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1 变应性鼻炎概述

变应性鼻炎 ( allergic rhinitis，AＲ) 是一种极为常

见的鼻黏膜非感染性炎症。全球范围内 AＲ 的平均患

病率高达 20%左右。AＲ 是变应原诱发的由特异性免

疫球蛋白 E( immunoglobulin E，IgE) 介导的、多种炎性

细胞参与的鼻黏膜慢性炎症性疾病。引起 AＲ 的变应

原包括尘螨、霉菌等常年性变应原或花粉等季节性变

应原［1］。AＲ 的治疗包括环境控制、药物治疗和免疫

治疗等手段，其中药物治疗能够快速、有效、安全地控

制 AＲ 的鼻痒、喷嚏、流涕等鼻部症状，是目前治疗 AＲ
的主要手段。临床上常用治疗 AＲ 的药物包括鼻用糖

皮质激素、H1 抗组胺药、抗白三烯药物等［2］。其中，口

服 H1 抗组胺药对 AＲ 的治疗具有重要的地位，是目前

治疗 AＲ 的一线用药。
中国鼻病研究协作组召集国内青年鼻科专家，以

之前制订的《口服 H1 抗组胺药物治疗变应性鼻炎

2018 广州共识》为基础［3］，总结和提炼其精要并加以

补充形成本次修订版，旨在进一步明确口服抗组胺药

治疗 AＲ 的临床地位和注意事项，指导医师进行合理

用药。

2 H1 抗组胺药的作用原理

组胺是广泛存在于人体组织中的一种具有促炎作

用的神经递质。组胺在体内由组氨酸脱羧基而生成，

通过 H1、H2、H3 和 H4 4 种类型的受体参与免疫调节

和炎性反应［4］。在 AＲ 等变应性疾病的发病过程中，

组胺主要通过 H1 受体发挥致炎效应。组胺可直接刺

激鼻黏膜神经末梢，引起鼻痒和喷嚏等鼻部症状; 增加

鼻黏膜血管通透性引起黏膜肿胀和黏液渗出，刺激鼻

黏膜合成炎性细胞因子和黏附分子，增加嗜酸性粒细

胞的聚集和介质释放等; 组胺也可以刺激神经末梢间

接增加鼻黏膜腺体分泌，这些因素都可以导致鼻塞和

流涕等鼻部症状。因此，组胺是引起 AＲ 临床症状的

核心炎性介质［5］。
H1 抗组胺药是临床最为常用的抗过敏药物之一。

H1 抗组胺药是通过与组胺之间竞争性结合组胺 H1
受体，或通过反激动剂样作用使组胺 H1 受体处于非

活化状态，从而发挥拮抗组胺的作用。此外，许多第 2
代 H1 抗组胺药尤其是第 2 代新型 H1 抗组胺药还具

有不同途径和不同程度的抗炎作用( 包括 H1 受体依

赖性和非依赖性 2 种途径) 。前者即 H1 抗组胺药通
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过与 H1 受体结合后，通过胞内系列 G 蛋白偶联反应

抑制核因子 κB( NF-κB) 活性，减少细胞内炎症因子的

产生; 后者则是通过药物抑制跨膜 Ca2 + 外流和环磷腺

苷酸( cAMP) 产生，稳定肥大细胞和嗜碱性粒细胞膜，

从而减少细胞内炎症介质的释放［6-7］。此外，一些第 2
代新型 H1 抗组胺药还具有相对独特的药物和药理特

征，如枸地氯雷他定，通过在地氯雷他定母环羟基位上

偶联枸橼酸盐，可大大增加药物在肠道内的稳定性和

水溶性，并使活性药物成分地氯雷他定得以更好地转

运吸收; 而富马酸卢帕他定通过吡啶环取代地氯雷他

定氨基上的氢，并偶联富马酸盐，在增加药物稳定性和

水溶性的同时，还具有抑制血小板活化因子的独特功

能，从而在 AＲ 等变应性疾病的治疗过程中产生更好

的治疗效果［8］。

3 H1 抗组胺药的药理特点

按照结构和功能特点，H1 抗组胺药可分为第 1 代

和第 2 代。第 1 代 H1 抗组胺药是亲脂性药物，包括烷

基胺类［溴苯那敏、氯苯那敏 ( 扑尔敏) 、右氯苯那敏

等］、乙醇胺类 ( 氯马斯汀、茶苯海明、盐酸苯海拉明、
多西拉敏等) 、哌啶类 ( 酮替芬、赛庚啶等) 。第 1 代

H1 抗组胺药分子结构具有很好的亲脂性，可以透过

血-脑屏障与大脑中的 H1 受体结合; 同时这些药物不

是血-脑屏障内皮细胞 P 糖蛋白( 发挥清除泵的作用)

的底物，因而能够在中枢神经系统长时间存留导致镇

静等副作用［9］。另外，第 1 代抗组胺药还可与胆碱能

受体、5-羟色胺受体和 α-肾上腺素受体非特异性结合，

引起口干、眼干、尿潴留、便秘及心动过速等不良反应。
第 2 代 H1 抗组胺药可以被血—脑屏障内皮细胞

的 P 糖蛋白清除，因而其中枢镇静作用较第 1 代 H1
抗组胺药显著减轻，且一般无抗胆碱能的副作用。其

代表性药物有西替利嗪( 哌嗪类) 和氯雷他定、氮卓斯

汀、依巴斯汀、奥洛他定以及卢帕他定 ( 哌啶类) 等。
多数第 2 代抗组胺药需经肝脏代谢成活性成分而发挥

药理作用。参与药物肝脏代谢的酶主要是细胞色素

P450( cytochrome P450，CYP) 同工酶 CYP3A4。因此，

当患者同时使用某些需要经肝脏 CYP 代谢的药物，例

如大环内酯类抗生素、抗真菌药物和 Ca2 + 拮抗剂时，

会升高 H1 抗组胺药的血药浓度而增加其潜在的副

作用。
第 2 代新型 H1 抗组胺药为第 2 代 H1 抗组胺药

的衍生物或代谢产物，其代表性药物为左西替利嗪、地
氯雷他定、枸地氯雷他定、非索非那丁等。这类 H1 抗

组胺药一般不是 CYP 酶的底物，因此与红霉素和酮康

唑等 CYP 抑制剂同时使用时，不会导致其血药浓度增

高［10］。第 2 代新型 H1 抗组胺药如枸地氯雷他定和富

马酸卢帕他定除了具有较强的抗组胺作用外，还可能

通过抑制转录因子 NF-κB 下调白细胞介素-1β 等很多

促炎因子的表达而发挥抗炎作用，因此对鼻塞症状也

有一定程度的缓解作用，是较西替利嗪、氯雷他定等更

安全、更有效的 H1 抗组胺药［11］。

4 H1 抗组胺药在 AＲ 治疗中的临床应用

口服 H1 抗组胺药作为治疗 AＲ 的重要药物，在临

床应用有近 80 年的历史，并且获得了大量高级别的循

证医学证据。口服 H1 抗组胺药可以快速缓解 AＲ 患

者的鼻痒、喷嚏、流涕等鼻部症状，并对眼部症状也有

一定的治疗作用。
口服 H1 抗组胺药的不良反应包括中枢抑制效

应、抗胆碱能效应等，部分 H1 抗组胺药还可导致体重

增加、心脏毒性、血管性水肿、头昏、体位性低血压等。
第 1 代口服 H1 抗组胺药较易通过血—脑屏障，与中

枢神经系统内的 H1 受体结合后，对中枢神经系统产

生抑制作用，表现为幻觉、嗜睡、警觉性下降或者烦躁

不安、紧张、失眠等。而第 2 代 H1 抗组胺药分子一般

较大并通常伴有长链，脂溶性低，不易透过血—脑屏

障，且 H1 受体选择性高，产生镇静、困倦和口干等副

作用的可能性较小。
在口服 H1 抗组胺药治疗 AＲ 上，本共识与国内外

各种指南保持观点一致［12-13］，推荐口服第 2 代 H1 抗

组胺药作为治疗所有 AＲ 患者的一线用药，并强调临

床上可根据患者症状特征和临床反应单独使用或与其

他类型的抗过敏药物 ( 如鼻用糖皮质激素、口服抗白

三烯药等) 联合使用，也可以在 AＲ 发病季节到来之前

单独预防性应用。在治疗各种类型 AＲ 的过程中，在

有条件使用第 2 代 H1 抗组胺药的情况下，出于安全

和临床疗效考虑，本共识不推荐使用第 1 代 H1 抗组

胺药; 而在有条件使用第 2 代新型 H1 抗组胺药的情

况下，出于临床疗效的考虑，本共识更推荐使用第 2 代

新型 H1 抗组胺药。同样，在季节性 AＲ 的预防性治疗

时，出于临床疗效的考虑，本共识更推荐使用第 2 代新

型 H1 抗组胺药。

5 口服 H1 抗组胺药在特殊人群中的应用

儿童因其生长发育的特点，药物代谢有别于成人。
首先，儿童的神经系统正在发育过程中，而组胺和组胺

H1 受体对儿童正常的觉醒功能和认知功能特别重要;

其次，儿童肝脏对于药物的解毒能力差，血—脑屏障发
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育未成熟且通透性高，肾功能不完善导致药物排泄慢。
第 1 代口服 H1 抗组胺药由于存在明显的中枢抑制和

抗胆碱能作用，以及对认知功能的潜在影响，本共识不

建议将其用于儿童患者。而第 2 代 H1 抗组胺药具有

良好的安全性，对血—脑屏障的穿透性低，减少了对中

枢神经系统的抑制作用，因此镇静和嗜睡等中枢不良

反应较少见，尤其是第 2 代新型 H1 抗组胺药较第 2 代

H1 抗组胺药具有口服吸收更快、起效更快、作用更持

久、代谢率更低、不良反应更少等优势，因此对于儿童

AＲ 患者，特别是较低龄儿童，推荐使用第 2 代 H1 抗

组胺药尤其是第 2 代新型 H1 抗组胺药［14-15］。
口服 H1 抗组胺药可常规用于老年 AＲ 患者。但

是，对老年 AＲ 患者建议慎用第 1 代 H1 抗组胺药。相

比之下，第 2 代 H1 抗组胺药具有更好的受体选择性，

且不易穿透血—脑屏障。因此，在老年 AＲ 患者，本共

识更推荐使用第 2 代口服 H1 抗组胺药，尤其是第 2 代

新型口服 H1 抗组胺药。由于大部分第 2 代口服 H1
抗组胺药是经肝内 CYP 酶代谢且由肾脏排泄。故对

于肝功能或肾功能不全的老年 AＲ 患者，口服 H1 抗组

胺药应酌情减量。
孕期、哺乳期、备孕期女性 AＲ 患者应权衡风险与

收益( 利与弊) 来决定是否应用 H1 抗组胺药。妊娠期

如有明确的用药指征和适应证，可以在权衡得失的情

况下酌情使用，既不能滥用，也不能有病不用［16］; 本共

识建议孕早期( 前 3 个月) 慎用 H1 抗组胺药，孕中后

期可酌情应用 B 级抗组胺药如氯雷他定、西替利嗪及

第 1 代 H1 抗组胺药( 如氯苯那敏、苯海拉明等) 。哺

乳期不推荐服用任何 H1 抗组胺药。备孕期男性和女

性 AＲ 患者可根据药物半衰期来推算药物洗脱期。超

过药物的半衰期越长，药物的影响就会越小。

6 结语

口服 H1 抗组胺药可以快速缓解 AＲ 患者的鼻痒、
喷嚏、流涕等鼻部症状，并对眼部症状也有一定的治疗

作用。
推荐口服第 2 代 H1 抗组胺药作为治疗所有 AＲ

患者的一线用药，并强调临床上可根据患者的症状特

征和临床反应单独使用或与其他类型的抗过敏药物

( 如鼻用糖皮质激素、口服抗白三烯药等) 联合使用。
也可以在 AＲ 发病季节到来之前单独预防性应用。

在治疗各种类型 AＲ 的过程中，在有条件使用第 2
代 H1 抗组胺药的情况下，出于安全和临床疗效考虑，

不推荐使用第 1 代 H1 抗组胺药; 而在有条件使用第 2
代新型 H1 抗组胺药的情况下，出于临床疗效考虑，更

推荐使用第 2 代新型 H1 抗组胺药。同样，在季节性

AＲ 的预防性治疗时，出于临床疗效的考虑，本共识更

推荐使用第 2 代新型 H1 抗组胺药。
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