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Введение 
 

Тамсулозин в капсулах с модифицированным высвобождением представ-
ляет из себя пролонгированную форму доставки лекарственного вещества и 
может приниматься 1 раз в сутки. Однако, как часто бывает с классическими 
лекарственными формами, он имеет свои ограничения с точки зрения фар-
макокинетики, вариабельности и переносимости. Разработка компании 
Астеллас – технология OCAS (Oral Controlled Absorption System) была на-
правлена на преодоление этих недостатков, особенно в отношении зависи-
мости от приема пищи, выраженных пиков концентрации и колебаний 
плазменного уровня [2]. 

 
Механизм действия тамсулозина: основы фармакодинамики 
 

Тамсулозин является селективным антагонистом α1-адренорецепторов, 
преимущественно подтипов α1ₐ и α1_d, которые наиболее выражены в про-
стате, шейке мочевого пузыря и уретре [3]. 

 
Блокада этих рецепторов приводит к расслаблению гладкомышечных эле-

ментов ткани предстательной железы и шейки пузыря, снижению сопротив-
ления на уровне шеечно-уретрального сегмента и улучшению потока мочи.  

Тамсулозин (оригинальный бренд – Омник) давно признан  
эффективным α1-адреноблокатором для лечения симптомов 

нижних мочевых путей (LUTS), ассоциированных с доброкачественной  
гиперплазией предстательной железы (ДГПЖ) [1]. 
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В отличие от неселективных α1-блокаторов, тамсулозин проявляет более низ-
кую активность на сосудистые α1ᵦ-рецепторы, что теоретически уменьшает 
риск ортостатических эффектов. 

 
Метаболически тамсулозин подвергается в значительной степени печеноч-

ному метаболизму через системы CYP3A4 и CYP2D6 с образованием метабо-
литов незначительной фармакологической активности. Примерно 8,7–15% 
пероральной дозы может быть выведено с мочой в неизмененной форме  
[4, 5]. Белковое связывание выражено – в плазме тамсулозин связывается 
главным образом с α1-ацид-гликопротеином. 

 
Фармакокинетика в стандартном варианте показывает, что модифициро-

ванная (MR) капсула в условиях натощак имеет практически полную биодо-
ступность, однако при приеме с пищей ее абсорбция усиливается (увеличение 
C_max примерно на 70% и AUC приблизительно на 30%). 

 
Классическая форма требует приема после завтрака (или первого приема 

пищи), чтобы снизить вариабельность абсорбции и ограничить возможные 
выраженные пики концентраций, которые могут провоцировать побочные 
эффекты сосудистой или неврологической природы (головокружение, орто-
статические реакции) [6]. 

 
Эволюция от Омник к Омник Окас и технология OCAS  
(от лучшего к совершенному) 
 

При разработке OCAS была поставлена задача: получить дозу тамсуло- 
зина с контролируемым и предсказуемым высвобождением, минимальными 
колебаниями концентрации и отсутствием значимого влияния приема  
пищи [2]. 

 
Технология OCAS базируется на гидрогелевом матриксе, содержащем два 

ключевых компонента: гелеформирующий агент (например, макрогол высокой 
молекулярной массы – макрогол 7 000 000) и гель-усиливающий агент (напри-
мер, макрогол 8000) в соотношении около 5:1 [6].   
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При прохождении по желудочно-кишечному тракту таблетка постепенно 
гидратируется, образуя вязкий гель, который позволяет контролируемо вы-
свобождать тамсулозин даже в сегментах ЖКТ, где количество доступной 
воды ограничено (в том числе в толстой кишке) [7]. 

 
В ряде исследований показано, что OCAS-таблетка дозированно проходит 

через желудок и тонкую кишку, далее достигает толстой кишки и весь период 
своего транзита высвобождает активное вещество, оставаясь при этом гидра-
тированной. Это обеспечивает стабильный высвобождаемый поток активного 
вещества на всем протяжении прохождения по ЖКТ. 

 
Фармакокинетические исследования выявили, что оптимальной была 

форма S3 OCAS, которая демонстрировала пониженную C_max, умеренно 
сниженный AUC по сравнению с MR-капсулой, но значительно более сглажен-
ный профиль с меньшей амплитудой колебаний (C_max/C_24h) и линейность 
дозирования [6]. В отличие от MR-формы, OCAS-форма не показывает значи-
тельного эффекта пищи – приемы натощак или с пищей дают близкие по ве-
личине показатели C_max и AUC. 

 
В исследованиях Chapple и соавт. показано, что OCAS-форма демонстри-

рует «плоский» профиль: более низкий пик и более устойчивую концентрацию 
в течение 24 ч [2]. В частности, фазы фармакокинетики OCAS характери-
зуются более «сглаженными» кривыми, с меньшей амплитудой между пиком 
и низким уровнем (trough). 

 
Таким образом, переход от обычной формы Омник к Омник Окас отражает 

переход от модифицированной формы с переменным воздействием пищи и 
выраженными пиками к истинно контролируемой абсорбции с предсказуе-
мым и стабильным профилем. 

 
Фармакокинетика и высвобождение OCAS 
 

Фаза гидратации гелевого матрикса в OCAS начинается уже в желудке и 
продолжается в тонкой кишке до полного проникновения воды в матрикс,  
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который затем обеспечивает диффузионное или эрозионно-диффузионное 
высвобождение вещества [7]. 

 
В исследованиях с замером концентраций показано, что высвобождение 

продолжается в кишечных сегментах, включая колон, несмотря на низкую до-
ступность воды. Более того, анализ данных показал, что время и место высво-
бождения не коррелируют строго с индивидуальными параметрами транзита 
(например, задержкой желудочного опорожнения или временем прохождения 
тонкой кишки), что свидетельствует о стабильности формулы OCAS. 

 
Клиническое значение столь сглаженного высвобождения заключается в 

снижении выраженных пиков плазменной концентрации (то есть уменьшении 
C_max), которые в обычной форме могли превышать порог, вызывающий по-
бочные эффекты (например, вазодилатация, головокружение, ортостаз) [7]. 
В то же время более стабильные концентрации обеспечивают непрерывное 
подавление симптомов LUTS даже ночью, участвуя в эффекте «удлиненного 
окна» действия [8]. 

 
В клинических исследованиях OCAS-доза 0,4 мг показала эквивалентную 

эффективность по снижению симптоматики LUTS (IPSS, Q_max и др.), но с 
лучшим безопасностным профилем по сравнению с MR-формой [9]. Напри-
мер, в рандомизированных исследованиях улучшение суммарного балла симп-
томов и максимального потока мочи было статистически значимым и 
устойчивым при использовании OCAS. Кроме того, пилотные исследования 
по ночным симптомам (ночное мочеиспускание, часы непрерывного сна) по-
казали, что OCAS-форма может быть эффективна в снижении ноктурии и уве-
личении «часов неспящего сна» (hours of undisturbed sleep, HUS) [10]. 

 
Сравнительное преимущество OCAS по безопасности пролегает через 

уменьшение частоты ортостатических реакций и головокружений, поскольку 
меньшее значение пиковой концентрации снижает риск вазодилатации [2]. 

 
В обзорах отмечается, что OCAS-формула имеет более благоприятный про-

филь в отношении кардиоваскулярной переносимости [4].   
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Наконец, отсутствие выраженного эффекта пищи снижает риск непредна-
меренного повышения концентрации при нарушении рекомендации «прием 
после еды», что делает применение более простым и предсказуемым, а ком-
плаенс – более высоким. 

 
Клинические данные и метаанализы 
 

Классические исследования тамсулозина (не OCAS) демонстрировали его 
безопасность, переносимость и эффективность: значимое улучшение симпто-
мов и максимальной скорости потока мочи в рандомизированных испытаниях 
[11]. Метaaнализы α1-блокаторов, включая тамсулозин, подтверждают его бла-
гоприятный профиль эффективности/токсичности в сравнении с другими 
представителями группы [12]. 

 
В специальных сравнительных аналитических работах, посвященных 

Омник Окас (или эквивалентным OCAS-формам), отмечаются сопоставимая 
или даже улучшенная эффективность при сниженной частоте побочных эф-
фектов. Например, публикация «Tamsulosin oral controlled absorption system 
(OCAS)» в PMC подробно рассматривает контролируемое высвобождение и 
клинические данные OCAS-препарата [9]. 

 
Также обзор, посвященный сопоставлению MR и OCAS-форм, подчерки-

вает преимущества последней по снижению колебаний концентрации и устра-
нению влияния пищи [8]. 

 
Российский сравнительный анализ эффективности и безопасности Омник 

Окас (в сравнении, например, с доксазозином) также отмечает достойный 
профиль, хотя детальные рандомизированные контролируемые исследования 
в отечественной литературе менее многочисленны [12]. 

 
Следует отметить, что прямых больших метаанализов, посвященных ис-

ключительно OCAS-форме тамсулозина, в открытом доступе меньше, чем для 
группы α1-блокаторов в целом. Тем не менее существующие данные свидетель-
ствуют в пользу того, что более сглаженный фармакокинетический профиль 
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OCAS может улучшить отношение эффективность/безопасность у пациентов 
с СНМП/ДНПЖ. 

 
Преимущества OCAS-формы (Омник Окас) для клинической практики 

 
1. Стабильность концентрации и снижение пиков. Благодаря контроли-

руемому высвобождению плазменные концентрации находятся в «периоде 
плато», что снижает риск пиковых превышений, ответственных за вазодила-
тацию и побочные эффекты. 

2. Независимость от приема пищи. В отличие от MR-формы, OCAS не де-
монстрирует значительного влияния еды, что упрощает режим приема. 

3. Более длительная симптоматическая эффективность. За счет стабиль-
ной концентрации более 24 ч в сутки OCAS может более эффективно контро-
лировать симптомы нарушенного мочеиспускания, в том числе в ночное 
время, и сокращать число ночных вставаний. 

4. Улучшенная переносимость и безопасность. Снижение выраженности 
пиков концентрации способствует уменьшению частоты головокружения, ор-
тостатических реакций, что особенно важно у пациентов пожилого возраста 
или с сопутствующими сердечно-сосудистыми заболеваниями. 

5. Повышенный комплаенс. Простота режима без жесткой привязки к 
пище способствует лучшему соблюдению лечения пациентом. 

6. Удобство и выгода для пациентов. Цена OCAS-формы незначительно 
отличается от классической (модифицированной) формы тамсулозина, а сни-
жение числа побочных эффектов, уменьшение осложнений, госпитализаций 
и коррекций терапии делает тамсулозин в форме Окас препаратом выбора для 
лечения СНМП при ДГПЖ практически для любого пациента и в любой си-
туации. 

 
Заключение 
 

Омник Окас как представитель контролируемой формы тамсулозина с тех-
нологией OCAS демонстрирует пример успешной эволюции лекарственной 
формы, направленной на оптимизацию баланса эффективности и безопасно-
сти. Подробные фармакокинетические исследования показывают, что  
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OCAS-форма обеспечивает сглаженное, предсказуемое высвобождение без за-
висимости от пищи, снижая амплитуду пиковых концентраций и обеспечивая 
стабильное действие на протяжении 24 ч. Клинические данные подтверждают 
эквивалентную эффективность с улучшенным переносимым профилем, осо-
бенно в отношении кардиоваскулярных эффектов и ночных симптомов. 

 
В совокупности OCAS-форма представляет собой совершенную форму 

альфа-1-адреноблокатора в медикаментозной терапии СНМП/ДГГПЖ.  
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