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L’Histamine —
_ [ Structure chimique et ]

Biosynthese
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I’Histamine
' [ Distribution et stockage

Sites de stockage Sites de stockage non
mastocytaires mastocytaires
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Cellules épidermiques

Cellules de la muqueuse
gastrique

' |
Hypothalamus ‘ Neurones du SNC
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Libération ]
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(HS immediate)

Directement par certaines substances
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Au niveau du SNC / synapses histaminergiques
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L’Histamine

[ Libération au cours de la réaction allergique ]

PN \ Réponse précoce :
. = i Mastocyte [eponse precoce
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L’Histamine

[ Libération par certaines substances ]

" Certaines substances stimulent directement la liberation de
I'histamine a partir des mastocytes:

Bases N—
Meédicaments - ¥V -mem—‘ |

organiques

* Amides * Morphiniques * Veninde la
guepe
* Alcaloides  Curares
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‘ L’Histamine

[ Mécanisme biochimiquede libération ]
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- L’ Histamine

Récepteurs Histaminergiques

Type H,
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Localisation muscles lisses viscéraux estomac
muscles lisses vasculaires QBT

..S_E £ - ”
AMécanismes phospholipase adénylcyclase

excitatrice excitatrice
(postsynaptique) (postsynaptique)
contracion muscle lisse | sécrénon acide gastrique
viscéral
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libération de NO tachycardie
relachement muscle lisse
vasculaire

augmentation de la
perméabilité vasculaire

nociception
Agoniste type dinaprit
Antagoniste type CPY EARNNR - cimétdine
SRR P B . _ P e :
Role physiologique ,~ inflammation sécrétion gastrique
Role ph}'5iopatholo§i~mﬁ allergies type I ulcére peptique
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[ Effetsde 'histamine sur ses récepteurs Hi ]

M| - Par formation du NO vasodilatateur
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- Conséquence: Pression sanguine

Formation d’oedéme

- Arythmies

i
-
-
A
e
O
~
®
&)
—
QO
-
~




I’Histamine

7’

[ Effetsde 'histamine sur ses récepteurs Hi ]
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Les effets de l'histamine peuvent étre réduits par :

.

Antagonistes « Adreénaline
physiologiques * Cas du choc anaphylactique

* Déoranulation des mastocvtes
Inhibiteursde a Y

liberation

 Exp: Cromones (trt de I’asthme)
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e Antihistaminiques: Jv effets de
I’Histamine libéree
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* Anti-H1 (antiallergiques)

* Anti-H2 (antiulcéreux) J)
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1. Classification chimique

Famille chimique
Phénothiazine Prométhazine
Piperazines Hydroxyzine
Pipéridines Loratadine
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2. Selon les propriétés pharmacologiques et les effet
indésirables
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+ Les anciens sédatifs

* Les nouveaux peu sédatifs
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. Antihistaminiques Non
anticholinergiques

i Jpd LRTLEE o Aptihistaminiques
anticholinergiques
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2. Selon les propriétés pharmacologiques et les effet
indésirables

Antihistaminiques de nouvelle géneération

» CLARYTINE, ZYRTEC, TELFAST

*+ peusédatifs, bien tolérés

Antihistaminiques anciens

- Sedatifs

+ Anticholinergiques
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Peu Sedatifs

&

Citirizine (Zyrtec®)
Loratadine (Clarityne®)

Féxofénadine (Telfast®)

Sedatifs

.

Oxatomide (Tinset®)
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Peu Sedatifs

-

Sedatifs

¥

Meéquitazine (Primalan®)

Hvdroxvzine (Atarax®)
Cyproheptadine (Periactine®)
Prométhazine (Phenergan®)
Alimémazine (Téraléne®)

Dexchlorphéniramine
(Polaramine®)
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3. Selon leur utilisation

Antihistaminiques + spécifiques des récHi

Effet antihistaminiques = effet Il

» Certains NL: Hydroxyzine, promeéthazine
+ Ppté antihistaminique indépendante de l'effet antipsychotique
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» Utilisation: sédatifs et hypnotiques
+ Risquedes E Il des NL: Dyskinésie
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* Antagonistes compétitifs
A e TIIES reéversibles des récepteurs H1

* Certains sont des antagonistes
compétitifs lentement réversibles

Certains antiH1 sont des antagonistes compétitifs des récepteurs
Muscariniques

\ 4 -

Utilisés en prémedication

Effets indésirables Et trt du mal de transport
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Au niveau

périphérique

Sopposentaux effetsde
I'histamineau niveaudes Vx,

peauet branches
certainsont un effetantitussif
ou anesthésiquelocale

N

Composésanciens (passent la
BHE): effetsédatif ++

Certainsont un effet
antiémeétique, ou hypnotique
ou anxiolytique
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certainsont un effet
antinaupathique

D’autresinhibentla
dégranulationdes mastocytes
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Bonne absorption digestive

. Distribution large

- Les anciennes molécules passent la BHE

formation de métabolites + actifs

( ‘ Faible quantité excrétée s/f inchangée
.Ln 4|7 % variable (636 h)
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Molécules plus récentes. Exp: Loratadine

Treés faible Donnent des
Lk e Vd plus éleve diffusion dans le métabolites
SNC actifs
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Comprimés, cps sécables,
cps effervescents

Gélules
Sirops
Suspensions buvables

Gouttes

Voie topique

« (lévocarbastine)

STNOINATVD STNIOA
LA SNOLLVIISINIINAY.d STIOA




+ Allergies cutanées
(prurit, urticaire,
piqures d’insectes, \
éruption cutanée
médicamenteuse)

Affections

Allergies muqueuses
(rhinite, rhino-
sinusite, rhume des

foins, conjonctivite)

Allergiques

Ne sont pas efficaces
dans: asthme, choc
anaphylactique,
cedéme du larynx
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* Malde transport

 * Nausées et vomissements B
(prométhazine) :

* Antitussif(Alimémazine) k

Autres

« Insomnies transitoires
(Prométhazine,

indications |y
» anxiété ( Hydroxyzine)

1 Premédication avant AG

» Troubles de l'équilibre
vestibulaire et vertiges
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» Sédation (anciennes molécules) I\

- ’ » Fatigue, incoordination, nervosité...

echeresse buccale, constipation
+ Séch buccale, tipation,

28 offe tbles d accommodation, rétention
- - s roicille urinaire, tachycardie, dépression
resp, confusion mentale

SLAAAA

torsades de pointes

WG

AutresE Il * Prise de poids par l'augmentation de
I’HEPétit

+ Certaines molécules: I\ :
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. sele [ Conduite d'engin et d'automobiles
Alcoolismes

| N
*» Troubles de la miction >

; olinergique * Glaucome a angle fermé

. * Allongement congénital ou acquis
LRI de l'espace QT
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AiitresCl * Allergie connue

Premier trimestre de la grossesse
* Nourrisson
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Associations contre indiquées

Médicaments qui entraine des torsades de pointes

Associationsdéconseilléees

Alcool; betahistine

Associationsa prendre encompte

Mdts dépresseursdu SNC; mdts hypokaliémiantset
bradycardisants; topiquesgastro-intestinaux
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v
Choixde

I'antihistaminique Hi

Antihistaminiques
Hirécents

Antihistaminiques
Hianciens
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