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Проведенные исследования подтвер
дили разнообразные фармакологические 
свойства капсаицина, в т.  ч. аналгетиче
ское, противозудное, противовоспали
тельное, антиапоптотическое, противо
опухолевое, антиоксидантное и нейро
протекторное (Basith S. et al., 2016).

История применения
Капсаицин был впервые выделен 

в 1816 г. C. F. Bucholz в неочищенной 
форме из перца рода Capsicum и получил 
название «капсицин». В более привыч
ный нам «капсаицин» он был переимено
ван в 1876 г., когда J. C. Thresh выделил его 
в практически чистом состоянии, а син
тез этого вещества в лабораторных усло
виях впервые был осуществлен в 1930 г. 
учеными S. Spath и S. F. Darling (Basith S. 
et al., 2016). Считается, что капсаицин 
и другие родственные субстанции син
тезируются растениями как вещества 
защиты от грибков, плесени, микро
бов, насекомых и травоядных животных 
(Tewksbury J. J. et al., 2006).

Листья и плоды перца рода Capsicum 
на протяжении столетий использу
ются в южноамериканских, африкан
ских и азиатских странах для облегче
ния болезненных менструаций, зуб
ной и мышечной боли (Bhagowati R. R., 
Changkija S., 2009). Первое научное со
общение об аналгетических возмож
ностях топических препаратов капса
ицина появилось в 1850 г. (Turnbull A., 
1850). Однако в последнее время роль 
капсаицина подвергается пересмотру, 
поскольку были обнаружены доказа
тельства того, что капсаицин селек
тивно воздействует на субпопуляцию 
первичных чувствительных нейронов, 
обладающих функцией восприятия боли. 
Эти нейроны путем антидромной акти
вации участвуют в процессе, известном 
как нейрогенное воспаление. Первый 
контакт с капсаицином интенсивно ак
тивирует эти нейроны, что проявляется 
ортодромно – как ощущение боли и ан
тидромно – как местное покраснение 
и отек. После первого контакта нейроны 
становятся нечувствительными к даль
нейшей стимуляции, включая повторную 
стимуляцию капсаицином. Эта концеп
ция радикально отличается от принципа 
использования капсаицинсодержащих 
средств народной медицины, в которых 
это вещество применялось как местно
раздражающий агент (например, при 
мышечной боли). Согласно новой кон
цепции следует многократно наносить 
капсаицин на болезненный участок для 
достижения десенситизации чувстви
тельных нейронов. Подобное примене
ние помогает успешно контролировать 
боль при заболеваниях опорнодвига
тельного аппарата, постгерпетической 
невралгии, диабетической нейропатии 
и других разновидностях нейропатиче
ской боли (Fusco B. M., Giacovazzo M., 
1997).

Механизмы действия
Механизмы капсаицининдуцируемой 

аналгезии вызывают все больший инте
рес (Fattori V. et al., 2016). Несмотря на по
всеместное применение капсаицина, 

биологические эффекты этого вещества 
оставались недостаточно известными 
до выяснения его двойного действия 
на чувствительные нейроны: мгновен
ное временное возбуждение, сменяюще
еся длительным рефрактерным состо
янием (Rios M. Y. et al., 2014). Капсаи
цин широко используется для местного 
обезболивания, в т.  ч. для лечения ней
ропатической боли (Chung M.K. et al., 
2016), поскольку селективно активирует 
Ca2+проницаемые катионные каналы 
TRPV1, которые во множестве находятся 
в окончаниях ноцицепторов. Активация 
TRPV1 ведет к деполяризации, ассоци
ированной с притоком ионов Na+ и Ca2+, 
т.  е. с возникновением потенциала дейст
вия в ноцицептивных волокнах. Именно 
этот механизм способствует появлению 
ощущения жжения при нанесении кап
саицина (Caterina M. J. et al., 2000). За по
добной активацией следует пролонги
рованная рефрактерность – сниженный 
ответ на болевые стимулы. Связывание 
капсаицина с рецептором TRPV1 откры
вает ионный канал, однако в условиях 
постоянной активации рецептор стано
вится нечувствительным, а канал – не
проницаемым для ионов. С рецепторами 
TRPV1 связано два типа десенситизации: 
функциональная и фармакологическая 
(Donnerer J., Amann R., 1993). Функцио
нальная обеспечивает кратковременное 
снижение или потерю чувствительности 
сенсорных нейронов к прочим стимулам 
при однократном использовании капсаи
цина, а фармакологическая заключается 
в постепенном снижении ответа на сти
муляцию после повторного применения 
вещества. Нервные волокна, выделив
шие в ответ на воздействие капсаицином 
значительное количество центральных 
нейротрансмиттеров, становятся «хи
мически денервированными» и некото
рое время не отвечают на раздражитель 
(Szallasi A., Blumberg P. M., 1999). Так на
зываемую дефункционализацию нерв
ных волокон можно объяснить несколь
кими причинами: временной потерей 
электрического потенциала клеточной 
мембраны, невозможностью транспор
тировать нейротрофические факторы 
и оборотной ретракцией эпидермаль
ных и дермальных нервных окончаний 
(Anand P., Bley K., 2011).

Однако следует отличать десенсити
зацию рецепторов TRPV1 к ваниллои
дам от аналгезии, вызванной капсаици
ном. Степень потери чувствительности 
этой разновидности рецепторов не обя
зательно коррелирует с повреждением 
функций других ноцицептивных окон
чаний. Таким образом, существует два 
разных типа снижения ответа на боль 
в результате воздействия капсаицина: 
десенситизация рецепторов TRPV1 и уг
нетение функции всех ноцицепторов 
в целом (Chung M.K. et al., 2016).

Капсаицин является т. н. эксайто
токсином (от англ. excite – возбуждать 
и toxin – токсин), то есть веществом, 
активирующим ноцицептивные окон
чания настолько интенсивно, что они 
повреждаются или погибают (Szallasi A., 
Blumberg P. M., 1999). Гипотезу о том, 
ч т о к а пс а и ц и н экс а й т о т окси чен, 

 подтверждает повышение толерантности 
к пищевому капсаицину при его регуляр
ном употреблении. Подобная тенденция 
отображает аблятивное действие капсаи
цина на ноцицептивные окончания. Осо
бенно четко относительную специфич
ность капсаицина в контексте его абля
тивных эффектов продемонстрировал 
эксперимент, проведенный D. A. Simone 
и соавт. (1998): инъекция капсаицина 
здоровым добровольцам вызывала селек
тивную потерю чувствительности к боли, 
вызванной воздействием тепла, с сохра
нением тактильной чувствительности. 
Биопсия кожи в месте инъекции выявила 
практически полную абляцию ноцицеп
тивных волокон типа C в эпидермисе, 
но дальнейшие биопсии обнаружили вос
становление иннервации. Таким обра
зом, местное воздействие капсаицина 
локально угнетает ноцицептивные окон
чания, но этот эффект носит обратимый 
характер (Polydefkis M. et al., 2004).

Существует также версия, что вызы
ваемое капсаицином угнетение функ
ции ноцицепторов возникает вследствие 
реорганизации клеточных мембран под 
действием ваниллоидов (Caudle R. M. 
et al., 2003). Имеются свидетельства, что 
капсаицин запускает механизм апоптоза. 
Это подтверждается активацией каспаз 
и фрагментацией ДНК в нейронах спи
нальных ганглиев после назначения кап
саицина (Jin H. W. et al., 2005).

Капсаицин вызывает высвобождение 
и дальнейшее истощение запасов нейро
пептидов, содержащихся в афферентных 
окончаниях, например субстанции P, 
что способно ослабить нейрогенное 
воспаление (Carpenter S. E. et al., 1981; 
Micevych P. L. et al., 1983). Кроме того, 
капсаицин способствует выделению со
матостатина, осуществляющего, в свою 
очередь, противовоспалительные и ан
тиноцицептивные эффекты (Pinter E. 
et al., 2006). Новые исследование также 
показали, что активация капсаициновых 
рецепторов угнетает пьезопротеины – 
семейство катионселективных ионных 
каналов млекопитающих, которые от
вечают на механическое растяжение 
(Borbiro I. et al., 2015).

Подтверждение эффективности 
и безопасности

Хрон и ческ а я бол ь п редстав л яет 
собой существенную проблему вслед
ствие своей неясной этиологии, слож
ного анамнеза и плохого ответа на ле
чение (Basith S. et al., 2016). Е. Г. Зоткин 
и С. Ю. Шкиреева (2012) отмечают высо
кую распространенность при остеоарт
ритических болях такого явления, как 
полипрагмазия, способствующая увели
чению риска развития побочных явлений 
изза бесконтрольного приема аналге
тиков, в первую очередь нестероидных 
противовоспалительных препаратов 
(НПВП). Следует подчеркнуть, что прак
тически все НПВП (независимо от их 
химического строения, лекарственной 
формы и способа введения) негативно 
воздействуют на слизистую оболочку 
желудочнокишечного тракта, что зна
чительно ограничивает их применение 
(Пахомова И. Г., 2014).

В условиях непереносимости НПВП 
и ли высокого кардиоваск улярного/
гастроинтестинального риска опти
мальной терапевтической альтернати
вой становятся капсаицинсодержащие 
средства, одним из основных преиму
ществ которых при мышечноскелет
ной боли (ревматоидный артрит (РА), 
остеоартрит (ОА), фибромиалгия) яв
ляется отсутствие системных побочных 
эффектов (Basith S. et al., 2016). Топи
ческие препараты капсаицина относи
тельно безопасны (Derry S. et al., 2009), 
поскольку их основные негативные яв
ления – это непродолжительная мест
ная реакция (эритема, жжение в области 
нанесения).

Рекомендации Европейской анти
ревматической лиги (EULAR2007) от
носительно лечения ОА суставов кисти 
содержат указание, что местному лече
нию необходимо отдавать преимуще
ство перед системным, особенно при 
легкой/умеренной боли, а также при 
вовлечении в патологический процесс 
небольшого количества суставов. Эф
фективными и безопасными способами 
лечения ОА суставов кисти являются 
топические НПВП и капсаицин (уро
вень доказательности Іа) (Task Force 
of EULAR, 2007). Рекомендации Aме
риканского кол леджа ревматологов 
(ACR2012) по лечению ОА суставов 
кистей также включают использование 
местнораздражающих средств, в т.  ч. 
капсаицина (Hochberg M. C. et al., 2012). 
Это вещество включено в рекомендации 
и EULAR, и Международного общества 
исследований ОА (OARSI) по лечению 
ОА коленных суставов, поскольку эф
фективность капсаицина была доказана 
многими клиническими исследовани
ями (Knotkova H. et al., 2008).

Результаты систематического обзора 
работ, посвященных применению топи
ческих препаратов капсаицина, проде
монстрировали, что этот препарат более 
эффективен, чем плацебо, в достиже
нии клинического улучшения при ОА 
суставов кисти (Zhang W. Y. et al., 1994; 
McСarthy G.M. et al., 1992; Schnitzer T. 
et al., 1994). L. Mason и соавт. (2004) про
вели 3 двойных слепых плацебоконтро
лируемых исследования применения 
капсаицинсодержащего крема (0,025%) 
при мышечноскелетных болях. Анализ 
полученных данных выявил, что эффек
тивность капсаицина оказалась выше 
таковой плацебо в 1,5 раза. B. Casanueva 
и соавт. (2013) отметили положитель
ные эффекты от добавления топиче
ской терапии препаратами капсаицина 
(0,075%) к стандартному лечению фибро
миалгии. В 12недельном исследовании 
R. D. Altman и соавт. (1994) сравнивалась 
эффективность капсаицинсодержащего 
крема (0,025%) и плацебо у больных ОА. 
Участники исследования были рандо
мизированы на 2 группы: 1я группа 
использовала в качестве терапии кап
саицин, 2я – плацебо. Результаты ис
следования показали, что, согласно 
оценке лечащего врача, улучшение на
ступило у 81% больных из 1й группы 
и у 54% участников из группы плацебо 
(p=0,03). Более того, в группе капсаицина 
наблюдалось уменьшение болезненности 
суставов уже на 4ю и 8ю неделю лече
ния (p=0,03 и 0,01) по сравнению с уров
нем боли в группе плацебо.

К апсаи ц и нсодерж ащ ие средст ва 
показаны при болевой форме диабе
тической нейропатии (Ярошевич Н. А. 
и соавт., 2016). В рандомизированном 

Топические капсаицинсодержащие препараты 
для лечения болевых синдромов различного генеза

Молекула капсаицина находится сегодня в фокусе многих исследований в области неврологии 
и алгологии. Уникальные характеристики этого вещества создали новые возможности для синтеза 
инновационных аналгетиков (Szolcsanyi J., 2014). Капсаицин (ванилиламид 8-метил-6-ноненовой 
кислоты) – природный алкалоид плодов стручкового перца рода Capsicum – был открыт  
в ХІХ веке и почти сразу же привлек к себе внимание ученых благодаря своим  
терапевтическим свойствам.
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двойном слепом исследовании J. Kiani 
и соавт. (2015) сравнивались топические 
препараты амитриптилина и капсаи
цина, наносимые на область поражения 
(диабетическая стопа) 3 р/сут на протя
жении 12 нед. Оба препарата достоверно 
снижали уровень боли по визуальной 
аналоговой шкале по сравнению с исход
ными показателями (p<0,001 для обоих 
препаратов). При оценке эффективно
сти достоверной разницы между двумя 
способами лечения выявлено не было 
(p=0,703). Исследование T. Forst и соавт. 
(2002) также касалось применения кап
саицинсодержащего крема у больных 
с диабетической нейропатией. Спустя 
8 нед лечения у пациентов наблюдалось 
значительное улучшение общей оценки 
симп томов (18,3±3,2 vs 14,3±3,3 балла 
в начале лечения; p<0,05). Авторы вы
яснили, что лечение симптоматической 
диабетической нейропатии капсаицин
содержащими препаратами местного 
применения является эффективным 
и не сопровождается неблагоприятным 
побочным влиянием на функцию нерв
ных волокон или нейроваскулярный 
контроль.

Двойное слепое рандомизированное 
исследование C. L. Deal и соавт. (1991) 
включало 70 пациентов с ОА и 31 паци
ента с РА, которые в дополнение к стан
дартной терапии получали капсаицино
вый крем (0,025%) или плацебо 4 р/сут. 
По истечении 4 нед лечения у больных 
ОА и пациентов с РА наблюдалось сни
жение боли на 33 и 57% соответственно. 
Этот результат достоверно превышал 
таковой при применении плацебо (оба 
p<0,05). Согласно общей оценке у 80% 
больных, получавших лечение капсаи
цином, отмечалось уменьшение болевого 
синдрома уже спустя 2 нед терапии. Ос
новным побочным эффектом было вре
менное ощущение жжения в месте нане
сения препарата.

Гипералгезия и аллодиния, длящиеся 
обычно на протяжении месяцев или даже 
лет, регистрируются приблизительно 
у 70% взрослых, предварительно инфи
цированных вирусом опоясывающего 
герпеса. Р. Шефер (2009) рекомендует 
при постгерпетической невралгии нано
сить на пораженные участки низкодозо
вые топические препараты капсаицина 
(0,0250,05%) 24 р/сут на протяжении 
12 мес. Патогенетическая основа такого 
лечения заключается в обратимой потере 
функции болевых проводящих волокон 
Стипа.

В результате проведенных к лини
ческих исследований было отмечено, 
что при постгерпетической невралгии, 
диабетической нейропатии и хрони
ческой мышечноскелетной боли вы
раженным благоприятным действием 
обладает следующий режим нанесения 
топических капсаицинсодержащих пре
паратов: 35 нанесений в сутки на про
тяжении 26 нед (Derry S. et al., 2009; 
Hempenstall K. et al., 2005). Несмотря 
на активное продвижение фармацевти
ческой индустрией препаратов на ос
нове антагонистов TRPV1, H. Knotkova 
и соавт. (2008) прогнозируют возрожде
ние научного интереса к агонистам этих 
рецепторов, а именно к капсаицину, в ле
чении боли, ассоциированной с воспа
лением, метаболическим дисбалансом 
(диабетическая нейропатия), инфекци
онными процессами (ВИЧинфекция) 
и онкопатологией.

Оптимальная концентрация
Обезболивающие препараты местного 

действия, содержащие низкие концен
трации капсаицина, отпускают без ре
цепта приблизительно с начала 1980х гг. 
(Chung М.К. et al., 2016). Многочислен
ные исследования показали, что мест
ное применение капсаицинсодержащих 
кремов низкой концентрации достаточно 

эффективно в лечении боли (Anand P., 
Bley K., 2011). При симптоматическом ле
чении осложнений остеохондроза позво
ночника значительный лечебный эффект 
достигается при использовании препара
тов, содержащих 0,0250,075% действую
щего вещества (Никифоров А. С. и соавт., 
2015). Концентрация капсаицина 0,05% 
была многократно изучена в клиниче
ских испытаниях и показала высокую 
эффективность, высокий профиль без
опасности и переносимость. В частно
сти, в рандомизированном двойном 
слепом многоцентровом исследовании 
S. Chrubasik и соавт. (2010) пациенты 
(n=281) с синдромом хронической боли 
в мягких тканях были рандомизированы 
на 2 группы: участникам 1й группы 
(n=140) в качестве терапии был назна
чен капсаицинсодержащий крем (0,05%), 
участникам 2й (n=141) – плацебо. В каче
стве первичной конечной точки рассма
тривался положительный ответ на лече
ние, определяемый как снижение число
вой оценки боли на ≥30%. По истечении 
трех недель лечения медиана суммарной 
числовой оценки боли в двух группах 
снизилась на 49 и 23% соответственно 
(p=0,0006). Отношение шансов в пользу 
капсаицина составило 4,3 (нижняя гра
ница ДИ 97,5% 1,9; p<0,0001). Более того, 
все конечные точки показали значимое 
улучшение в группе капсаицина. Капса
ицинсодержащий крем в концентрации 
0,05% также хорошо переносился.

Исследование R. A. Westerman и соавт. 
(1988), где сравнивался капсаицинсо
держащий крем (в концентрации 0,01 
и 0,05%), наносившийся 34 р/сут на про
тяжении 34 нед, показало, что примене
ние крема в концентрации 0,05% сопро
вождалось выраженным уменьшением 
боли в пораженных дерматомах у 77% 
участников, а в концентрации 0,01% – 
только у 30%. В эксперименте T. Minami 
и соавт. (2001) на мышах применение 

0,05% капсаицинсодержащего крема 
существенно снижало аллодинию, ин
дуцированную введением простаглан
дина E2. Эти и многие другие результаты 
подтверждают, что концентрация кап
саицина 0,05% в средстве для местного 
применения характеризуется оптималь
ным балансом эффективности и безопас
ности.

История применения при болевом 
синдроме плодов перца Capsicum и, уже 
в более позднее время, – капсаицинсо
держащих кремов стала побудительной 
основой для создания современного 
фармацевтического средства, обладаю
щего всеми преимуществами действую
щего вещества. 0,05% капсаицинсодержа
щий крем Капсагамма («Верваг Фарма», 
Германия») содержит стандартизиро
ванный густой экстракт кайенского 
перца (Capsicum). Процент концентра
ции действующего вещества в составе 
 Капсагамма позволяет оказывать выра
женное аналгетическое действие, однако 
он не настолько высок, чтобы вызывать 
интенсивное жжение, в то время как 
применение высокодозовых капсаицин
содержащих препаратов для местного 
применения зачастую должно сопрово
ждаться предварительной обработкой 
болезненного участка лидокаином/при
локаином (Webster L. R. et al., 2011). Мно
гократное нанесение крема Капсагамма 
на необходимую область обеспечивает 
уменьшение болевой чувствительности 
и, соответственно, устойчивый аналге
тический эффект. Особое внимание 
на крем Капсагамма следует обратить 
врачам при наличии у пациента факторов 
гастроинтестинального или кардиова
скулярного риска, способных ограни
чивать применение как системных, так 
и топических НПВП.
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