
Utiliza casos clínicos para motivar o aluno a considerar as variadas indicações 

dos anti-histamínicos (AH) na prática clínica e a escolher a melhor droga 

conforme a clínica. Divulga a lista de fármacos da farmácia universitária e discute 

as opções atuais e alternativas possíveis. Apresenta os grupos de AH de 1ª e 2ª 

geração. Aborda tópicos de farmacocinética, mecanismo de ação e efeitos 

colaterais. Incentiva elaborar tabela pessoal (Passo 3 da Prescrição Racional de 

Medicamentos) com os fármacos considerando eficácia, segurança, comodidade 

e custo. 
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ANTI-HISTAMÍNICOS 



 Como você agiria/prescreveria diante de 

paciente... 

1. com queixa de epigastralgia e tem intolerância aos IBPs? 

2. que após o uso de Cotrimoxazol apresenta prurido 

generalizado? 

3. Com prurido e forte componente psicogênico? 

4. com quadro de rinite alérgica? 

5. com rinossinusite viral e intenso sintoma respiratório? 

6. que pede um fármaco para evitar cinetose? 

7. com náuseas, tonteira e dificuldade de sustentar a 

cabeça? 

8. Criança (ou adulto) com pouco apetite... 

9. com distonia pelo uso de metoclopramida? 

 

 

 



http://www.proex.uff.br/ 

 

O que está faltando  

 nesta lista? 
_______ 

Quais você utilizaria 

para os casos acima? 

 



http://www.proex.uff.br/ 

Em que caso clínico 

 você utilizaria o 

 fármaco marcado? 

__________________ 



http://www.proex.uff.br/ 

diversos... 

________________ 

________________ 
________________ 

________________ 

________________ 



Histamina 

 Histamina: 2-(4- imidazolil) etilamina.  

    Molécula hidrofílica 

 Importante mediador químico das reações 

alérgicas.  

 Os níveis mais altos no corpo humano são 

encontrados na pele, pulmões e mucosa 

intestinal. Histos = tecido (grego) 

 O mastócito é o principal depósito de histamina, 

onde é armazenada em forma de grânulos. 



Liberação da Histamina 

 



Histamina 



A histamina atua em 4 tipos de receptores 

 Ações da Histamina: 

● Vasodilatação (receptores   H1 - fase inicial e  
      H2 - fase tardia) 

● Aumento da permeabilidade vascular (receptor H1) 

● Contração dos vasos de maior calibre (receptor H1) 

● Prurido (receptor H1) 

● Estimula a secreção gástrica (receptor H2) 

● Estimula terminações nervosas no SNC 

(receptores H1, H2 e H3) 



A tríplice resposta de Lewis (1927) 

Vermelhidão =  

Vasodilatação por ação direta 

Rubor mais brilhante =  

resplandescência 

Vasodilatação por ação axonal 

urticária = 

Reflete capacidade de  

↑ a permeabilidade capilar 

HISTAMINA 

adapt de Goodman Gilman, p. 488 



Características dos RECEPTORES 

DA HISTAMINA 

H1 -  sinaliza pós receptor via proteína G:  IP3, diacilglicerol e Ca intracelular 

No músculo liso dos brônquios, endotélio vascular intestino e útero, 
cérebro 

H2 – Age via ptn G e adenilato ciclase:  AMPc 

células parietais gástricas; músculo cardíaco; mastócito; SNC 

H3 – Age via ptn G e adenilato ciclase: ↓ AMPc 

plexos mioentéricos; SNC: neurônios auto-receptores pré-sinápticos, 
que mediam inibição por feedback da liberação e síntese de 
histamina hetero-receptores, que controlam a liberação de outros 
transmissores, principalmente no SNC. Agonistas causam sono. 

H4 - Age via ptn G: ↓ AMPc e  Ca intracelular 

Céls de origem hematopoiética; mucosa gástrica. 

 Golan, 2009   

Goodman, 2006. 11ª Ed. pg 564. 



Recomendamos a leitura de GOLAN, David (ed.). Princípios de Farmacologia - A 

Base Fisiopatológica da Farmacologia, 3ª edição. Guanabara Koogan, 2014. 



Características dos RECEPTORES 

DA HISTAMINA 

H3 – Age via ptn G e adenilato ciclase: ↓ AMPc 

plexos mioentéricos;  

SNC: neurônios auto-receptores pré-sinápticos, que mediam inibição por 
feedback da liberação e síntese de histamina hetero-receptores, que 
controlam a liberação de outros transmissores, principalmente no SNC. 
Agonistas causam sono. 

H4 - Age via ptn G: ↓ AMPc e  Ca intracelular 

 Céls de origem hematopoiética; mucosa gástrica. Golan, 2009    

 H3 and H4 Antihistamines 
 Although specific H3 and H4 receptor antagonists have been developed, no drugs have 

been approved for clinical use. Based on the functions of H3 receptors in the CNS, H3 

antagonists have potential in the treatment of sleeping disorders, ADHD, 

epilepsy, cognitive impairment, schizophrenia, obesity, neuropathic pain, 

and Alzheimer's disease.  

 Because of the unique localization and function of H4 receptors, H4 antagonists are 

promising candidates to treat inflammatory conditions such as allergic rhinitis, 

asthma, rheumatoid arthritis, and possibly pruritus and neuropathic pain. 

 
Goodman, 2010. 11ª Ed. 



Possíveis usos do fármaco histamina: 

 Teste de Função Pulmonar – aerossóis de 

histamina como teste provocativo para 

evidenciar hiper-reatividade brônquica. 

 Controle positivo em testes cutâneos de 

sensibilidade. 
 Pesquisar a capacidade do estômago de secretar ácido; 

 Investigação de Feocromocitoma: histamina causa liberação de 

catecolaminas pelas células da medula adrenal em portadores de 

feocromocitoma, efeito praticamente indetectável em indivíduos sadios. 



RECEPTORES H1: 

 apresentam uma afinidade > pela histamina. 

 São ativados com baixas doses de histamina. 

 promovem uma resposta dilatadora RÁPIDA de 

CURTA DURAÇÃO.  

ANTI-HISTAMÍNICOS: 

 Possuem grande semelhança com a molécula de 

histamina, apresentando o grupamento etilamina 

em suas estruturas. 

2ª Geração: ionizados em pH fisiológico (não sofrem rápida difusão através da 

membrana); ligam-se com alta afinidade à albumina, bem como à bomba de efluxo 

de P-glicoproteína na superfície luminal do endotélio vascular, limitando sua 

distribuição ao SNC.   GOLAN, David (ed.). Princípios de Farmacologia - A Base 

Fisiopatológica da Farmacologia, 3ª edição. Guanabara Koogan, 02/2014 



 FARMACODINÂMICA 
 

Por semelhança estrutural, os anti-histamínicos 
interagem com os receptores H1 que parecem 

coexistir em dois estados de conformação -  ativa e 
inativa – que estão em equilíbrio na ausência de 

histamina ou de anti H1.  

 

Os anti-histamínicos são atualmente considerados 

Agonistas inversos  seu efeito irá depender 
do estado do receptor. 

 
Princípios de Farmacologia  

Golan, 2009 
Pg 723 
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mastócito 



CLASSIFICAÇÃO DOS  
BLOQUEADORES DOS RECEPTORES H1  

Classe     Drogas 

  Anti-histamínicos de Primeira Geração  

Etanolaminas    Carbinoxamina           Naldecon® 

      Difenidramina    Benalet ® Caladryl ®   

      Difenilpiralina 

      Dimenidrinato             Dramin® 

      Doxilamina                 Silomat Plus® 

Etilenidiaminas    Antazolina 

      Clemizol 

      Mepiramina (Pirilamina) 

      Tripelenamina 

Alquilaminas      Bronfeniramina = bromofeniramina     Decongex, Dimetapp® 

      Clorfeniramina            Benegrip® 

      Dexclorfeniramina      Polaramine® 

      Dimetindeno 

      Feniramina 

      Triprolidina 

Piperazinas    Ciclizina 

      Hidroxizina 

      Meclizina 

Fenotiazinas    Isotipendila 

      Prometazina             Fenergan® 

Piperidina de 1ª Ger.   Ciproeptadina 

      Fenindamina 



CLASSIFICAÇÃO DOS  
BLOQUEADORES DOS RECEPTORES H1 

 
Classe     Drogas 

  Anti-histamínicos de Segunda Geração 
Piperidinas    Astemizol #               

     Azatadina 

      Azelastina 

      Ebastina  Ebastel ® 

      Epinastina  

      Fexofenadina     Allegra® 

      Terfenadina # 

      Loratadina          Claritin® 

       Desloratadina  Desalex® 

      Rupatadina  Rupafin ®  

Piperazina de 2ª ger.   Cetirizina 

      Bilastina  Alektos® 20mg 
# interações no metabolismo hepático com outras drogas  arritmia e morte. 

  retirados do mercado. 

 



http://www.proex.uff.br/ 

diversos... 

________________ 

________________ 
________________ 

________________ 

________________ 



 



FARMACOCINÉTICA dos anti-histamínicos 

 bem absorvidos por vias oral e parenteral 

 Como regra geral, os de 1a geração são lipossolúveis 
e os de 2a geração pouco penetram no SNC.. 

 início de ação: 15 a 30 minutos após uso oral 

 Biotransformação: hepática. Alguns envolvem citocromo 

P450 = possibilidade de interação. 

 Eliminação: via renal ou fecal 

 Em geral, os anti-H1 mais modernos, ditos de 2a 

geração, têm maior duração de ação 

       

Comodidade posológica  

Segurança: < penetração na BHE (< efeitos centrais). 



 FARMACODINÂMICA 
 Competem com a histamina pelos seus receptores 

 Os de 2ª ger. também atuam na inibição da liberação 
de histamina pelos mastócitos. 

 competitivos  > efeito se usados antes dos 
aparecimento dos sintomas alérgicos. em muitos 
casos, é difícil atingir e manter uma concentração adequada do 
AH, capaz de deslocar a histamina de seu receptor e bloqueá-lo. 

 Devido à semelhança estrutural entre várias aminas 
biogênicas, não é incomum que anti-histamínicos 
atuem em outros receptores.  

Principalmente as de 1ª geração apresentam atividade:  

 Anticolinérgica (1ª geração).,  

 alfa bloqueadora e  

 anti-serotoninérgica (ciproheptadina). 
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EFEITOS COLATERAIS 
dos anti-histamínicos 

 O maior determinante dos efeitos colaterais é 

a resistência ou sensibilidade individual 

aos efeitos potenciais de cada droga. 

 Nos casos de tratamento prolongado com 

bloqueador H1 poderá haver tolerância não 

só aos efeitos colaterais, mas também aos 

efeitos terapêuticos da droga.  



EFEITOS COLATERAIS dos anti-histamínicos 

 Sonolência, lassidão, fadiga, fraqueza, depressão, 
hiporreflexia. 

 Na intoxicação aguda o maior perigo relaciona-se com 
efeitos excitatórios centrais: ataxia, incoordenação, 
delírio, coma, tinnitus, vertigem, diplopia, visão 
turva, midríase, insônia, cefaléia, tremores, 
parestesia, paralisia, síncope.  

 Febre, hipertermia intensa (confunde com intox. atropínica) 

 Taquicardia, hipertensão, hipotensão, alterações no ECG 

(retirados astemizol e terfenadina).  

 Náuseas, perda de apetite, vômitos, constipação, 
diarréia.  

 Disúria, aumento da freqüência urinária, retenção urinária. 
Ressecamento de boca, nariz e garganta.  

 Leucopenia, agranulocitose, anemia hemolítica, hepatite. 
Fotossensibilidade. (fenotiazinas) 

# Goodman e Penildon Silva 



Atenção: 

Embora não existam evidências de efeitos teratogênicos, os 

anti-histamínicos devem ser evitados durante a gravidez. 

Riscos descritos#:  

 disfunção plaquetária,  

 icterícia do RN prematuro e  

 possíveis sintomas extrapiramidais. 

Quando for imperiosa sua indicação poderão ser criteriosamente 

utilizados por especialistas acostumados com seu manuseio.   

# Penildon Silva 



Strategy of treatment of pruritus during pregnancy. The 

Drugs and Pregnancy Study Group  

Ann Pharmacother ;28:17-20.  

The main recommendations for treatment of pruritus during 

pregnancy are to begin with topical treatment; emollient 

bath additives, moisturizing cream, talc. If insufficient, a 

systemic treatment should be added.  

Antihistamines are prescribed first: hydroxyzine or 

dexchlorpheniramine is used during the first 2 

months. From the third month, the same agents can be 

used, as can mequitazine.  

The duration of treatment can be up to 10 days. The group's second 

choice was benzodiazepine (oxazepam) as second-line treatment.  

CONCLUSIONS: Strategies for treatment of diseases during 

pregnancy are not always well defined. 



INTERAÇÕES MEDICAMENTOSAS 
dos anti-histamínicos 

Cuidado na associação com: 

 barbitúricos,  

 benzodiazepínicos 

 álcool  

 com outras drogas depressoras do SNC pois 

há possibilidade de potencialização dos efeitos 

depressores desses agentes. 

 Alternativa: AH de 2ª geração. 

loratadina, desloratadina e fexofenadina são os únicos permitidos para uso por 

pilotos de aeronaves. GOLAN, David (ed.). Princípios de Farmacologia - A Base 

Fisiopatológica da Farmacologia, 3ª edição. Guanabara Koogan, 02/2014 



INTERAÇÕES MEDICAMENTOSAS 
dos anti-histamínicos 

Outros cuidados: 

 Podem ↑ efeitos anticolinérgicos de certas 

drogas (Atropina, Antidepressivos tricíclicos); 

 Podem antagonizar a ação de antiadrenérgicos 

usados no tratamento da Hipertensão Arterial. 

 Interação com Enzimas Hepáticas: ex. 

Terfenadina ou Astemizol foram retirados do 

mercado: problemas com Cetoconazol, Itraconazol 

ou Macrolídeos, prolongar QT no ECG e arritmias 

cardíacas graves. 



USOS TERAPÊUTICOS 
dos anti-histamínicos 



 resumo do uso clinico dos anti-H1 de 1ª e 2ª geração 

1ª geração:   

1. alívio sintomático de  alergias, tosse e resfriados (ex. bron- e 

clor-feniramina);  

2. como antieméticos e antivertiginosos (ex. meclizina, 

dimenidrinato, prometazina; betaistina) 

3. hipnóticos e sedativos {off-label e “over-the-counter”(OTC= venda 

livre)} (ex. difenidramina, prometazina). 

4. Orexígenos (ex. buclizina, ciproheptadina) 

 

2ª geração:  uso exclusivo para alergias incluindo rinite. 

ATENÇÃO QUANTO AOS COLATERAIS: 

efeitos indesejáveis da  maioria dos H1-antihistamínicos 1ª geração são: 

sono (> risco para motoristas) e 

reações atropina-like (ex. boca seca, constipação). 



 Como você agiria/prescreveria diante de 

paciente... 

1. com queixa de epigastralgia e tem intolerância aos IBPs? 

2. que após o uso de Cotrimoxazol apresenta prurido 

generalizado? 

3. Com prurido e forte componente psicogênico? 

4. com quadro de rinite alérgica? 

5. com rinossinusite viral e intenso sintoma respiratório? 

6. que pede um fármaco para evitar cinetose? 

7. com náuseas, tonteira e dificuldade de sustentar a 

cabeça? 

8. Criança (ou adulto) com pouco apetite... 

9. Paciente com distonia pelo uso de metoclopramida? 

 

 

 



Histamine actions as influenced by drugs 





 DROGAS ANTI-SECRETORAS DE ÁCIDO GÁSTRICO: 

 ANTI-HISTAMÍNICOS H2: 



 Como você agiria/prescreveria diante de 

paciente... 

1. com queixa de epigastralgia e tem intolerância aos IBPs? 

2. que após o uso de Cotrimoxazol apresenta prurido 

generalizado? 

3. Com prurido e forte componente psicogênico? 

4. com quadro de rinite alérgica? 

5. com rinossinusite viral e intenso sintoma respiratório? 

6. que pede um fármaco para evitar cinetose? 

7. com náuseas, tonteira e dificuldade de sustentar a 

cabeça? 

8. Criança (ou adulto) com pouco apetite... 

9. Paciente com distonia pelo uso de metoclopramida? 

 

 

 



USOS TERAPÊUTICOS 
dos anti-histamínicos 

 inibidores eficientes do prurido 

e eritema produzidos pela histamina. 

trata urticárias agudas e crônicas. 

 alívio da rinite e conjuntivite 

alérgicas agudas. 

•  utilidade variável no angioedema. 



Recomendamos a leitura de GOLAN, David (ed.). Princípios de Farmacologia - A 

Base Fisiopatológica da Farmacologia, 3ª edição. Guanabara Koogan, 2014. 



CLASSIFICAÇÃO DOS  
BLOQUEADORES DOS RECEPTORES H1 

 
Classe     Drogas 

  Anti-histamínicos de Segunda Geração 
Piperidinas    Astemizol #               

     Azatadina 

      Azelastina 

      Ebastina  Ebastel ® 

      Epinastina  

      Fexofenadina     Allegra® 

      Terfenadina # 

      Loratadina          Claritin® 

       Desloratadina  Desalex® 

      Rupatadina  Rupafin ®  

Piperazina de 2ª ger.   Cetirizina 

      Bilastina  Alektos® 20mg 
# interações no metabolismo hepático com outras drogas  arritmia e morte. 

  retirados do mercado. 

 



CLASSIFICAÇÃO DOS  
BLOQUEADORES DOS RECEPTORES H1  

Classe     Drogas 

  Anti-histamínicos de Primeira Geração  

Etanolaminas    Carbinoxamina           Naldecon® 

      Difenidramina       

      Difenilpiralina 

      Dimenidrinato             Dramin® 

      Doxilamina                 Silomat Plus® 

Etilenidiaminas    Antazolina 

      Clemizol 

      Mepiramina (Pirilamina) 

      Tripelenamina 

Alquilaminas  Bronfeniramina = bromofeniramina     Decongex, Dimetapp® 

      Clorfeniramina            Benegrip® 

      Dexclorfeniramina      Polaramine® 

      Dimetindeno 

      Feniramina 

      Triprolidina 

Piperazinas    Ciclizina;  Buclizina   

      Hidroxizina 

      Meclizina 

Fenotiazinas    Isotipendila 

      Prometazina             Fenergan® 

Piperidina de 1ª Ger.   Ciproeptadina 

      Fenindamina 



Carbinoxamina  



Difenidramina  

difenidrin 

50mg cx 25 amp x 1ml cristalia cloridrato de difenidramina 

http://consultaremedios.com.br/medicamento/difenidrin/RJ
http://consultaremedios.com.br/apresentacao/50mg+cx+25+amp+x+1ml/cloridrato+de+difenidramina/RJ
http://consultaremedios.com.br/apresentacao/50mg+cx+25+amp+x+1ml/cloridrato+de+difenidramina/RJ
http://consultaremedios.com.br/apresentacao/50mg+cx+25+amp+x+1ml/cloridrato+de+difenidramina/RJ
http://consultaremedios.com.br/fabricante/cristalia/RJ
http://consultaremedios.com.br/substancia/cloridrato+de+difenidramina/RJ


Difenidramina  



Doxilamina  



Drug Information Update - FDA approves Diclegis for 

pregnant women experiencing nausea and vomiting.  

 

On April 8, 2013, the U.S. Food and Drug Administration approved Diclegis 

(doxylamine succinate and pyridoxine hydrochloride) to 

treat pregnant women experiencing nausea and vomiting. 

 

Diclegis is a delayed-release tablet intended for women who 

have not adequately responded to conservative 

management of nausea and vomiting during pregnancy, 

such as dietary and lifestyle modifications.  

1) eating several small meals instead of three large meals,  

2) eating bland foods that are low in fat and easy to digest and 

3) avoiding smells that can trigger nausea. 



CLASSIFICAÇÃO DOS  
BLOQUEADORES DOS RECEPTORES H1  

Classe     Drogas 

  Anti-histamínicos de Primeira Geração  

Etanolaminas    Carbinoxamina           Naldecon® 

      Difenidramina       

      Difenilpiralina 

      Dimenidrinato             Dramin® 

      Doxilamina                 Silomat Plus® 

Etilenidiaminas    Antazolina 

      Clemizol 

      Mepiramina (Pirilamina) 

      Tripelenamina 

Alquilaminas  Bronfeniramina = bromofeniramina     Decongex, Dimetapp® 

      Clorfeniramina            Benegrip® 

      Dexclorfeniramina      Polaramine® 

      Dimetindeno 

      Feniramina 

      Triprolidina 

Piperazinas    Ciclizina;  Buclizina   

      Hidroxizina 

      Meclizina 

Fenotiazinas    Isotipendila 

      Prometazina             Fenergan® 

Piperidina de 1ª Ger.   Ciproeptadina 

      Fenindamina 



Dexclorfeniramina  



 Como você agiria/prescreveria diante de paciente... 

 

1. com queixa de epigastralgia e tem intolerância aos IBPs? 

2. que após o uso de Cotrimoxazol apresenta prurido 

generalizado? 

3. Com prurido e forte componente psicogênico? 

4. com quadro de rinite alérgica? 

5. com rinossinusite viral e intenso sintoma respiratório? 

6. que pede um fármaco para evitar cinetose? 

7. com náuseas, tonteira e dificuldade de sustentar a cabeça? 

8. Criança (ou adulto) com pouco apetite... 

9. Paciente com distonia pelo uso de metoclopramida? 

 

 

 



_______ 

Disponível na farmácia universitária 
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9. Paciente com distonia pelo uso de metoclopramida? 

 

 

 



PNDS: 

postnasal drip syndrome  

URTI : 

upper respiratory tract 

infection 

American College of Chest Physicians, 2006 

Downloaded from www.chestjournal.org 



Bronfeniramina = bromofeniramina 

http://www.consultaremedios.com.br 

http://www.consultaremedios.com.br/


 Como você agiria/prescreveria diante de 

paciente... 

1. com queixa de epigastralgia e tem intolerância aos IBPs? 

2. que após o uso de Cotrimoxazol apresenta prurido 

generalizado? 

3. Com prurido e forte componente psicogênico? 

4. com quadro de rinite alérgica? 

5. com rinossinusite viral e intenso sintoma respiratório? 

6. que pede um fármaco para evitar cinetose? 

7. com náuseas, tonteira e dificuldade de sustentar a 

cabeça? 

8. Criança (ou adulto) com pouco apetite... 

9. Paciente com distonia pelo uso de metoclopramida? 

 

 

 



CLASSIFICAÇÃO DOS  
BLOQUEADORES DOS RECEPTORES H1  

Classe     Drogas 

  Anti-histamínicos de Primeira Geração  

Etanolaminas    Carbinoxamina           Naldecon® 

      Difenidramina       

      Difenilpiralina 

      Dimenidrinato             Dramin® 

      Doxilamina                 Silomat Plus® 

Etilenidiaminas    Antazolina 

      Clemizol 

      Mepiramina (Pirilamina) 

      Tripelenamina 

Alquilaminas  Bronfeniramina = bromofeniramina     Decongex, Dimetapp® 

      Clorfeniramina            Benegrip® 

      Dexclorfeniramina      Polaramine® 

      Dimetindeno 

      Feniramina 

      Triprolidina 

Piperazinas    Ciclizina;  Buclizina   

      Hidroxizina 

      Meclizina 

Fenotiazinas    Isotipendila 

      Prometazina             Fenergan® 

Piperidina de 1ª Ger.   Ciproeptadina 
      Fenindamina 



Buclizina 



 

ciproeptadina 

 



 Como você agiria/prescreveria diante de 

paciente... 

1. com queixa de epigastralgia e tem intolerância aos IBPs? 

2. que após o uso de Cotrimoxazol apresenta prurido 

generalizado? 

3. Com prurido e forte componente psicogênico? 

4. com quadro de rinite alérgica? 

5. com rinossinusite viral e intenso sintoma respiratório? 

6. que pede um fármaco para evitar cinetose? 

7. com náuseas, tonteira e dificuldade de 

sustentar a cabeça? 

8. Criança (ou adulto) com pouco apetite... 

9. Paciente com distonia pelo uso de metoclopramida? 

 

 

 



 



USOS TERAPÊUTICOS 
dos anti-histamínicos 

cinetose, labirintite 

 A prometazina, dimenidrinato e 
difenidramina e meclizina são 

usados com êxito nas cinetoses e 
em distúrbios vestibulares como a 
Doença de Ménière, bem como 
outros tipos de vertigem. 

 

 Betaistina tem uso mais restrito em 
distúrbios vestibulares. 



USOS TERAPÊUTICOS 
dos anti-histamínicos 

_______ 
_______ 



   

CARACTERÍSTICAS FARMACOLÓGICAS Propriedades farmacodinâmicas 

O mecanismo de ação exato da betaistina encontra-se por esclarecer.  

 

Em estudos farmacológicos, observou-se que a betaistina apresenta uma ação 

agonista fraca sobre os receptores H1 e propriedades 

antagonistas marcantes sobre os receptores H3 do 

Sistema nervoso Central e do Sistema Nervoso 

Autônomo.  
Testes farmacológicos realizados em animais demonstram que o dicloridrato de 

betaistina melhora a circulação sanguínea do ouvido interno, 

provavelmente por ação relaxante nos esfíncteres pré-capilares da 

microcirculação do ouvido interno. 

Determinou-se, também, que a betaistina apresenta um efeito inibitório dose-

dependente na geração do pico neural nos núcleos vestibulares lateral e 

médio. 

A betaistina acelera a recuperação do vestíbulo após neurectomia,  

promovendo e facilitando a compensação vestibular. 

Este efeito, caracterizado por uma regulação no turnover e liberação de 

histamina, é mediado por antagonismo dos receptores H3. 
Bula do genérico  





Perspectivas de novos usos 
de anti-histamínicos  

 



Renger F. Witkamp. Pharm Res (2011) 28:1792–1818 

Perspectiva de uso do receptor H3 para tratar obesidade 



Renger F. Witkamp. Pharm Res (2011) 28:1792–1818 

Central histamine signaling has been implicated 

in appetite regulation, and inhibition of H1 

receptor signaling or stimulation of H3 receptors 

may also play a role in the weight gain associated 

with antipsychotic medication. 

Histamine signaling is auto-regulated by the 

presynaptic H3-histamine receptor, which inhibits 

histamine synthesis and release when activated. 

 

Both H1-receptor agonists and  

H3-receptor antagonists have been 

investigated as anti-obesity 

therapeutics.  
However, most attention has focused on the 

development of antagonists for the H3- 

receptor, since these are expressed almost 

exclusively in the central nervous 

system. 

Structures of the selective H3-

receptor antagonist, A-331440 and 

of betahistine. 

Perspectiva de uso do receptor H3 para tratar obesidade 



anti-histamínicos  
usados no Brasil 





_______ 

_______ 





_______ 
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“Entre todos os meus pacientes na segunda metade da 

vida, isto é, tendo mais de 35 anos, não houve um só cujo 

problema mais profundo não fosse constituído pela 

questão da sua atitude religiosa. Todos, em última 

instância, estavam doentes por terem perdido aquilo que 

uma religião viva sempre deu aos seus adeptos, e 

nenhum se curou realmente sem recobrar a atitude 

religiosa que lhe fosse própria”. 
   

Carl Gustav Jung (1875-1961), suíço, 

um dos fundadores da psicanálise:  


