
ОБЩАЯ ХАРАКТЕРИСТИКА ПРОДУКТА 

1. НАЗВАНИЕ ЛЕКАРСТВЕННОГО ПРЕПАРАТА 

Никсар® 20 мг, таблетки 

2. КАЧЕСТВЕННЫЙ И КОЛИЧЕСТВЕННЫЙ СОСТАВ 

В одной таблетке содержится 20 мг биластина. 

 

Полный список вспомогательных веществ см. в разделе 6.1.  

3. ЛЕКАРСТВЕННАЯ ФОРМА 

Таблетки. 

 

Овальные, двояковыпуклые таблетки белого цвета с насечкой (длина 10 мм, ширина 5 мм).  

Насечка предназначена исключительно для разламывания таблетки с целью облегчения 

проглатывания, а не для деления на части с одинаковой дозировкой.  

4. КЛИНИЧЕСКИЕ ХАРАКТЕРИСТИКИ 

4.1   Показания к применению 

Симптоматическое лечение при аллергическом риноконъюнктивите (сезонный и 

круглогодичный) и крапивнице. 

 Препарат Никсар® показан к применению у взрослых и подростков (в возрасте 12 лет и 

старше). 

4.2   Дозировка и способ применения 

Дозировка 

Взрослые и подростки (12 лет и старше) 

Рекомендуемая доза составляет 20 мг биластина (1 таблетка) 1 раз в сутки для облегчения 

симптомов аллергического риноконъюнктивита (сезонного и круглогодичного) и крапивницы. 

Таблетку следует принимать внутрь за 1 час до или через 2 часа после приема пищи или 

фруктового сока (см. раздел 4.5). 

 

Особые группы пациентов 

 

Пациенты педиатрического профиля 

Применение биластина при аллергическом риноконъюнктивите и крапивнице у детей в 

возрасте до 2 лет нецелесообразно.  

 

Длительность лечения 

 При аллергическом риноконъюнктивите препарат следует принимать только в период контакта 

с аллергенами. Пациентам с сезонным аллергическим ринитом лечение можно прекратить 

после разрешения симптомов и возобновить после их возвращения. Пациентам с 

круглогодичным аллергическим ринитом препарат можно непрерывно применять в течение 

периода контакта с аллергенами. У пациентов с крапивницей длительность лечения зависит от 

характера и продолжительности симптомов, а также от их динамики. 

 

 



Пациенты пожилого возраста 

Пациентам пожилого возраста коррекции дозы не требуется (см. разделы 5.1 и 5.2). 

 

Нарушение функции почек 

Исследования, проведенные у взрослых из групп особого риска (пациенты с нарушением 

функции почек) показывают, что у взрослых необходимости в корректировке дозы биластина 

нет (см. раздел 5.2). 

 

Нарушение функции печени 

Опыт клинического применения препарата у пациентов взрослого возраста с нарушением 

функции печени отсутствует. Однако, поскольку биластин не метаболизируется и выводится с 

мочой и калом в неизменном виде, увеличения системного воздействия выше безопасного 

уровня у взрослых пациентов можно не опасаться. Поэтому пациентам взрослого возраста с 

нарушением функции печени коррекция дозы не требуется (см. раздел 5.2). 

 

Способ применения: 

Для приема внутрь. 

Таблетки следует проглатывать и запивать водой. Препарат рекомендуется принимать в 

суточной дозе за один прием. 

4.3   Противопоказания 

Гиперчувствительность к действующему веществу или любому из вспомогательных веществ, 

перечисленных в разделе 6.1. 

4.4   Особые предупреждения и меры предосторожности при применении 

Пациенты педиатрического профиля 

 Эффективность и безопасность биластина при лечении детей в возрасте до 2 лет не 

установлены, и имеется лишь небольшой опыт клинического применения у детей в возрасте от 

2 до 5 лет; поэтому при лечении пациентов из этих возрастных групп биластин применять не 

следует.У пациентов с нарушениями функции почек средней или тяжелой степени 

одновременное применение биластина с ингибиторами P-гликопротеина, например с 

кетоконазолом, эритромицином, циклоспорином, ритонавиром или дилтиаземом может 

приводить к повышению концентрации биластина в плазме и, тем самым, к повышению риска 

возникновения его побочных действий. По этой причине пациентам с нарушениями функции 

почек средней и тяжелой степени биластин одновременно с ингибиторами P-гликопротеина 

применять не следует. 

 

В данном лекарственном препарате содержится менее, чем 1 ммоль натрия (23 мг) на таблетку, 

то есть практически «натрий не содержится». 

 

4.5   Взаимодействие с другими лекарственными средствами и другие виды 

взаимодействия 

Взаимодействие с пищевыми продуктами: Пища снижает биодоступность биластина после 

приема внутрь на 30%.  

 

Взаимодействие с грейпфрутовым соком: В случае применения биластина в дозе 20 мг 

одновременно с грейпфрутовым соком биодоступность биластина снижалась на 30%. 

Подобный эффект может наблюдаться и в случае других фруктовых соков. Степень 

уменьшения биодоступности может различаться в зависимости от производителя сока и 

фруктов, из которых он получен. Данное взаимодействие обусловлено ингибированием белка-

переносчика OATP1A2, в отношении которого биластин является субстратом (см. раздел 5.2). 



Снижать концентрацию биластина в плазме могут также лекарственные средства, являющиеся 

субстратами или ингибиторами OATP1A2 (например, ритонавир или рифампицин). 

 

Взаимодействие с кетоконазолом или эритромицином: При совместном приеме биластина 20 

мг один раз в сутки и кетоконазола 400 мг один раз в сутки или эритромицина 500 мг три раза в 

сутки наблюдается повышение значения AUC в 2 раза и повышение Cmax в 2 - 3 раза. Подобные 

изменения можно объяснить взаимодействием на уровне белков-переносчиков, отвечающих за 

выведение из клеток кишечника, так как биластин является субстратом P-гликопротеина и не 

метаболизируется (см. раздел 5.2). На профиль безопасности биластина, с одной стороны, и 

кетоконазола или эритромицина, с другой, эти эффекты, по-видимому, влияния не оказывают. 

Повышать концентрацию биластина в плазме могут и другие лекарственные препараты, 

являющиеся субстратами или ингибиторами P-гликопротеина (например, циклоспорин). 

 

Взаимодействие с дилтиаземом: В случае одновременного приема биластина в дозе 20 мг с 

дилтиаземом в дозе 60 мг Cmax биластина повышалась на 50%. Подобный эффект можно 

объяснить взаимодействием на уровне белков-переносчиков, отвечающих за выведение 

веществ из клеток кишечника (см. раздел 5.2); на профиль безопасности биластина этот эффект, 

по-видимому, влияния не оказывает. 

 

Взаимодействие с алкоголем: После одновременного применения алкоголя и биластина в дозе 

20 мг один раз в сутки психомоторные функции находились на том же уровне, что и после 

одновременного применения алкоголя и плацебо. 

 

Взаимодействие с лоразепамом: В случае одновременного применения биластина в дозе 20 мг 

один раз в сутки и лоразепама в дозе 3 мг один раз в сутки в течение 8 дней усиления 

подавляющего действия лоразепама на ЦНС выявлено не было. 

 

Пациенты педиатрического профиля 

Исследований взаимодействия с другими лекарственными средствами проводились только у 

взрослых. Поскольку клинический опыт применения биластина у детей совместно с другими 

лекарственными средствами, пищей или фруктовыми соками отсутствует, в настоящий момент 

при назначении биластина детям следует учитывать результаты исследований взаимодействия, 

полученные у взрослых. Клинические данные, на основании которых можно было бы сделать 

вывод о том, оказывают ли обусловленные взаимодействием изменения AUC и Cmax 

биластина влияние на его профиль безопасности, у детей отсутствуют. Ожидается, что степень 

взаимодействия с другими лекарственными средствами и прочие формы взаимодействия у 

пациентов педиатрического профиля в возрасте 12-17 лет будут сходными. 

4.6   Фертильность, беременность и лактация 

Беременность. Данные по применению биластина у беременных женщин ограничены или 

отсутствуют. 

В исследованиях на животных не отмечено прямого или косвенного вредного воздействия 

препарата на репродуктивную функцию (токсичность в отношении органов репродукции), 

роды или постнатальное развитие (см. раздел 5.3). В качестве меры предосторожности 

рекомендуется избегать применения препарата Никсар® во время беременности. 

 

Грудное вскармливание. Исследования в отношении того, переходит ли биластин в молоко у 

человека, не проводились. Имеющиеся в распоряжении данные фармакокинетики показали, что 

у животных биластин переходит в молоко матери (см. раздел 5.3). Решение о 

продолжении/прекращении кормления грудью или о прекращении лечения/воздержании от 

лечения препаратом Никсар® следует принимать с учетом пользы грудного вскармливания для 

ребенка и пользы от лечения биластином для матери. 

 

Фертильность: Клинические данные ограничены или же отсутствуют. В исследовании на 

крысах отрицательного влияния препарата на фертильность выявлено не было (см. раздел 5.3). 



4.7   Влияние на способность к управлению транспортными средствами и обслуживанию 

механизмов 

По данным исследования, проведенного с участием взрослых пациентов, в котором изучали 

влияние биластина на способность к управлению транспортными средствами, применение 

биластина в дозе 20 мг на данную способность влияния не оказывает. Однако, поскольку 

индивидуальная реакция на лекарственный препарат может варьировать, пациентам следует 

рекомендовать воздержаться от управления транспортными средствами и обслуживания 

механизмов до тех пор, пока не будет выяснен характер их индивидуальной реакции на 

биластин. 

4.8   Побочные действия 

Общий профиль безопасности  у взрослых пациентов и пациентов подросткового возраста 

В клинических исследованиях у взрослых пациентов и пациентов подросткового возраста, 

страдающих от аллергического риноконъюнктивита или хронической идиопатической 

крапивницы, частота возникновения нежелательных явлений на фоне применения биластина в 

дозе 20 мг была сопоставима с таковой у пациентов на фоне применения плацебо (12,7% и 

12,8%).  

Клинические испытания II и III фазы, проведенные во время клинической разработки, 

включали 2525 взрослых пациентов и пациентов подросткового возраста, принимавших 

биластин в различных дозах, 1697 из которых получали биластин в дозе 20 мг. В ходе этих 

клинических испытаний 1362 пациента получали плацебо. У пациентов, принимавших 

биластин в дозе 20 мг по поводу аллергического риноконъюнктивита или хронической 

идиопатической крапивницы, чаще всего отмечались такие НЛР, как головная боль, 

сонливость, головокружение и усталость. Приблизительно с такой же частотой эти 

нежелательные явления отмечались у пациентов, принимавших плацебо. 

 

Таблица с обобщенными данными о нежелательных реакциях у взрослых пациентов и 

пациентов подросткового возраста 

 

В таблице ниже приведены НЛР, связь которых с биластином признана, по крайней мере, 

возможной и которые в программе клинической разработки (N = 1697) были отмечены более 

чем у 0,1% пациентов, принимавших биластин в дозе 20 мг. 

 

Побочные действия распределяются по следующим категориям частоты: 

Очень часто (>1/10) 

Часто (от ≥ 1/100 до < 1/10)  

Иногда (от ≥ 1/1 000 до < 1/100)  

Редко (от ≥ 1/10 000 до < 1/1 000)  

Очень редко (< 1/10 000) 

Неизвестно (на основании имеющихся данных оценка частоты невозможна) 

 

Нежелательные реакции, возникающие редко и очень редко, а также те, частота которых 

неизвестна, в таблице не указаны. 
Органы или системы органов 

Биластин 

20 мг 

N=1697 

Все дозы 

биластина 

Дозы 

N=2525 

Плацебо 

N=1362 Частота Нежелательная реакция 

Инфекционные и паразитарные заболевания 

Иногда Герпес в области рта 2 (0,12%) 2 (0,08%) 0 (0,0%) 

Нарушения со стороны обмена веществ и питания 

Иногда Усиление аппетита 10 (0,59%) 11 (0,44%) 7 (0,51%) 

Нарушения психики 

Иногда 
Чувство тревоги 6 (0,35%) 8 (0,32%) 0 (0,0%) 

Бессонница 2 (0,12%) 4 (0,16%) 0 (0,0%) 

Нарушения со стороны нервной системы 

Часто Сонливость 52 (3,06%) 82 (3,25%) 39 (2,86%) 



Органы или системы органов 
Биластин 

20 мг 

N=1697 

Все дозы 

биластина 

Дозы 

N=2525 

Плацебо 

N=1362 Частота Нежелательная реакция 

Головная боль 68 (4,01%) 90 (3,56%) 46 (3,38%) 

Иногда Головокружение 14 (0,83%) 23 (0,91%) 8 (0,59%) 

Нарушения со стороны органов слуха и лабиринта 

Иногда 
Тиннитус 2 (0,12%) 2 (0,08%) 0 (0,0%) 

Вертиго 3 (0,18%) 3 (0,12%) 0 (0,0%) 

Нарушения со стороны сердца 

Иногда 

Блокада правой ножки пучка Гиса 4 (0,24%) 5 (0,20%) 3 (0,22%) 

Синусовая аритмия 5 (0,30%) 5 (0,20%) 1 (0,07%) 

Удлинение интервала QT на 

электрокардиограмме 
9 (0,53%) 10 (0,40%) 5 (0,37%) 

Другие отклонения на ЭКГ 7 (0,41%) 11 (0,44%) 2 (0,15%) 

Нарушения со стороны органов дыхания, грудной клетки и средостения 

Иногда 

Диспноэ 2 (0,12%) 2 (0,08%) 0 (0,0%) 

Дискомфорт в носу 2 (0,12%) 2 (0,08%) 0 (0,0%) 

Сухость в носу 3 (0,18%) 6 (0,24%) 4 (0,29%) 

Нарушения со стороны желудочно-кишечного тракта 

Иногда 

Боль в верхней части живота 11 (0,65%) 14 (0,55%) 6 (0,44%) 

Боль в животе 5 (0,30%) 5 (0,20%) 4 (0,29%) 

Тошнота 7 (0,41%) 10 (0,40%) 14 (1,03%) 

Дискомфорт в желудке 3 (0,18%) 4 (0,16%) 0 (0,0%) 

Диарея 4 (0,24%) 6 (0,24%) 3 (0,22%) 

Сухость во рту 2 (0,12%) 6 (0,24%) 5 (0,37%) 

Диспепсия 2 (0,12%) 4 (0,16%) 4 (0,29%) 

Гастрит 4 (0,24%) 4 (0,16%) 0 (0,0%) 

Нарушения со стороны кожи и подкожной клетчатки 

Иногда Зуд 2 (0,12%) 4 (0,16%) 2 (0,15%) 

Нарушения общего характера и реакции в месте введения препарата  

Иногда 

Усталость 14 (0,83%) 19 (0,75%) 18 (1,32%) 

Жажда 3 (0,18%) 4 (0,16%) 1 (0,07%) 

Улучшение прежнего 

состояния 
2 (0,12%) 2 (0,08%) 1 (0,07%) 

Пирексия 2 (0,12%) 3 (0,12%) 1 (0,07%) 

Астения 3 (0,18%) 4 (0,16%) 5 (0,37%) 

Данные лабораторных методов исследования 

Иногда 

Повышение уровня гамма-

глутамилтрансферазы  
7 (0,41%) 8 (0,32%) 2 (0,15%) 

Повышение уровня 

аланинаминотрансферазы 
5 (0,30%) 5 (0,20%) 3 (0,22%) 

Повышение уровня 

аспартатаминотрансферазы 
3 (0,18%) 3 (0,12%) 3 (0,22%) 

Повышение уровня креатинина 

в крови 
2 (0,12%) 2 (0,08%) 0 (0,0%) 

Повышение уровня 

триглицеридов в крови 
2 (0,12%) 2 (0,08%) 3 (0,22%) 

Повышение массы тела 8 (0,47%) 12 (0,48%) 2 (0,15%) 

 

Частота неизвестна (на основании имеющихся данных оценке не поддается): В течение 

пострегистрационного периода наблюдались ощущение сердцебиения, тахикардия, реакции 

гиперчувствительности (такие как анафилаксия, ангионевротический отек, одышка, сыпь, 

локализованный отек / местный отек и эритема) и рвота. 

 

Описание отдельных нежелательных реакций  

Сонливость, головная боль, головокружение и усталость наблюдались у пациентов, 

получавших 20 мг биластина или плацебо. Их частота составляла соответственно 3,06% и 

2,86% для сонливости; 4,01% и 3,38% для головной боли; 0,83% и 0,59% для головокружения и 

0,83% и 1,32% для усталости. 



Информация, полученная в ходе пострегистрационного наблюдения, подтвердила профиль 

безопасности, наблюдаемый во время клинической разработки. 

 

Пациенты педиатрического профиля 

Во время клинической разработки частота, тип и тяжесть нежелательных реакций у подростков 

(от 12 до 17 лет) были такими же, как и у взрослых. Информация, собранная в данной группе 

(подростки) во время пострегистрационного наблюдения, была подтверждена результатами 

клинических испытаний. 

 

Сообщение о подозреваемых нежелательных реакциях 

Сообщение о подозреваемых нежелательных реакциях после регистрации лекарственного 

препарата играет важную роль. Это позволяет продолжать наблюдение за соотношением 

«польза/риск» в отношении данного лекарственного средства. От работников системы 

здравоохранения требуется сообщать о любых возможных нежелательных реакциях через 

национальную систему оповещения. 

 

4.9   Передозировка 

Информация, касающаяся острой передозировки биластина, получена из опыта клинических 

испытаний, проведенных во время разработки и пострегистрационного наблюдения. При 

проведении клинических испытаний на фоне применения биластина в дозах, превышавших 

терапевтическую в 10-11 раз (220 мг в случае однократного применения, либо 200 мг/сут в 

случае применения в течение 7 дней), нежелательные явления во время приема препарата у 26 

взрослых здоровых добровольцев возникали в 2 раза чаще, чем на фоне применения плацебо. В 

числе нежелательных реакций, которые отмечались чаще всего, были головокружение, 

головная боль и тошнота. Серьезных нежелательных явлений и значительного удлинения 

интервала QTC отмечено не было. Информация, собранная во время пострегистрационного 

наблюдения, согласуется с информацией, о которой сообщалось при проведении клинических 

испытаний. 

В перекрестном исследовании с измерением интервалов QT/QTс, в котором у 30 здоровых 

взрослых добровольцев изучали влияние биластина на реполяризацию желудочков при его 

многократном применении (100 мг/сут в течение 4 дней), статистически значимого удлинения 

интервала QTс выявлено не наблюдалось. 

Данные о передозировке у детей отсутствуют. 

В случае передозировки рекомендовано симптоматическое и поддерживающее лечение. 

Специфический антидот для биластина неизвестен. 

5. ФАРМАКОЛОГИЧЕСКИЕ СВОЙСТВА 

5.1   Фармакодинамические свойства 

Фармакотерапевтическая группа: Антигистаминные средства для системного применения, 

другие антигистаминные средства для системного применения. 

Код ATХ: R06AX29. 

 

Механизм действия 

Биластин – это антигистаминное средство длительного действия, не вызывающее седативного 

эффекта, избирательно связывающееся с периферическими H1-рецепторами и не 

связывающееся с мускариновыми рецепторами.  

В случае однократного применения биластин в течение 24 часов подавляет вызываемые 

гистамином кожные реакции, сопровождающиеся волдырями и эритемой. 

 

Клиническая эффективность и безопасность 

В клинических исследованиях, в которых участвовали взрослые и подростки с аллергическим 

риноконъюнктивитом (сезонным и круглогодичным), на фоне применения биластина в дозе 20 



мг 1 раз в сутки в течение 14-28 дней отмечалось ослабление таких симптомов заболевания, как 

чихание, выделения из носа, зуд в носу, заложенность носа, зуд в глазах, слезотечение и 

покраснение глаз. Лечебный эффект биластина сохранялся в течение 24 часов. Биластин 

эффективно контролировал симптомы в течение 24 часов. 

В двух клинических исследованиях, в которых участвовали пациенты с хронической 

идиопатической крапивницей, на фоне применения биластина в дозе 20 мг 1 раз в сутки в 

течение 28 дней отмечалось ослабление зуда и уменьшение количества и размера волдырей, а 

также снижение связанного с крапивницей дискомфорта. У пациентов наблюдалось улучшение 

сна и качества жизни. 

Ни клинически значимого удлинения интервала QTс, ни других нарушений со стороны 

сердечно-сосудистой системы в клинических исследованиях биластина выявлено не было – 

даже в случае его применения у 9 участников в течение 7 дней в дозе 200 мг в сутки (что в 10 

раз выше клинической дозы) и в случае его применения одновременно с ингибиторами P-

гликопротеина, такими как кетоконазол (24 участника) и эритромицин (24 участника). Кроме 

того, было проведено исследование, в ходе которого у 30 добровольцев подробно изучали 

влияние препарата на интервал QT. 

В контролируемых клинических исследованиях, в которых биластин применяли в 

рекомендованной дозе 20 мг 1 раз в сутки, профили безопасности биластина и плацебо в 

отношении ЦНС были сходными; кроме того, частота появления сонливости на фоне 

применения биластина статистически значимо не отличалась от таковой на фоне применения 

плацебо. В клинических исследованиях биластин, применяемый в дозах до 40 мг 1 раз в сутки, 

не влиял на психомоторные функции и на способность управлять автомобилем (в стандартном 

тесте на вождение). 

У пациентов пожилого возраста (старше 65 лет), которых включали в исследования II и III 

фазы, эффективность и безопасность препарата не отличались от таковых у пациентов более 

молодого возраста. В пострегистрационном исследовании, проведенном с участием 146 

пациентов пожилого возраста, у них по сравнению с другими членами группы взрослых 

участников различий в профиле безопасности не выявлено. 

 

Пациенты педиатрического профиля 

Подростки (от 12 до 17 лет) были включены в программу клинической разработки. Во время 

клинических исследований биластин получили 128 подростков (81 в двойных слепых 

исследованиях аллергического риноконъюнктивита). Другие 116 подростков были 

рандомизированы в группы участников, получавших активные препараты сравнения или 

плацебо. Различий в эффективности и безопасности между взрослыми и подростками не 

наблюдалось. 

Европейское Агентство по лекарственным средствам отказалось от требования предоставления 

результатов исследований применения биластина во всех подгруппах пациентов педиатри-

ческого профиля в возрасте до 2 лет (информация по применению у детей – см. раздел 4.2). 

5.2   Фармакокинетические свойства 

Всасывание 

После приема внутрь биластин быстро всасывается, время достижения максимальной 

концентрации в плазме составляет около 1,3 часа. Накопления препарата в организме выявлено 

не было. Среднее значение биодоступности биластина при приеме внутрь составляет 61%. 

 

Распределение 

Исследования in vitro и in vivo показали, что биластин является субстратом P-гликопротеина 

(см. раздел 4.5 «Взаимодействие с кетоконазолом, эритромицином и дилтиаземом») и OATP 

(полипептиды-переносчики органических анионов)(см. раздел 4.5 «Взаимодействие с 

грейпфрутовым соком»). По всей видимости, биластин не является субстратом переносчика 

BCRP или почечных переносчиков OCT2, OAT1 и OAT3. На основании результатов 

исследований in vitro можно не опасаться ингибирования биластином следующих 

переносчиков в системном кровообращении: P-гликопротеин, MRP2, BCRP, BSEP, OATP1B1, 

OATP1B3, OATP2B1, OAT1, OAT3, OCT1, OCT2, и NTCP, поскольку было зарегистрировано 

лишь легкое ингибирование P-гликопротеина, OATP2B1 и OCT1, причем, согласно оценке, IC50 



≥ 300 мкМ, что значительно выше расчетной клинической Cmax в плазме, и, следовательно, эти 

виды взаимодействия не имеют клинического значения. Однако результаты тех же иссле-

дований говорят о том, что ингибирование биластином белков-переносчиков, находящихся в 

слизистой кишечника – например, P-гликопротеина – исключить невозможно. 

После применения в терапевтических дозах биластин связывается с белками плазмы на 84 - 

90%.  

 

Биотрансформация 

В исследованиях in vitro у биластина не было выявлено способности индуцировать или 

подавлять активность изоферментов цитохрома P450. 

 

Выведение 

По данным исследования баланса массы, проведенного у здоровых взрослых добровольцев, 

после однократного применения 
14

C-биластина в дозе 20 мг почти 95% от введенного препарата 

было обнаружено в моче (28,3%) и кале (66,5%) в виде неизмененного биластина, из чего 

можно заключить, что в организме человека биластин метаболизируется в незначительной 

степени.  В среднем период полувыведения биластина у здоровых добровольцев составляет 

14,5 часов. 

 

Линейность 

В исследованном диапазоне доз (от 5 до 220 мг) фармакокинетика биластина является 

линейной, а также характеризуется низкой межиндивидуальной вариативностью. 

 

Нарушение функции почек 

В исследовании, проведенном у пациентов с нарушениями функции почек, было показано 

повышение AUC0-  (±СО) от 737,4 (± 260,8) нг∙ч/мл у пациентов с нормальной функцией почек 

(СКФ > 80 мл/мин/1,73 м
2
) до 967,4 (± 140,2) нг∙ч/мл у пациентов с нарушениями функции 

почек легкой степени тяжести (СКФ: 50-80 мл/мин/1,73 м
2
), до 1384,2 (± 263,23) нг∙ч/мл у 

пациентов с нарушениями средней степени тяжести (СКФ: 30-<50 мл/мин/1,73 м
2
) и до 1708,5 

(± 699,0) нг∙ч/мл у пациентов с нарушениями тяжелой степени (СКФ < 30 мл/мин/1,73 м
2
). У 

пациентов с нормальной функцией почек средний (±СО) период полувыведения биластина 

составлял 9,3 ч (±2,8), у пациентов с нарушениями легкой степени – 15,1 ч (± 7,7), у пациентов 

с нарушениями средней степени тяжести – 10,5 ч (± 2,3), а у пациентов с нарушениями тяжелой 

степени – 18,4 ч (± 11,4). Практически у всех пациентов через 48 - 72 ч после приема биластин в 

моче не обнаруживался. Можно не опасаться, что подобные изменения фармакокинетики будут 

оказывать клинически значимое влияние на безопасность биластина, поскольку показатели его 

концентрации в плазме у пациентов с нарушением функции почек остаются в безопасных 

пределах. 

 

Нарушение функции печени 

Фармакокинетические данные касательно пациентов с нарушениями функции печени 

отсутствуют. В организме человека биластин не метаболизируется. Поскольку результаты 

исследования пациентов с нарушением функции почек свидетельствуют о том, что выведение 

биластина осуществляется главным образом через почки, то, вероятно, он лишь в 

незначительном количестве будет выводиться с желчью. Клинически значимое влияние 

нарушений функции печени на фармакокинетику биластина представляется маловероятным. 

 

Пациенты пожилого возраста 

Данные по фармакокинетике у лиц старше 65 лет ограничены. Статистически значимые 

различия параметров фармакокинетики биластина у пациентов пожилого возраста старше 65 

лет и у взрослых пациентов 18-35 лет отсутствуют. 

 

Пациенты педиатрического профиля 

Данные по фармакокинетике у подростков отсутствуют (12-17 лет), так как в отношении 

данного продукта считается уместной экстраполяция данных, полученных у взрослых. 



5.3   Доклинические данные по безопасности 

Неклинические данные, полученные при общепринятых исследованиях фармакологической 

безопасности, токсичности при повторном применении, генотоксичности и канцерогенного 

потенциала, специфического риска, связанного с применением биластина у человека, не 

выявили. 

В исследованиях токсичности в отношении органов репродукции эффекты биластина на плод 

(пре- и постимплантационные потери у крыс, неполная оссификация костей черепа, сегмента 

грудины и конечностей у кроликов) отмечались только на фоне применения препарата в дозах, 

токсичных для матери. В случае применения биластина у животных в максимальных дозах, не 

вызывающих нежелательных реакций (NOAEL), его системное воздействие значительно 

превышало (более чем в 30 раз) системное воздействие у человека после применения препарата 

в рекомендованной терапевтической дозе. 

В исследовании, касающемся периода лактации, биластин был обнаружен в молоке кормящих 

крыс после однократного перорального введения в дозе 20 мг/кг. Концентрация биластина в 

молоке составляла около половины его концентрации в материнской плазме. Применимость 

этих результатов в отношении человека не выяснена. 

В исследовании фертильности у крыс биластин вводили животным перорально в дозах до 1000 

мг/кг/сут, и при этом никакого влияния препарата на женские и мужские органы репродукции 

выявлено не было. Индексы спаривания, фертильности и беременности не менялись. 

По данным исследования распределения у крыс с определением концентрации препарата 

посредством авторадиографии в ЦНС биластин не накапливается. 

6. ФАРМАЦЕВТИЧЕСКИЕ ХАРАКТЕРИСТИКИ 

6.1   Перечень вспомогательных веществ 

Целлюлоза микрокристаллическая 

Натриевая соль гликолята крахмала, тип А (из картофеля) 

Кремния диоксид коллоидный безводный 

Магния стеарат 

6.2   Несовместимость 

Неприменимо. 

6.3   Срок годности 

5 лет 

6.4   Особые меры предосторожности при хранении 

Для хранения данного лекарственного средства особых условий не требуется. 

6.5   Вид и содержимое упаковки 

Таблетки с содержанием 20 мг биластина упаковывают в блистеры, называемые алюминий-

алюминиевые блистеры, состоящие из двух разных частей, в каждой из которых содержится 

алюминий. 

 

В каждом блистере содержится 10 таблеток. Блистеры упакованы в картонные пачки. 

Размеры упаковок: 10, 20, 30, 40 или 50 таблеток. 

 

В продаже могут иметься упаковки не всех размеров. 



6.6   Особые меры предосторожности при утилизации 

Любые неиспользованные препараты или отходы следует утилизировать в соответствии с 

требованиями местного законодательства.  

7. ВЛАДЕЛЕЦ РЕГИСТРАЦИОННОГО УДОСТОВЕРЕНИЯ 

Менарини Интернэшнл Оперейшнз Люксембург С.А. 

1, Авеню де ла Гар, 

1611 Люксембург, Люксембург 

8. НОМЕР(А) РЕГИСТРАЦИОННОГО УДОСТОВЕРЕНИЯ 

9. ДАТА ПЕРВОЙ РЕГИСТРАЦИИ / ПЕРЕРЕГИСТРАЦИИ 

 

10. ДАТА РЕДАКЦИИ ТЕКСТА 

Апрель 2021 г. 



 

 

SUMMARY OF PRODUCT CHARACTERISTICS 

1. NAME OF THE MEDICINAL PRODUCT 

Nixar® 20 mg tablets 

2. QUALITATIVE AND QUANTITATIVE COMPOSITION 

Each tablet contains 20 mg of bilastine. 

 

For the full list of excipients, see section 6.1.  

3. PHARMACEUTICAL FORM 

Tablet. 

 

Oval biconvex scored white tablets (length 10 mm, width 5 mm).  

The score line is only to facilitate breaking for ease of swallowing and not to divide into equal doses  

4. CLINICAL PARTICULARS 

4.1   Therapeutic indications 

Symptomatic treatment of allergic rhino-conjunctivitis (seasonal and perennial) and urticaria. 

 Nixar® is indicated in adults and adolescents (12 years of age and over). 

4.2   Posology and method of administration 

Posology 

Adults and adolescents (12 years of age and over) 

20 mg bilastine (1 tablet) once daily for the relief of symptoms of allergic rhinoconjunctivitis (SAR 

and PAR) and urticaria. 

The tablet should be taken one hour before or two hours after intake of food or fruit juice (see section 

4.5). 

 

Special populations  
 

Paediatric population 

There is no relevant use of bilastine in children aged 0 to 2 years for the indications of allergic rhino-

conjunctivitis and urticaria.  

Duration of treatment 

For allergic rhino-conjunctivitis the treatment should be limited to the period of exposure to allergens. 

For seasonal allergic rhinitis treatment could be discontinued after the symptoms have resolved and 

reinitiated upon their reappearance. In perennial allergic rhinitis continued treatment may be proposed 

to the patients during the allergen exposure periods. For urticaria the duration of treatment depends on 

the type, duration and course of the complaints. 

 

 

Elderly 

No dosage adjustments are required in elderly patients (see sections 5.1 and 5.2). 

 

 

 



 

 

Renal impairment 

Studies conducted in adults in special risk groups (renally impaired patients) indicate that it is not 

necessary to adjust the dose of bilastine in adults (see section 5.2). 

 

Hepatic impairment 

There is no clinical experience in adult patients with hepatic impairment. However, since bilastine is 

not metabolized and is eliminated as unchanged in urine and feces, hepatic impairment is not expected 

to increase systemic exposure above the safety margin in adult patients. Therefore, no dosage 

adjustment is required in adult patients with hepatic impairment (see section 5.2). 

 

Method of administration 

 

Oral use. 

The tablet is to be swallowed with water. It is recommended to take the daily dose in one single intake. 

4.3   Contraindications 

Hypersensitivity to the active substance or to any of the excipients listed in section 6.1. 

4.4   Special warnings and precautions for use 

Paediatric population 

 

Efficacy and safety of bilastine in children under 2 years of age have not been established and there is 

little clinical experience in children aged 2 to 5 years, therefore bilastine should not be used in these 

age groupsIn patients with moderate or severe renal impairment coadministration of bilastine with P-

glycoprotein inhibitors, such as e.g, ketoconazole, erythromycin, cyclosporine, ritonavir or diltiazem, 

may increase plasmatic levels of bilastine and therefore increase the risk of adverse effects of bilastine. 

Therefore, coadministration of bilastine and P-glycoprotein inhibitors should be avoided in patients 

with moderate or severe renal impairment. 

 

This medicine contains less than 1 mmol sodium (23 mg) per tablet, that is to say essentially ‘sodium 

free’. 

4.5   Interaction with other medicinal products and other forms of interaction 

 

Interaction with food: Food significantly reduces the oral bioavailability of bilastine by 30%.  

 

Interaction with grapefruit juice: concomitant intake of bilastine 20 mg and grapefruit juice decreased 

bilastine bioavailability by 30%. This effect may also apply to other fruit juices. The degree of 

bioavailability decrease may vary between producers and fruits. The mechanism for this interaction is 

an inhibition of OATP1A2, an uptake transporter for which bilastine is a substrate (see section 5.2). 

Medicinal products that are substrates or inhibitors of OATP1A2, such as ritonavir or rifampicin, may 

likewise have the potential to decrease plasma concentrations of bilastine. 

 

Interaction with ketoconazole or erythromycin: Concomitant intake of bilastine 20 mg o.d. and 

ketoconazole 400 mg o.d. or erythromycin 500 mg t.i.d. increased bilastine AUC 2-fold and Cmax 2-3 

fold. These changes can be explained by interaction with intestinal efflux transporters, since bilastine 

is substrate for P-gp and not metabolised (see section 5.2). These changes do not appear to affect the 

safety profile of bilastine and ketoconazole or erythromycin, respectively. Other medicinal products 

that are substrates or inhibitors of P-gp, such as cyclosporine, may likewise have the potential to 

increase plasma concentrations of bilastine. 

 

Interaction with diltiazem: Concomitant intake of bilastine 20 mg o.d. and diltiazem 60 mg o.d. 

increased Cmax of bilastine by 50%. This effect can be explained by interaction with intestinal efflux 

transporters (see section 5.2), and does not appear to affect the safety profile of bilastine. 



 

 

 

Interaction with alcohol: The psychomotor performance after concomitant intake of alcohol and 20 mg 

bilastine o.d. was similar to that observed after intake of alcohol and placebo. 

 

Interaction with lorazepam: Concomitant intake of bilastine 20 mg o.d. and lorazepam 3 mg o.d. for 8 

days did not potentiate the depressant CNS effects of lorazepam. 

 

Paediatric population 

Interaction studies have only been performed in adults 

As there is no clinical experience regarding the interaction of bilastine with other medicinal products, 

food or fruit juices in children, the results obtained in adult interactions studies should be at present 

taken into consideration when prescribing bilastine to children. There are no clinical data in children to 

state whether changes to the AUC or Cmax due to interactions affect the safety profile of bilastine.. 

Extent of interaction with other medicinal products and other forms of interaction is expected to be 

similar in paediatric population from 12 to 17 years of age. 

 

4.6   Fertility, pregnancy and lactation 

Pregnancy: There are no or limited amount of data from the use of bilastine in pregnant women. 

Animal studies do not indicate direct or indirect harmful effects with respect to reproductive toxicity, 

parturition or postnatal development (see section 5.3). As a precautionary measure, it is preferable to 

avoid the use of Nixar® during pregnancy. 

 

Breast-feeding: The excretion of bilastine in milk has not been studied in humans. Available 

pharmacokinetic data in animals have shown excretion of bilastine in milk (see section 5.3). A 

decision on whether to continue / discontinue breast-feeding or to discontinue / abstain from Nixar® 

therapy must be made taking into account the benefit of breast-feeding for the child and the benefit of 

bilastine therapy for the mother. 

 

Fertility: There are no or limited amount of clinical data. A study in rats did not indicate any negative 

effect on fertility (see section 5.3). 

4.7   Effects on ability to drive and use machines 

A study performed in adults to assess the effects of bilastine on the ability to drive demonstrated that 

treatment with 20 mg did not affect the driving performance. However, as the individual response to 

the medicinal product may vary, patients should be advised not to drive or use machines until they 

have established their own response to bilastine. 

4.8   Undesirable effects 

Summary of safety profile in adults and adolescent patients 

The incidence of adverse events in adult and adolescent patients suffering from allergic 

rhinoconjunctivitis or chronic idiopathic urticaria treated with 20 mg bilastine in clinical trials was 

comparable with the incidence in patients receiving placebo (12.7% versus 12.8%).  

The phase II and III clinical trials performed during the clinical development included 2525 adult and 

adolescent patients treated with different doses of bilastine, of which 1697 received bilastine 20 mg. In 

these trials 1362 patients received placebo. The ADRs most commonly reported by patients receiving 

20 mg bilastine for the indication of allergic rhinoconjunctivitis or chronic idiopathic urticaria were 

headache, somnolence, dizziness, and fatigue. These adverse events occurred with a comparable 

frequency in patients receiving placebo. 

 

Tabulated summary of adverse reactions in adult and adolescent patients 

ADRs at least possibly related to bilastine and reported in more than 0.1% of the patients receiving 20 

mg bilastine during the clinical development (N = 1697) are tabulated below. 

 



 

 

Frequencies are assigned as follows: 

Very common (≥ 1/10) 

Common (≥ 1/100 to < 1/10)  

Uncommon (≥ 1/1,000 to < 1/100)  

Rare (≥ 1/10,000 to < 1/1,000)  

Very rare (< 1/10,000) 

Not known (cannot be estimated from the available data) 

 

Rare, very rare and reactions with unknown frequency have not been included in the table. 

 
System Organ Class Bilastine 

20 mg 

N = 1697 

All Bilastine 

Doses 

N = 2525 

Placebo 

N = 1362 Frequency Adverse reaction 

Infections and infestations 

Uncommon Oral herpes 2 (0.12%) 2 (0.08%) 0 (0.0%) 

Metabolism and nutrition disorders 

Uncommon Increased appetite 10 (0.59%) 11 (0.44%) 7 (0.51%) 

Psychiatric disorders 

Uncommon 
Anxiety 6 (0.35%) 8 (0.32%) 0 (0.0%) 

Insomnia 2 (0.12%) 4 (0.16%) 0 (0.0%) 

Nervous system disorders 

Common 
Somnolence 52 (3.06%) 82 (3.25%) 39 (2.86%) 

Headache 68 (4.01%) 90 (3.56%) 46 (3.38%) 

Uncommon Dizziness 14 (0.83%) 23 (0.91%) 8 (0.59%) 

Ear and labyrinth disorders 

Uncommon 
Tinnitus 2 (0.12%) 2 (0.08%) 0 (0.0%) 

Vertigo 3 (0.18%) 3 (0.12%) 0 (0.0%) 

Cardiac disorders 

Uncommon 

Right bundle branch block 4 (0.24%) 5 (0.20%) 3 (0.22%) 

Sinus arrhythmia 5 (0.30%) 5 (0.20%) 1 (0.07%) 

Electrocardiogram QT prolonged 9 (0.53%) 10 (0.40%) 5 (0.37%) 

Other ECG abnormalities 7 (0.41%) 11 (0.44%) 2 (0.15%) 

Respiratory, thoracic and mediastinal disorders 

Uncommon 

Dyspnoea 2 (0.12%) 2 (0.08%) 0 (0.0%) 

Nasal discomfort 2 (0.12%) 2 (0.08%) 0 (0.0%) 

Nasal dryness 3 (0.18%) 6 (0.24%) 4 (0.29%) 

Gastrointestinal disorders 

Uncommon 

Upper abdominal pain 11 (0.65%) 14 (0.55%) 6 (0.44%) 

Abdominal pain 5 (0.30%) 5 (0.20%) 4 (0.29%) 

Nausea 7 (0.41%) 10 (0.40%) 14 (1.03%) 

Stomach discomfort 3 (0.18%) 4 (0.16%) 0 (0.0%) 

Diarrhoea 4 (0.24%) 6 (0.24%) 3 (0.22%) 

Dry mouth 2 (0.12%) 6 (0.24%) 5 (0.37%) 

Dyspepsia 2 (0.12%) 4 (0.16%) 4 (0.29%) 

Gastritis 4 (0.24%) 4 (0.16%) 0 (0.0%) 

Skin and subcutaneous tissue disorders 

Uncommon Pruritus 2 (0.12%) 4 (0.16%) 2 (0.15%) 

General disorders and administration site conditions  

Uncommon 

Fatigue 14 (0.83%) 19 (0.75%) 18 (1.32%) 

Thirst 3 (0.18%) 4 (0.16%) 1 (0.07%) 

Improved pre-existing condition 2 (0.12%) 2 (0.08%) 1 (0.07%) 

Pyrexia 2 (0.12%) 3 (0.12%) 1 (0.07%) 

Asthenia 3 (0.18%) 4 (0.16%) 5 (0.37%) 

Investigations 

Uncommon 

Increased gamma-glutamyltransferase  7 (0.41%) 8 (0.32%) 2 (0.15%) 

Alanine aminotransferase 

increased 
5 (0.30%) 5 (0.20%) 3 (0.22%) 

Aspartate aminotransferase 

increased 
3 (0.18%) 3 (0.12%) 3 (0.22%) 

Blood creatinine increased 2 (0.12%) 2 (0.08%) 0 (0.0%) 



 

 

System Organ Class Bilastine 

20 mg 

N = 1697 

All Bilastine 

Doses 

N = 2525 

Placebo 

N = 1362 Frequency Adverse reaction 

Blood triglicerides increased 2 (0.12%) 2 (0.08%) 3 (0.22%) 

Increased weight 8 (0.47%) 12 (0.48%) 2 (0.15%) 

 

Frequency not known (cannot be estimated from the available data): Palpitations, tachycardia, 

hypersensitivity reactions (such as anaphylaxis, angioedema, dyspnoea, rash, localised oedema / local 

swelling, and erythema), and vomiting have been observed during the post-marketing period. 

 

Description of selected adverse reactions. 

Somnolence, headache, dizziness and fatigue were observed either in patients treated with bilastine 20 

mg or with placebo. The frequency reported was 3.06% vs. 2.86% for somnolence; 4.01% vs. 3.38% 

for headache; 0.83% vs. 0.59% for dizziness, and 0.83% vs. 1.32% for fatigue. 

The information collected during the post-marketing surveillance has confirmed the safety profile 

observed during the clinical development. 

 

Paediatric population 

During the clinical development the frequency, type and severity of adverse reactions in adolescents 

(12 years to 17 years) were the same as observed in adults. The information collected in this 

population (adolescents) during the post-marketing surveillance has confirmed clinical trial findings. 

 

Reporting of suspected adverse reactions 

Reporting suspected adverse reactions after authorisation of the medicinal product is important. It 

allows continued monitoring of the benefit / risk balance of the medicinal product. Healthcare 

professionals are asked to report any suspected adverse reactions via the national reporting system. 

4.9   Overdose 

Information regarding acute overdose of bilastine is retrieved from the experience of clinical trials 

conducted during the development and the post-marketing surveillance. In clinical trials, after 

administration of bilastine at doses 10 to 11 times the therapeutic dose (220 mg as single dose or 200 

mg / day for 7 days) to 26 adult healthy volunteers, frequency of treatment emergent adverse events 

was two times higher than with placebo. The adverse reactions most frequently reported were 

dizziness, headache and nausea. No serious adverse events and no significant prolongation in the QTC 

interval were reported. The information collected in the post-marketing surveillance is consistent with 

that reported in clinical trials. 

Critical evaluation of bilastine’s multiple dose (100 mg x 4 days) effect on ventricular repolarization 

by a “thorough QT/QTC cross-over study” involving 30 healthy adult volunteers did not show 

significant QTC prolongation. 

In the event of overdose symptomatic and supportive treatment is recommended. 

There is no known specific antidote to bilastine. 

5. PHARMACOLOGICAL PROPERTIES 

5.1   Pharmacodynamic properties 

Pharmacotherapeutic group: Antihistamines for systemic use, other antihistamines for systemic use. 

ATC code R06AX29. 

 

Mechanism of action 

Bilastine is a non-sedating, long-acting histamine antagonist with selective peripheral H1 receptor 

antagonist affinity and no affinity for muscarinic receptors.  

Bilastine inhibited histamine-induced wheal and flare skin reactions for 24 hours following single 

doses. 

 

 



 

 

Clinical efficacy and safety 

In clinical trials performed in adult and adolescent patients with allergic rhinoconjunctivitis (seasonal 

and perennial), bilastine 20 mg, administered once daily for 14-28 days, was effective in relieving 

symptoms such as sneezing, nasal discharge, nasal itching, nasal congestion, ocular itching, tearing 

and ocular redness. Bilastine effectively controlled symptoms for 24 hours. 

In two clinical trials performed in patients with chronic idiopathic urticaria, bilastine 20 mg, 

administered once daily for 28 days was effective in relieving the itching intensity and the number and 

size of wheals, as well as the patients discomfort due to urticaria. Patients improved their sleep 

conditions and their quality of life. 

No clinically relevant prolongation of QTC interval or any other cardiovascular effect has been 

observed in the clinical trials performed with bilastine, even at doses of 200 mg daily (10 times the 

clinical dose) for 7 days in 9 subjects, or even when coadministered with P-gp inhibitors, such as 

ketoconazole (24 subjects) and erythromycin (24 subjects). Additionally a thorough QT study 

including 30 volunteers has been performed. 

In controlled clinical trials at the recommended dose of 20 mg once daily, the CNS safety profile of 

bilastine was similar to placebo and the incidence of somnolence was not statistically different from 

placebo. Bilastine at doses of up to 40 mg q.d. did not affect psychomotor performance in clinical 

trials and did not affect driving performance in a standard driving test. 

Elderly patients (≥ 65 years) included in phase II and III studies showed no difference in efficacy or 

safety with respect to younger patients. A post-authorization study in 146 elderly patients showed no 

differences in the safety profile with respect to the adult population. 

 

Paediatric population 

Adolescents (12 years to 17 years) were included in the clinical development. 128 adolescents 

received bilastine during the clinical studies (81 in double blind studies in allergic 

rhino-conjunctivitis). A further 116 adolescent subjects were randomised to active comparators or 

placebo. No differences in efficacy and safety between adults and adolescents were seen. 

The European Medicines Agency has waived the obligation to submit the results of studies with 

bilastine in all subsets of the paediatric population below 2 years of age (see section 4.2 for 

information on paediatric use).“ 

5.2   Pharmacokinetic properties 

Absorption 

Bilastine is rapidly absorbed after oral administration with a time to maximum plasma concentration 

of around 1.3 hours. No accumulation was observed. The mean value of bilastine oral bioavailability is 

61%. 

 

Distribution 

In vitro and in vivo studies have shown that bilastine is a substrate of P-gp (see section 4.5 “Interaction 

with ketoconazole, erythromycin and diltiazem”) and OATP (see section 4.5 “Interaction with 

grapefruit juice”). Bilastine does not appear to be a substrate of the transporter BCRP or renal 

transporters OCT2, OAT1 and OAT3. Based on in vitro studies, bilastine is not expected to inhibit the 

following transporters in the systemic circulation: P-gp, MRP2, BCRP, BSEP, OATP1B1, OATP1B3, 

OATP2B1, OAT1, OAT3, OCT1, OCT2, and NTCP, since only mild inhibition was detected for P-gp, 

OATP2B1 and OCT1, with an estimated IC50 ≥ 300 µM, much higher than the calculated clinical 

plasma Cmax and therefore these interactions will not be clinically relevant. However, based on these 

results inhibition by bilastine of transporters present in the intestinal mucosa, e.g. P-gp, cannot be 

excluded. 

At therapeutic doses bilastine is 84 - 90% bound to plasma proteins.  

 

Biotransformation 

Bilastine did not induce or inhibit activity of CYP450 isoenzymes in in vitro studies. 

 

 

 



 

 

Elimination 

In a mass balance study performed in healthy adult volunteers, after administration of a single dose of 

20 mg 
14

C-bilastine, almost 95% of the administered dose was recovered in urine (28.3%) and faeces 

(66.5%) as unchanged bilastine, confirming that bilastine is not significantly metabolized in humans.  

The mean elimination half-life calculated in healthy volunteers was 14.5 h. 

 

Linearity 

Bilastine presents linear pharmacokinetics in the dose range studied (5 to 220 mg), with a low 

interindividual variability. 

 

Renal impairment 

In a study in subjects with renal impairment the mean (SD) AUC0-  increased from 

737.4 (± 260.8) ng x hr/mL in subjects without impairment (GFR > 80 mL/min/1.73 m
2
) to 

967.4 (± 140.2) ng x hr/mL in subjects with mild impairment (GFR: 50-80 mL/min/1.73 m
2
), 1384.2 

(± 263.23) ng x hr/mL in subjects with moderate impairment (GFR: 30 - <50 mL/min/1.73 m
2
), and 

1708.5 (± 699.0) ng x hr/mL in subjects with severe impairment (GFR < 30 mL/min/1.73 m
2
). Mean 

(SD) half-life of bilastine was 9.3 h (± 2.8) in subjects without impairment, 15.1 h (± 7.7) in subjects 

with mild impairment, 10.5 h (± 2.3) in subjects with moderate impairment and 18.4 h (± 11.4) in 

subjects with severe impairment. Urinary excretion of bilastine was essentially complete after 48 - 72 

h in all subjects. These pharmacokinetic changes are not expected to have a clinically relevant 

influence on the safety of bilastine, since bilastine plasma levels in patients with renal impairment are 

still within the safety range of bilastine. 

 

Hepatic impairment 

There are no pharmacokinetic data in subjects with hepatic impairment. Bilastine is not metabolized in 

human. Since the results of the renal impairment study indicate renal elimination to be a major 

contributor in the elimination, biliary excretion is expected to be only marginally involved in the 

elimination of bilastine. Changes in liver function are not expected to have a clinically relevant 

influence on bilastine pharmacokinetics. 

 

Elderly 

Only limited pharmacokinetic data are available in subjects older than 65 years. No statistically 

significant differences have been observed with regard to PK of bilastine in elderly aged over 65 years 

compared to adult population aged between 18 and 35 years. 

 

Paediatric population 

No pharmacokinetic data are available in adolescents (12 years to 17 years) as the extrapolation from 

adult data was deemed appropriate for this product.  

 

5.3   Preclinical safety data 

Non-clinical data with bilastine reveal no special hazard for humans based on conventional studies of 

safety pharmacology, repeated dose toxicity, genotoxicity and carcinogenic potential. 

In reproduction toxicity studies effects of bilastine on the foetus (pre-and post-implantation loss in rats 

and incomplete ossification of cranial bones, sternebrae and limbs in rabbits) were only observed at 

maternal toxic doses. The exposure levels at the NOAELs are sufficiently in excess (> 30 fold) to the 

human exposure at the recommended therapeutic dose. 

In a lactation study, bilastine was identified in the milk of nursing rats administered a single oral dose 

(20 mg/kg). Concentrations of bilastine in milk were about half of those in maternal plasma. The 

relevance of those results for humans is unknown. 

In a fertility study in rats, bilastine administered orally up to 1000 mg/kg / day did not induce any 

effect on female and male reproductive organs. Mating, fertility and pregnancy indices were not 

affected. 

As seen in a distribution study in rats with determination of drug concentrations by autoradiography, 

bilastine does not accumulate in the CNS. 



 

 

6. PHARMACEUTICAL PARTICULARS 

6.1   List of excipients 

Cellulose, microcrystalline 

Sodium Starch glycolate type A (derived from potato) 

Silica, colloidal anhydrous 

Magnesium Stearate 

6.2   Incompatibilities 

Not applicable. 

6.3   Shelf life 

5 years 

6.4   Special precautions for storage 

This medicinal product does not require any special storage conditions. 

6.5   Nature and contents of container 

Bilastine 20 mg tablets will be 

 packaged in blisters, named Aluminium-Aluminium blisters, consisting of two different parts, both of 

them containing Aluminium. 

 

Each blister contains 10 tablets. The blisters are packaged in cardboard boxes.Pack sizes: 10, 20, 30, 

40 or 50 tablets.  

Not all pack sizes may be marketed. 

6.6   Special precautions for disposal 

Any unused product or waste material should be disposed of in accordance with local requirements.  
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