínový receptor neustále čiastočne 
aktívny. Histamín ako agonista stabilizuje aktivovanú 
formu receptora a narušuje rovnováhu v prospech 
aktívnej formy. Antihistaminiká pôsobia ako inverzní 
agonisti. Viažu sa na neaktívnu formu receptora 
a vychylujú rovnovážny stav smerom k neaktívnej 
forme. Z klinického hľadiska je dôležité, že takýto 
inhibičný účinok majú aj v prípade, keď koncentrácia 

histamínu nie je zvýšená. Obrázok 1 schematicky 
popisuje účinok histamínu a antihistaminika.

Tieto nové poznatky objasňujú niektoré z dote-
raz nevysvetlených klinických fenoménov a súčasne 
otvárajú nové možnosti pre terapeutické využitie. 
Ako príklad sa uvádza lepší účinok lokálnych antihis-
taminík v porovnaní s kromonmi, ktoré blokujú uvol-
ňovanie histamínu, ale neviažu sa na receptor.

Chemická štruktúra a rozdelenie 

antihistaminík

Názvom antihistaminiká sa označujú látky, ktoré 

sa viažú predovšetkým na H1 receptor. Celosvetovo 
je registrovaných viac ako 40 antihistaminík rôzneho 
chemického zloženia. Tento zoznam sa neustále 
mení. Viaceré molekuly boli vyradené pre závažné 
nežiaduce účinky, naopak neustále prichádzajú nové 
antihistaminiká. 

Prvé antihistaminiká, označované ako antihis-
taminiká prvej generácie boli neselektívne. Viazali 
sa okrem H1 receptorov aj na muskarínové, sero-
tonínové, acetylcholínové a ďalšie receptory, čo 
sa prejavovalo anticholinergnými a sedatívnymi 
účinkami. Ľahko prestupovali hematoencefalic-
kou bariérou do CNS. Príčinou tohto účinku bola 
rozpustnosť v tukoch, nízka molekulová hmotnosť 
a v niektorých prípadoch aj neschopnosťou viazať sa 
na P glykoproteínovú refluxnú pumpu, ktorá presúva 
molekuly mimo CNS. 

V osemdesiatych rokoch minulého storočia 
sa objavili antihistaminiká druhej generácie. Sú 
vysoko špecifické pre H1 receptor a pre lipofóbny 
charakter a relatívne vysokú molekulovú hmotnosť 
majú malú schopnosť prenikať hematoencefalickou 
bariérou. Tabuľka 2 uvádza zoznam antihistaminík 
podľa chemického zloženia a zaradenia do príslušnej 
generácie.

Farmakologické vlastnosti

Po požití môžeme antihistaminikum dokázať 
v pikogramových alebo nanogramových množstvách 
v plazme, moči, slzách a v tkanivách. O farmakoki-
netike antihistaminík prvej generácie nemáme príliš 
veľa informácií. O prípravkoch druhej generácie exis-
tuje množstvo štúdií nielen u zdravej populácie, ale 
aj u vybraných populácií pacientov ako sú deti, starí 
ľudia, pacienti s hepatálnym a renálnym zlyhávaním 
alebo pacienti, ktorý užívajú dlhodobo iné liečivá.

Po orálnom požití sa antihistaminiká vo vše-
obecnosti veľmi dobre absorbujú a vrcholové 
plazmatické koncentrácie dosahujú v rozpätí 1 až 

Tabuľka 1. Lokalizácia a funkcia histamínových receptorov.

H1 H2 H3 H4

Lokalizácia Cievy
Dýchacie cesty a GIT
Hladké svaly
Srdce
CNS

Žalúdočná sliznica
Maternica
Srdce
CNS

Neuróny v CNS
dýchacie cesty a GIT

Mastocyty
Eozinofily
Dendritické bunky
T lymfocyty

Funkcie  vaskulárnej permeability
Pruritus/kýchanie
Bolesť 
Hypotenzia/tachykardia
Začervenanie
Bolesť hlavy
Bronchokonstrikcia

 prostaglandínov
 uvoľňovanie mediátorov zápa-

lu Chemotaxia zápalových buni-
ek 

 sekréciu žalúdočnej kyseliny
 vaskulárnu permeabilitu

Hypotenzia/tachykardia
Začervenanie
Bronchodilatácia

 produkciu hlienu v dých. 
cestách
Stimuluje  T suppresorové bunky

 chemotaxiu neutrofilov 
a bazofilov

Uvoľňuje neurotransmitery 
Zabraňuje excesívnej  broncho-
konstrkcii Inhibuje sekréciu kyse-
liny v žaludku 

Chemotaxia eozinofilov, masto-
cytov a dendritických buniek
Uvolnenie LTB4
Pruritus

Vysvetlivky: CNS = centrálny nervový systém, GIT = gastrointestinálny trakt, LTB4 = leukotrién B4.

G q/11

Gq/11

Extracelulárny priestor

Intracelulárny priestor

H

Neaktívna forma Aktivovaná forma

G q/11
Gq/11

aH 1 Extracelulárny priestor

Intracelulárny priestor

Obrázok 1. Mechanizmus účinku inverzného agonistu.

Vysvetlivky: H = histamín, aH1 = antihistaminikum, Gq/11 = G proteín
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3 hodín. V ďaľších farmakokinetických paramet-
roch sa jednotlivé antihistaminiká dosť odlišujú. 
Distribučný objem, ktorý vyjadruje viac pomernú 
hodnotu než absolútne číslo sa pohybuje od 0,33 
l/kg pri levocetirizíne až po viac ako 100 l/kg pri 
loratadíne a ebastine. Väzba na plazmatické biel-
koviny je pri akrivastine 50 %, ale pri cetirizine, 
levocetirizine a desloratadine až 95 %. Podobne 
je to pri polčase eliminácie, ktorý má akrivastín 2 
hodiny a desloratadín 27 hodín. 

Z praktického hľadiska je dôležité poznať lie-
kové interakcie a spôsob eliminácie. Biologickú 
dostupnosť ovplyvňuje niekoľko transportných 
mechanizmov, najmä transportné proteíny závislé 
na ATP a systém P-glykoproteínov. Induktor P-gly-
koproteínu ako je rifampicín, alebo jeho inhibítory 
ako sú erytromycín a ketokonazol, dokážu významne 
ovplyvniť absorpciu a elimináciu napríklad fexofena-
dinu. Väčšina antihistaminík prvej generácie a časť 
antihistaminík druhej generácie (azelastin, ebastin, 
loratadin a desloratadin) sa vo veľkej miere metabo-
lizuje v pečeni prostredníctvom cytochromoxidázy 
P450. Súčasné použitie inhibítorov tohto enzyma-
tického komplexu ako sú makrolidové antibiotiká 
a imidazolové antimykotiká môžu významne zvýšiť 
plazmatickú koncentráciu týchto antihistaminík. 
Štúdie na zdravých dobrovolníkoch v prípade mole-
kuly desloratadínu nepreukázali, že by za bežných 
okolností a pri štandardnom dávkovaní išlo o klinicky 
významnú interakciu. 

Viaceré antihistaminiká nepodliehajú metabo-
lizmu a vylučujú sa z organizmu nezmenené. Až 
85 % levocetirizínu sa vylučuje v pôvodnej forme 
močom a 80 % fexofenadinu sa vylučuje v pôvod-
nej forme žlčovými cestami a následne stolicou. 
Poruchy v týchto systémoch môžu preto podstatne 
ovplyvniť plazmatickú koncentráciu lieku. Vyššia 
renálna clearence u detí do 6 rokov je dôvodom na 

rozdelenie dennej dávky v prípade cetirizinu a levo-
cetirizinu na dve časti.

Na hodnotenie farmakodynamických vlastností 
ako sú rýchlosť nástupu účinku, intenzita účinku 
a dĺžka jeho trvania sa využívajú najmä kožné 
testy inhibície histamínovej reakcie a hodnotenie 
potlačenia symptómov po expozícii alergénom. 
Tieto štúdie potvrdili, že klinický účinok celkovo 
podávaných antihistaminík je podstatne dlhší ako 
by bolo možné očakávať podľa koncentrácií lieku 
v plazme. Súvisí to s vysokým pomerom lieku v tka-
nivách a v plazme. Lokálne podávané antihistami-
niká majú rýchlejší nástup účinku, ale pretože sú 
neustále vyplavované slzami a nosným sekrétom, 
majú podstatne kratší klinický účinok ako by vyplý-
valo z ich eliminačných polčasov a musia sa preto 
podávať každých 12 hodín. 

Účinok antihistaminík

Antihistaminiká predovšetkým chránia pred 
reakciou na uvoľnený histamín, ale súčasne aj potlá-
čajú už navodenú reakciu na slizniciach dýchacích 
ciest, gastrointestinálneho traktu, na koži, ale aj v ce-
lom organizme. Klinicky sa to prejavuje potlačením 
svrbenia, kýchania, sekrécie a kongescie. 

V prípade väčšiny antihistaminík sa pozorovali 
protialergické aj protizápalové vlastnosti. Časť pro-
tizápalových účinkov je sprostredkovaná H1 recep-
torom, časť je nezávislá na receptore (tabuľka 3). 
Medzi účinky, ktoré sú nezávislé na receptore patrí 
schopnosť potláčať uvoľňovanie histamínu z buniek 
ako sú mastocyty a bazofily, a schopnosť tlmiť aktivá-
ciu zápalových buniek. Ide o nešpecifický jav, ktorý 
sa pozoroval v experimente pri použití vysokých 
dávok. Predpokladá sa, že je výsledkom inhibičného 
pôsobenia antihistaminika na iónové kanály a na 
enzýmy, ktoré sú závislé od vápniku. Význam pre 
bežnú klinickú prax nie je zatiaľ úplne jasný.

Príkladom protizápalového účinku, ktorý je 
sprostredkovaný väzbou na receptor je zníženie 
expresie adhezívnych bielkovín, a tým potlačenie 
migrácie zápalových buniek. Tu sa predpokladá, 
že antihistaminikum znižuje aktivitu nukleárneho 
faktora kappa B (NFκB). Tento transkripčný faktor 
zodpovedá, za expresiu mnohých génov, ktoré 
regulujú tvorbu prozápalových cytokínov a adhe-
zívnych molekúl. Histamín pôsobí práve cez tento 
mechanizmus. Protizápalový účinok antihistaminík 
sa podarilo preukázať porovnaním koncentrácie 
zápalových mediátorov v sekréte slizníc nosa a očí 
pred a po expozícii alergénom. 

Hoci existuje málo kontrolovaných porovnáva-
cích štúdií, vo všeobecnosti sa protizápalový účinok 
antihistaminík považuje za neporovnateľne slabší 
ako účinok napríklad kortikosteroidov. 

Klinické indikácie

O účinnosti antihistaminík prvej generácie pri liečbe 
jednotlivých alergických ochorení nemáme v zmysle 
súčasných kritérií na overovanie účinnosti (rando-
mizácia, kontrolovaný dizajn, štatistické hodnotenie 
a dĺžka trvania sledovania) dostatok údajov. V prípade 
antihistaminík 2. generácie existuje celý rad štúdií, ktoré 
spĺňajú náročné kritériá. Tieto štúdie potvrdili účinnosť 
antihistaminík pri liečbe sezónnej a celoročnej alergickej 
rinokonjunktivitídy a pri chronickej urtikárii. 

Všetky takéto štúdie potvrdili, že najvyššia 
účinnosť sa dosahuje pri pravidelnom podávaní. 
Pravidelné a dlhodobé podávanie nevedie k pok-
lesu účinnosti ani k vzostupu nežiaducich účinkov. 
Antihistaminiká nepotláčajú účinok leukotriénov ani 
mnohých ďalších zápalových mediátorov a preto 
pochopiteľne nemôžeme od nich očakávať úplné 
vymiznutie všetkých príznakov alergie. 

Pri alergickej rinokonjunktivitíde potláčajú 
antihistaminiká kýchanie, svrbenie nosa a očí, 

Tabuľka 2. Rozdelenie antihistaminík podľa chemickej štruktúry a funkčných vlastností.

Chemická skupina 1. generácia 2. generácia

Etylendiamíny antazolin (SPERSALLERG†), pyrilamin, tripelennamin

Etanolamíny carbinoxamin, clemastin (TAVEGYL), dimenhydrinat, 
diphenhydramin, doxylamin, phenyltoloxamin

Alkylamíny brompheniramin, chlorpheniramin, dimethinden (FENIS-
TIL), pheniramin (FERVEX), triprolidin

acrivastin

Piperazíny buclizin, cyclizin, hydroxyzin, meclizin, oxatomid cetirizin (ALERID, CETIGEN, CETIRIZIN-RATIOPHARM, 
CETIRIZIN-SL, CETIRIZIN SANDOZ, ZODAC, ZYRTEC), 
levocetirizin (XYZAL)

Piperidíny azatadin, cyproheptadin, diphenylpyralin, ketotifen 
(KETOF, KETOTIFEN, ZADITEN)

desloratadin (AERIUS), ebastin (KESTINE), fexofenadin 
(FEXOSTAD, FIXIT, TELFAST), levocabastin (LIVOSTIN), 
loratadin (CLARITINE, EROLIN, FLONIDAN, LORANOL, 
LORATADIN SL, LORATADIN-RATIOPHARM), mizolas-
tin, olopatadin

Fenotiazíny promethazin (PROTHAZIN, COLDREX NOČNÁ LIEČ-
BA) cyproheptadin (PERITOL), azatadin, thiethylperazín 
(TORECAN)

Iné Bisulepin (DITHIADEN) azelastin (ALERGODIL), emedastin, epinastin
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vodový výtok z nosa a opuch nosnej sliznice. 
Výber antihistaminika pre individuálneho pacienta 
určuje v prvom rade bezpečnosť, spôsob podávania 
(frekvencia, lieková forma) a pacientove preferen-
cie. Antihistaminiká sú v tejto indikácii liekom voľby 
a sú rovnako účinné, alebo účinnejšie ako kromony, 
nedokromyl a antileukotriény. Viaceré antihistami-
niká sú súčasťou kombinovaných prípravkov, najmä 
s pseudoefedrinom, ktorý zvyšuje dekongestívny 
účinok lieku. 

V poradí druhou najvýznamnejšou indikáciou 
antihistaminík je urtikária. Antihistaminiká znižujú 
počet a veľkosť morf. Potláčajú svrbenie a edém. 
V prípade akútnej urtikárie je účinnosť 1. a 2. gene-
rácie približne rovnaká, ale pri 2. generácii môžeme 
dávku zdvojnásobiť až strojnásobiť, bez vyvolania 
klinicky významnejších nežiaducich účinkov. Pri 
chronickej urtikárii je účinok rovnaký bez ohľadu 
na to, či ide o reakcie podmienené IgE, alebo o fyzi-
kálne reakcie typu cholinergnej a chladovej urtikárie, 
alebo o liečbu dermografizmu. Antihistaminiká nie 
sú účinné pri urtikariálnej vaskulitíde a hereditárnom 
angioedéme. 

Podstatne menej dôkazov máme o účinnosti 
antihistaminík pri atopickej dermatitíde. Potlačenie 
svrbenia je často nedostatočné, pretože sa na ňom 
okrem histamínu podieľajú aj zápalové mediátory 
ako sú neuropeptidy, proteázy, eikozanoidy a iné. 
Mnohí lekári zastávajú názor, že antihistaminiká 1. 
generácie sú účinnejšie pri potlačení pruritu pre svoj 
sedatívny účinok. Viaceré štúdie ale ukázali, že aj 
antihistaminiká 2. generácie tlmia svrbenie a znižujú 
potrebu lokálnych kortikoidov, avšak potrebné sú 
vyššie dávky.

Medzi ďalšie indikácie patrí liečba anafylaxie. 
Antihistaminiká nemôžu byť v žiadnom prípade 
náhradou za adrenalín. Využívajú sa v prevencii 
systémovej reakcie pri alergénovej imunoterapii, 
u pacientov s vysokým rizikom poštipnutia hmyzom, 
na ktorý sú alergickí, alebo pri prevencii potravinovej 
alergie. 

H1 antihistaminiká sa v klinickej praxi využí-
vajú v liečbe celého radu ďalších ochorení ako sú 

mastocytóza, polycytemia vera, neurofibromatóza, 
eozinofilná gastroenteritída, aftózne ulcerácie, ale 
aj chronický únavový syndróm. Ide zväčša o em-
pirický prístup, i keď sa môže zakladať na správ-
nom teoretickom predpoklade. Napríklad v prípade 
mastocytózy je plazmatická koncentrácia histamínu 
zvýšená a antihistaminikum do veľkej miery potláča 
symptómy. 

Používanie antihistaminík pri liečbe infekcií 
horných dýchacích ciest, pri zápale stredoušia, 
sinusitíde, alebo pri astme v prípade, že pacient 
netrpí súčasne alergickou rinitídou nie je podložené 
dôkazmi o účinnosti v takejto indikácii. 

Nežiaduce účinky 

V súvislosti s antihistaminikami 1. generácie 
bolo opísaných veľké množstvo nežiaducich účinkov. 
Predovšetkým sú to účinky vyplývajúce z pôsobenia 
na CNS, z antimuskarínového a anticholinergného 
účinku ako sú suchosť v ústach, zahmlené videnie, 
poruchy močenia, poruchy GIT motility a s tým spo-
jené bolesti brucha. Uvádzajú sa aj prípady pancy-
topénie a ikterus. 

Vplyv na CNS sa prejaví predovšetkým spa-
vosťou a zníženou psychomotorickou výkonnosťou. 
Tieto účinky sa prejavujú oveľa častejšie ako si uve-
domujeme a najmä u detí sú často podceňované. 
V prípade peľovej alergie, ktorá sama osebe spô-
sobuje útlm, podanie antihistaminika 1. generácie 
tento útlm ešte prehĺbi. Podľa jednej analýzy mala 
liečba sedatívnym antihistaminikom za následok 
trikrát vyššie riziko dopravnej nehody u chodcov, 
ktorí boli takto liečení. Často sa odporúča užívať 
sedatívne antihistaminikum na noc, keď sa tlmivý 
účinok neprejaví. Pretože antihistaminiká narušujú 
aj spánkové procesy, veľmi často sa vyskytne na 
druhý deň ospalosť navodená nedostatkom efek-
tívneho spánku.

Antihistaminiká druhej generácie sú podstatne 
bezpečnejšie a v terapeutických dávkach zväčša 
nemajú významnejší sedatívny ani anticholinergný 
účinok. Niektoré, ako napríklad cetirizín, majú 
v porovnaní s placebom mierny sedatívny účinok. 

V prípade loratadínu sa takýto účinok môže prejaviť 
pri prekročení terapeutickej dávky, pri fexofenadine 
sa sedatívny účinok neprejavil ani pri trojnásobnej 
terapeutickej dávke. Ojedinele sa mierny sedatívny 
účinok zistil aj pri lokálne podávaných (intranazál-
nych a očných) typoch antihistaminík.

Vo všeobecnosti sú sedatívne účinky antihis-
taminík 2. generácie klinicky nevýznamné. Naprík-
lad 18 mesačné sledovanie liečby cetirizinom u detí 
nepreukázalo žiadny vplyv na vývoj ich psychomo-
torických funkcií. 

Donedávna bol najobávanejším nežiaducim 
účinkom vplyv na draslíkové kanály v myokarde 
s následnými poruchami srdcového rytmu. Tento 
efekt sa zriedkavo pozoroval aj pri niektorých 
antihistaminikách 1. generácie. Masívnym rozšíre-
ním nesedatívnych liekov ako astemizol a terfenadín 
sa výskyt takýchto nežiaducich účinkov zvýšil, čo 
viedlo k zastaveniu ich výroby. U žiadneho z dnes 
používaných antihistaminík 2. generácie nebol pre-
ukázaný kardiotoxický účinok.

Predávkovanie antihistaminikom z dôvodu 
náhodného požitia, alebo úmyselnej otravy sa pre-
javí letargiou, nadmernou ospalosťou až kómou. 
U dojčiat a menších detí sa predávkovanie môže 
paradoxne prejaviť dráždivosťou, hyperreaktivitou, 
nespavosťou, vizuálnymi halucináciami až cereb-
rálnymi kŕčmi. Anticholinergné účinky sa prejavia 
suchosťou slizníc, zvýšenou telesnou teplotou, 
začervenaním kože, mydriázou, retenciou moču, 
zníženou črevnou motilitou a tachykardiou.

Predávkovanie antihistaminikom vyžaduje moni-
torovanie vitálnych funkcií, EKG a stavu vedomia aj 
napriek tomu, že nebolo u dnes používaných antihis-
taminík hlásené úmrtie.

Liečba v období gravidity a laktácie

Všetky antihistaminiká prechádzajú placentár-
nou bariérou. V prípade fexofenadinu, azelastinu 
a levocabastinu sa v experimente na zvieratách 
dokázali určité teratogénne účinky. Ich použitie 
u gravidných žien je preto možné len v prípade, že 
výhody prevyšujú možné riziko (kategória C). V prí-

Tabuľka 3. Protizápalové účinky antihistaminík.

Závislé na H1 receptore Nezávislé na H1 receptore

 Inhibujú uvolnenie preformovaných chemických mediatorov zápalu (napr. histamín, 
PGD2, PAF, thromboxany, kiníny, tryptáza, cytokíny) z mastocytov a bazofilov po 
stimulácii 

 Inhibujú aktiváciu zápalových buniek
 Inhibujú novotvorbu  prozápalových produktov metabolizmu kyseliny arachidono-

vej LTB4 , LTC4, super oxidových radikálov, neutrofilovej elastázy a eozinofilného 
kationického proteínu

 Znižujú expresiu adhezívnych proteínov (ICAM-1, VCAM-1) na epitelialnych bun-
kách

 Inhibujú expresiu NFκB spolu s inhibíciou tvorby cytokínov (IL-1b, IL-6, IL-8, TNFa, 
GM-CSF)

 Inhibujú aktiváciu prozápalových buniek a tvorbu produktov ako sú superoxidové 
radikály, LTB4, LTC4, neutrofilová elastáza, eozinofilový kationický proteín

 Inhibujú migráciu, akumuláciu a aktiváciu (chemotaxiu) eozinofilov, neutrofilov, 
bazofilov a ďalších zápalových buniek

Vysvetlivky: PGD2 = prostaglandín D2, PAF = faktor aktivujúci trombocyty, LTB4 a LTC4 = leukotrién B4 a C4, ICAM-1 = intercelulárna adhezívna molekula 
1, VCAM 1 = vaskulárna celulárna adhezívna molekula 1, NFkB = nukleárny faktor kB, IL = interleukín, TNFa = tumory nekrotizujúci faktor alfa, GM-CSF = 
faktor stimulujúci rast kolónií granulocytov a makrofágov. 
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pade cetirizinu a loratadinu sa teratogénne účinky 
nezistili a preto sú považované za bezpečnejšie 
(kategória B). Pomerne často sa stáva, že budúca 
mamička užíva antihistaminikum v prvom trimestri, 
ešte predtým než sa gravidita potvrdí testom. Nap-
riek tomu sa doteraz nepreukázalo, že by antihista-
miniká druhej generácie zvyšovali výskyt vrodených 
vývojových chýb. 

Približne 0,1 % dávky antihistaminika podanej 
matke sa vylučuje aj do materského mlieka. Doj-
čené dieťa môže mať preto v prípade, že matka 
požila sedatívne antihistaminikum príznaky dráždi-

vosti, alebo ospalosti, až útlm dýchania. U druhej 
generácie antihistaminík sa vplyv na dojčené dieťa 
nepreukázal.

Záver

Narastajúci počet alergických detí vedie k stále 
rozsiahlejšiemu používaniu antihistaminík. Stále 
väčší počet antihistaminík sa uvoľňuje pre lekárov 
primárneho kontaktu, alebo k voľnému predaju 
pre pacienta. Z týchto dôvodov je dôležité, aby sa 
s touto skupinou liekov podrobnejšie oboznámili 
všetci lekári a aby sa naučili poznať ich prednosti, 

ale aj riziká. V budúcnosti môžeme očakávať, že sa 
na farmaceutickom trhu objavia ďalšie, nové antihis-
taminiká s novými vlastnosťami, prípade kombinácie 
antihistaminík s inými účinnými látkami. 
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