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Epinastin-Augentropfen (E. Gysling)

Ein weiteres Medikament zur lokalen Behandlung der allergischen Konjunktivitis. Zwischen den ver-
schiedenen lokal wirksamen Antihistaminika bestehen kaum relevante Unterschiede.

Eine graue Liste (E. Gysling) ........ccoccoovinmniinnne e
Medikamente, die vom Markt verschwunden sind oder gar nie als Markenpréiparat erhiltlich waren, kon-

nen dennoch niitzlich sein.
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Synopsis

Epinastin-Augentropfen
E. Gysling

Unter dem Namen Relestat® sind neu Epinastin-haltige Augen-
tropfen zur symptomatischen Behandlung der saisonalen aller-
gischen Konjunktivitis erhiltlich.

Chemie/Pharmakologie

Epinastin, ein Imidazodibenzoazepin, ist ein Anthistaminikum
mit hoher Bindungsaffinitit zu den H;-Rezeptoren. Wie bei
anderen Antihistaminika — z.B. Azelastin (Allergodil®, Ocula-
stin®) und Olopatadin (Opatanol®) — kénnen fiir Epinastin wei-
tere Wirkungen nachgewiesen werden. So besitzt Epinastin
auch eine Affinitit zu verschiedenen anderen Rezeptoren. In
welchem Ausmass allerdings der schwache H,-Rezeptor-
antagonismus, die Mastzell-stabilisierende und die entziin-
dungshemmende Wirkung von Epinastin von klinischer Be-
deutung sind, ist nicht geniigend dokumentiert. Das Medika-
ment durchquert die Blut-Hirn-Schranke nicht, weshalb keine
zentralnervosen Wirkungen zu erwarten sind.

Pharmakokinetik

Mit der lokalen Applikation von Epinastin (als Augentropfen,
0,05%ige Losung) werden sofort hohe Konzentrationen in der
Trénenfliissigkeit erreicht; innerhalb von 30 Minuten nehmen
diese jedoch wieder stark ab. Die Plasmaspiegel, die nach der
einmaligen Verabreichung von Augentropfen erreicht werden,
sind rund 600-mal niedriger als nach der Gabe einer oralen
Dosis von 20 mg.' Wenn Epinastin-Augentropfen wihrend
einer Woche tiglich zweimal instilliert werden (jeweils 1 Trop-
fen in jedes Auge), so steigen die Plasmaspiegel im Vergleich
mit der lokalen Einzeldosis etwa auf das Doppelte, also immer
noch auf sehr niedrige Werte. Gemiss verschiedenen Tierver-
suchen bindet sich Epinastin an Melanin und kann im pigmen-

" tierten Augengewebe akkumulieren. Die Bedeutung dieser

Beobachtung ist nicht véllig geklirt.
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Epinastin ist in Lateinamerika und Japan auch zur oralen Ver-
abreichung erhéltlich. Nach einer oralen Dosis werden inner-
halb von 3 Stunden maximale Plasmaspiegel beobachtet. Die
Angaben zur Plasmahalbwertszeit variieren stark (zwischen 6
und 12 Stunden). Das Medikament wird vorwiegend unverin-
dert mit dem Urin ausgeschieden (aktive tubulidre Sekretion).

Klinische Studien

Zur Wirksamkeit von Epinastin-Augentropfen bei allergischer
Konjunktivitis liegen bisher nur wenige publizierte Studien
vor. Die den amerikanischen Behdrden (FDA) vorgelegten
Studien sind-etwas-zahlreicher, umfassen jedoch weniger als
1000 mit Epinastin Behandelte.”

In einer doppelblinden Allergen-Provokationsstudie («conjunc-
tival antigen challenge») erhielten 67 Personen mit nachgewie-
sener Allergie Epinastin-Augentropfen im einen Auge und
medikamentenfreie Augentropfen im anderen Auge als Einzel-
dosen. Die Behandlung erfolgte einmal 15 Minuten und ein
anderes Mal 8 Stunden vor der Allergen-Provokation. Beide
Male verhiiteten die Epinastin-Augentropfen im Zeitraum von
3 bis 20 Minuten nach der Provokation Augenbrennen, Hyper-
dmie und weitere Symptome besser als die inaktiven Augen-
tropfen.’

Die Wirksamkeit von Epinastin bei einer saisonalen Allergen-
exposition («environmental study») wurde in einer grosseren
Doppelbblindstudie bei 298 Personen gegen Levocabastin-
Augentropfen (Livostin®) und gegen inaktive Augentropfen

_gepritft. Die wihrend 8 Wochen zweimal tiglich verabreichten

0,05%igen Epinastin-Augentropfen waren beziiglich Augen-
brennen etwas wirksamer als die inaktiven Augentropfen
(p=0,045) und nicht weniger wirksam als die (ebenfalls zwei-
mal tiglich instillierten) Levocabastin-Augentropfen. In Bezug
auf die Rétung oder das Trinen der Augen sowie die Schwel-
lung der Augenlider fanden sich keine signifikanten Unter-
schiede gegenilber den inaktiven Augentropfen.*

In einer weiteren Allergen-Provokationsstudie erhielten 53
Personen nach dem Zufall im einen Auge Epinastin- und im
anderen Olopatadin-Augentropfen (Opatanol®). Fiinf Minuten
nach der Behandlung (Einzeldosis) erfolgte die Allergen-
Provokation. An den Augen, die mit Olopatadin behandelt
worden waren, zeigten sich signifikant weniger Symptome
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