
33BIT. Vol. 30 / núm. 6 / 2019

 

USO DE LOS ANTIHISTAMÍNICOS EN PATOLOGÍA 
ALÉRGICA

Resumen
Los antihistamínicos antiH1 son los fármacos más utilizados para el tratamiento de  las enfermedades alérgi-
cas. Se clasifican en antihistamínicos de primera generación (clorfeniramina, difenhidramina, hidroxicina) y de 
segunda generación (bilastina, cetirizina, desloratadina, ebastina, fexofenadina, levocetirizina, loratadina, ru-
patadina). Actualmente, por vía oral, se recomienda utilizar siempre antihistamínicos de segunda generación 
con una acción más selectiva sobre los receptores H1 y una baja liposolubilidad que permite una distribución 
limitada en el sistema nervioso central (SNC). En caso de precisar un antihistamínico parenteral solo se dispone 
de la dexclorfeniramina, que es de primera generación.

Los antihistamínicos son efectivos en el tratamiento de las rinoconjuntivitis alérgicas y las urticarias de cual-
quier etiología. La elevada prevalencia de la rinitis en la población general (20%) hace que la prescripción de 
antihistamínicos sea muy elevada. En la rinitis son más efectivos para tratar la mucosidad, el prurito y los estor-
nudos de la congestión nasal. También se utilizan como tratamiento de la urticaria crónica espontánea. Aun 
así, los antihistamínicos no controlan el prurito de la dermatitis atópica ni son el tratamiento de primera línea 
en la anafilaxis. 

Los antihistamínicos antiH1 son, en general, fármacos bien tolerados. Los de primera generación cruzan la ba-
rrera hematoencefálica y pueden producir sedación y efectos anticolinérgicos, centrales (confusión, agitación, 
etc.…) y periféricos (retención de orina, sequedad de boca, xerostomía). En el caso en el que un paciente precise 
tratamiento antihistamínico es importante tener en cuenta la carga anticolinérgica de los fármacos que está 
tomando; esto resulta especialmente relevante en pacientes de edad avanzada. 

Otro efecto adverso, potencialmente grave, de algunos antihistamínicos es la prolongación del intervalo QT, 
que motivó la retirada del mercado de fármacos como astemizol y terfenadina. 

Se ha de tener presente que hay ciertos grupos de población (embarazadas, mujeres en periodo de lactancia, 
edad avanzada, insuficiencia renal y/o hepática y niños) en los que los antihistamínicos se deben prescribir con 
precaución teniendo en cuenta las recomendaciones de la ficha técnica del fármaco. 

En este boletín se revisan los antihistamínicos disponibles para las principales enfermedades alérgicas de nues-
tro entorno. 
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Introducción
La histamina es una amina endógena con diversas funciones 
fisiológicas que está presente en una gran variedad de tejidos. 
Se almacena preformada en los gránulos citoplasmáticos de los 
mastocitos, basófilos así como plaquetas y se liberan cuando se 
produce una activación de estas células. Su unión a receptores 
específicos induce una serie de reacciones en función del recep-
tor y de la localización tisular de éstos. 

Se han descrito 4 tipos de receptores de la histamina: el receptor 
H1 es el responsable del aumento de la permeabilidad vascular, 
de la broncoconstricción y de las manifestaciones de irritación 
local como el prurito o el dolor1,2. Los receptores H2 aumentan 
la permeabilidad vascular, estimulan la secreción ácida gástri-
ca y participan en la modulación de la respuesta inflamatoria 
en diferentes niveles. Los receptores H3 modulan los ritmos de 
sueño-vigilia y los H4, las enfermedades autoinmunes y neoplá-
sicas. Las acciones de la histamina pueden inhibirse o atenuarse 
mediante el uso de fármacos que actúan en estos receptores.

Los antihistamínicos son fármacos que actúan como agonistas 
inversos en los receptores de la histamina. Los que actúan en 
los receptores H1 son los que se utilizan con más frecuencia en 
la población general, especialmente para el tratamiento de las 
enfermedades alérgicas, mientras que los que lo hacen en los 
receptores H2 se utilizan para inhibir la secreción ácida del es-
tómago. Actualmente se están desarrollando fármacos que ac-
túan en los receptores H3 y H4.1,2

Los antihistamínicos H1 presentan una estructura química di-
ferente, pero desde el punto de vista clínico se clasifican en an-
tihistamínicos de primera y segunda generación en función de 
la liposolubilidad de los fármacos y por tanto, su capacidad de 
cruzar la barrera hematoencefálica y producir un mayor o me-
nor efecto sedante.3,4

La administración de estos fármacos es principalmente por vía 
oral, si bien en el caso de la dexclofeniramina también hay pre-
paraciones de administración para vía parenteral. Algunos an-
tihistamínicos también disponen de presentaciones en forma 
de colirios, gotas intranasales o presentaciones de administra-
ción por vía tópica. Los antihistamínicos clásicos o de primera 
generación tienen una baja especificidad de actuación sobre el 
receptor H1, y producen efectos adversos con relativa frecuen-
cia. Se transforman rápidamente en el hígado en metabolitos 
inactivos y se han de administrar 3 o 4 veces al día. 

Los antihistamínicos de segunda generación (bilastina cetirizi-
na desloratadina ebastina, fexofenadina, levocetirizina, lorata-
dina, rupatadina) son menos sedantes y más selectivos sobre 
los receptores H1 y producen menos efectos adversos, así como 
pocas interacciones medicamentosas. Además, por sus carac-
terísticas farmacológicas (Tabla 1) permiten, prácticamente en 
todos los casos, una única administración al día. Actualmente 
se consideran los fármacos de primera línea para tratar la rinitis 
alérgica y la urticaria.5 

Uso de los antihistamínicos en la  
práctica clínica

Rinitis alérgica
La rinitis alérgica es un trastorno inflamatorio de la mucosa na-
sal, que se caracteriza por prurito, estornudos, rinorrea y con-
gestión nasal como respuesta de hipersensibilidad a alérgenos 
ambientales. En las rinitis intermitentes o rinitis persistentes 
leves, los antihistamínicos orales son el tratamiento de elec-
ción.6 En el caso de las rinitis moderadas-graves con síntomas 
persistentes, el tratamiento de primera línea son los corticoides 
de administración intranasal, sobre todo cuando el síntoma que 
predomina es la congestión nasal, se ha visto que los antihista-
mínicos orales son menos efectivos para tratar este síntoma.7 
Por otro lado, en la mayoría de pacientes se suelen administrar 
conjuntamente los dos fármacos dado que el antihistamínico 
es eficaz contra la mucosidad nasal, los estornudos y el prurito,8 

que son síntomas que se asocian a la congestión. Pero a pesar 
de su eficacia y buena tolerabilidad una parte de los pacientes 
con rinoconjuntivitis alérgicas tributarios a tratamiento con 
estos fármacos, no los han recibido nunca y/o bien durante un 
periodo de tiempo demasiado corto. 

Los resultados de estudios comparativos de eficacia de los dife-
rentes antihistamínicos en pacientes con rinitis alérgica no su-
gieren diferencias significativas pero sí que se puede objetivar 
que existe una susceptibilidad individual en la respuesta.9,10

Conjuntivitis alérgica
La conjuntivitis alérgica está causada por alérgenos en el aire 
que, en contacto con el ojo, provocan una respuesta local de 
los mastocitos, liberación de inmunoglobulina E (IgE) y signos 
de inflamación. Generalmente se manifesta con prurito ocular 
bilateral, rojez y descarga acuosa. Si se requiere tratamiento 
farmacológico se pueden indicar los antihistamínicos tópicos 
en forma de colirio (azelastina, levocabastina, epinastina, keto-
tifeno y olopatadina) que se han mostrado eficaces y bien tole-
rados.11–14 Estos fármacos normalmente se han de administrar 
cada 12 horas mientras el paciente presente la sintomatología 
(Tabla 1). Además, cuando se asocia rinitis (hasta en un 70% de 
los casos), es necesario prescribir un antihistamínico oral. 

Urticaria
La urticaria es un trastorno frecuente mediado por los masto-
citos, que se manifiesta con la aparición de habones, angioe-
dema, o ambas, acompañadas de prurito. Los antihistamínicos 
orales se consideran los fármacos de primera elección tanto en 
la urticaria aguda (sea cual sea la etiología) como en la urticaria 
crónica (ya sea espontánea o inducible). Estos fármacos redu-
cen tanto el prurito como el número, medida y duración de los 
habones.15 Es preferible el uso de antihistamínicos de segunda 
generación como la cetirizina, la loratadina o la fexofenadina 
aunque no hay datos de estudios que recomienden ninguna en 
concreto. Se ha visto que son mejor toleradas, más cómodas de 
administrar y presentan menos interacciones farmacológicas. 
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Tabla 1. Características farmacológicas de los antihistamínicos H1 empleados en patología alérgica  

Fármaco Formas presentación Dosis  ≥12 años  
y adultos Dosis <12 años Inicio  

acción (h)
Duración 
acción h)

Ajuste 
dosis

1ª generación

Dexclorfeniramina
(Polaramine®)

Suspensión oral     
   2 mg / 5mL
Comprimidos 
   2 mg y 6mg
Inyectable
    5mg

Vía oral:
  2 mg / 6-8 h
Vía ev:
  5 mg / 6-8 h

Vía oral:
2-6 años:  
  0.5 mg / 6-8 h
6-11 años:  
  1 mg / 6-8 h

3 20 Insuficiencia 
renal y hepática

Hidroxicina
(Atarax®)

Suspensión oral
   10 mg / 5 mL
Comprimidos
   25mg

Vía oral:
25 mg / 6-8 h

Vía oral:
1-2 mg / Kg / día
 (repartir les dosis cada 6-8h)

2 24 Insuficiencia 
renal y hepática

Ketotifeno
(Ketasma®, Zaditen®, 
Zasten®)

Suspensión oral
   1mg / 5 mL
Comprimidos
   1 mg
Gotas
   1 mg / mL = 20 g 

Vía oral:
2 mg / 24 h

Vía oral:
6 mesos-3 años:
  0,05mg/kg/dosis
>3 años:
  2mg / 24 h

0,15-0,30 12 Insuficiencia 
renal y hepática

2ª generación

Cetirizina
(Alercina®, Alerlisin®,  
Reactine® (asoc.), 
StopCold® (asoc.), 
Zirtec®)

Gotas
   10 g = 5 mg
Solución oral
   5 mg / 5 mL
Comprimidos
   10 mg

Vía oral:
10 mg / 24 h

Vía oral:
2-5 años
  2,5 mg / 12 h
6-11 años
  5 mg / 12 h

0,7 >24 Insuficiencia 
renal

Levocetirizina
(Aralevo®, Muntel®, 
Xazal®, Levocetirizina 
EFG®)

Gotas
   5 mg / mL = 20 g
Solución oral
   0,5 mg / mL
Comprimidos
   5 mg

Vía oral:
5 mg / 24 h

Vía oral:
2-6 años
  1,25 mg / 12 h
6-11 años
  5 mg / 24 h

0,7 >24 Insuficiencia 
renal

Ebastina
(Alastina®, Bactil®, 
Ebastel®)

Solución oral
   5 mg / 5 mL
Comprimidos
   10 mg, 20 mg
C. bucodispersable
   10 mg, 20 mg

Vía oral:
10 mg / 24 h
20 mg / 24 h

Vía oral:
2-5 años 
  2,5 mg / 24 h
6-11 años
  5 mg /24 h

1 >24 Insuficiencia 
hepática grave

Loratadina
(Clarytine®, Civeran®, 
Loratadina EFG®)

Jarabe
   5 mg / 5 mL
Comprimidos
   10 mg

Vía oral:
10 mg / 24 h

Vía oral:
2-11 años
< 30 kg:  5 mg / 24 h
>30 kg:  10 mg / 24 h

2 24 Insuficiencia 
hepática

Desloratadina
(Aerius®, Azomyr®, 
Dasselta®)

Solución oral
   0,5 mg / mL
Comprimidos
   5 mg
C. bucodispersable
   5 mg

Vía oral:
5 mg / 24 h

Vía oral:
1-5 años
  1,25 mg / 24 h
6-11 años
  2,5 mg / 24 h

2 >24 Insuficiencia 
renal 

Rupatadina
(Alergoliber®, Rinia-
ler®, Rupafin®)

Solución oral
   1 mg / mL
Comprimidos
   10 mg

Vía oral:
10 mg / 24 h

Vía oral:
2-11 años
10-25 kg:  2,5 mg / 24 h
≥25 kg:  5 mg / 24 h

2 24 No administrar 
si insuficien-
cia renal o 
hepática

Olopatadina
(Opatanol®)

 Colirio en solución
   1 mg / mL

Vía oftálmica:
1 gota en cada ojo / 12 h

Vía oftálmica:
≥ 3 años: 1 gota en cada ojo / 12 h

8-12 No es necesario  
ajustar

Epinastina
(Relestat®)

 Colirio en solución
   0,5 mg / mL

Vía oftálmica:
1 gota en cada ojo / 12 h

8 No es necesario  
ajustar

Fexofenadina
(Telfast®)

Comprimidos
   120 mg, 180 mg

Vía oral:
120 mg / 24 h

No disponible en España en solución 
oral

1-3 24 No es necesario  
ajustar

Bilastina
(Bilaxten®, Ibis®, 
Obalix®)

Solución oral
   2,5 mg / mL
Comprimidos
   20 mg
C. bucodispersable
   10 mg

Vía oral:
20 mg / 24 h

Vía oral:
6-11 años, 
si peso > 20 kg
  10 mg / 24 h

2 24 No es necesario  
ajustar

Levocabastina
(Bilina®)

Colirio en suspensión
   0,5 mg / mL

Vía oftálmica:
1 gota en cada ojo / 12 h
Máximo 1 gota / 6 h

Vía oftálmica:
≥4 años:
1 gota en cada ojo / 12 h
Máximo 1 gota / 6 h

No es necesario
ajustar

Azelastina
(Afluon®, Tebarat®)

Solución por pulverización 
nasal
   1 mg / mL
Colirio en solución
   1mg / mL
Colirio en solución (unidosis)

Vía intranasal:
1 aplicación en cada fosa 
nasal / 12 h
Vía oftálmica:
1 gota en cada ojo / 12 h
Máximo 1 gota / 6 h

Vía intranasal:
≥ 6 años
1 aplicación en cada fosa nasal / 12 h
Vía oftálmica:
≥4 años
1 gota en cada ojo / 12 h
Máximo 1 gota / 6 h

0,5 20 No es necesario  
ajustar
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En el caso de la urticaria crónica (UC) se recomienda iniciar el 
tratamiento con un antihistamínico no sedante, fijo, en las dosis 
terapéuticas habituales, y en el caso de que los pacientes no se 
controlen con esta dosis se puede aumentar hasta 4 veces.16,17

Dermatitis atópica y otras enfermeda-
des cutáneas
La dermatitis atópica es una enfermedad inflamatoria crónica 
en la cual el prurito supone gran parte de la carga de la enfer-
medad para los pacientes. 

Los fármacos de elección son los corticoides tópicos. Los an-
tihistamínicos se utilizan como tratamiento complementario 
para aliviar el prurito a pesar de que la evidencia que respalda 
su uso es relativamente débil; no se han realizado ensayos clíni-
cos que hayan aportado resultados definitivos.18 Sin embargo, 
los antihistamínicos de primera generación (por ejemplo, difen-
hidramina, hidroxizina y ciproheptadina) pueden ser beneficio-
sos para pacientes con trastornos del sueño secundarios a los 
síntomas.19

La eficacia de los antihistamínicos de segunda generación, me-
nos sedantes, como la fexofenadina, la cetirizina o la loratadina, 
continua siendo incierta, y su uso se debe limitar a pacientes 
con síntomas concurrentes de urticaria o rinitis.21,22 Los resulta-
dos de una revisión sistemática reciente que incluyó 25 ensayos 
clínicos, la mayoría de los cuales eran de baja calidad metodoló-
gica, no mostró que estos agentes sean efectivos para mejorar 
los síntomas de la dermatitis atópica.23

Los antihistamínicos se utilizan también en algunos procesos 
como el prurito cutáneo, las reacciones a picaduras de insectos 
y a la mastocitosis, por su efecto antipruriginoso. 

Anafilaxis
El tratamiento de primera línea en casos de anafilaxis es la adre-
nalina por vía intramuscular;24,25 los antihistamínicos se utilizan 
como tratamiento complementario una vez controlado el epi-
sodio agudo. Dos revisiones han valorado que papel tienen los 
antihistamínicos en estas reacciones pero ninguna de las dos 
llega a poder dar una recomendación para la práctica clínica.26,27 
Aunque los antihistamínicos H1 mejoran el prurito, la urticaria 
y la clínica de rinitis como la mucosidad nasal y los estornudos, 
en la anafilaxis no mejoran, al menos de manera rápida y eficaz, 
la obstrucción de la vía aérea, los síntomas gastrointestinales ni 
el choque.28

Efectos adversos de los antihis-
taminicos

Efectos anticolinérgicos
El uso de antihistamínicos se ha asociado a la aparición de efec-
tos anticolinérgicos, periféricos o centrales. Se han descrito se-
quedad de boca, retención urinaria, estreñimiento, dificultades 
a la acomodación visual, taquicardia, confusión, o alteraciones 
cognitivas. 

Estos efectos adversos se producen sobre todo con el uso de 
antihistamínicos de primera generación. Además, varían en 
función de cada principio activo y se ha de tener en cuenta que 
existe una gran variabilidad.29 En la mayoría de pacientes no son 
relevantes pero pueden producir complicaciones en pacientes 
con insuficiencia cardíaca, glaucoma, o en pacientes de edad 
avanzada, sobre todo si ya reciben otros tratamientos con ac-
ción anticolinérgica (antidepresivos, analgésicos, antimuscarí-
nicos, etc...).9 

Es importante tener presente que entre el 33% y el 50% de los 
medicamentos que toman las personas de edad avanzada pre-
sentan actividad anticolinérgica.30 Por tanto, en estos pacientes 
se recomienda seleccionar aquellos antihistamínicos con una 
menor acción anticolinérgica, como por ejemplo la cetirizina, 
levocetirizina, loratadina o desloratadina.29

Efectos sobre el SNC
Uno de los principales y más limitantes efectos adversos del 
uso de los antihistamínicos es la sedación. Se trata de un efecto 
adverso asociado al efecto de los fármacos a nivel central y es 
mucho más marcado con los antihistamínicos de primera ge-
neración que pueden producir una reducción de las señales de 
alerta, afectando la conducción de vehículos o el uso de maqui-
naria.5,31 Respecto a los de segunda generación, la ebastina, bi-
lastina y desloratadina se muestran más seguros.32–34 Paradoxal-
mente, se han descrito cuadros de estimulación del SNC con 
agitación, nerviosismo y dificultades para conciliar el sueño, 
con antihistamínicos de primera generación. Estos cuadros son 
más frecuentes en casos de sobredosificación a pesar de que 
excepcionalmente se han descrito en las dosis convencionales. 

También se ha atribuido un aumento de peso por una estimula-
ción central a nivel del Hipotálamo con los antihistamínicos de 
primera generación (hidroxicina y ketotifeno), así como cefalea, 
y menos a menudo efectos extrapiramidales (mareo, confusión, 
depresión o convulsiones).8

Cardiotoxicidad 
Los antihistamínicos pueden producir bradicardia por una inhi-
bición del receptor H1 a nivel del miocardio, así como también 
taquicardia sinusal a través de su interacción con los receptores 
muscarínicos del corazón.35 Los antihistamínicos de segunda 
generación, astemizol y terfenadina, se retiraron del mercado a 
mediados de los años 90 por su riesgo de trastornos de la repo-
larización y arritmias ventriculares graves (torsades de pointes) 
como resultado de sobredosis o interacciones medicamento-
sas.36 En la mayoría de los casos el mecanismo de producción 
sugerido es la alteración de la repolarización ventricular por blo-
queo de los canales de potasio. Los pacientes con más riesgo de 
sufrir una arritmia cardíaca grave cuando toman estos fármacos 
son los que ya tienen un intervalo QT largo u otros trastornos 
del ritmo, los pacientes con cardiopatía (sobretodo insuficien-
cia cardíaca congestiva), hipotiroidismo, insuficiencia hepática, 
insuficiencia renal o alteraciones electrolíticas (hipopotasemia, 
hipomagnesemia). Las mujeres son más susceptibles.37

En los casos en los que los antihistamínicos compitan por la mis-
ma vía metabólica con otros fármacos (como por ejemplo ma-
crólidos, imidazoles o antihistamínicos H2) el fármaco no me-
tabolizado se puede acumular hasta llegar a niveles tóxicos.38
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Tabla 2. Interacciones entre los antihistamínicos utilizados en patología alérgica y otros fármacos i/o productos

Fármaco
Metabolismo 
hepático

Interacciones 
farmacológicas

Fármacos/productos con 
los que interaccionan

Efecto producido por la interacción

1ª generación

Dexclorfeniramina Sí Posible Inhibidores de la MAO Disminución TA grave

Alcohol, antidepresivos tricíclicos,  
barbitúricos u otros depresores del SNC

Potencian los efectos sedantes

Anticoagulantes orales (antagonistas vit K) Se puede ver disminuida la acción de los anticoagulantes

Hidroxicina Sí Posible Inhibidores de la MAO Disminución TA grave

Alcohol, fármacos depresores del SNC Potencian los efectos sedantes

Betahistina y fármacos anticolineste-
rasásicos

Se antagonizan los efectos de estos fármacos

Fármacos que alarguen el intervalo QT Aumenten el riesgo de arritmia cardíaca

Ketotifèn Sí Posible Alcohol, antidepresivos tricíclicos,  
barbitúricos u otros depresores del SNC

Potencien los efectos sedantes

Anticoagulantes orales (antagonistas vit K) Se puede ver disminuida la acción de los anticoagulantes

Antidiabéticos orales Trombocitopenia reversible

Broncodilatadores Aumenta el efecto broncodilatador

2ª generación

Cetirizina <40% Poco probable Alcohol, antidepresivos tricíclicos,  
barbitúricos u otros depresores del SNC

Potencien los efectos sedantes

Levocetirizina <15% Poco probable Alcohol, antidepresivos tricíclicos,  
barbitúricos u otros depresores del SNC

Potencien los efectos sedantes

Ebastina Sí Posible Antifúngicos azólicos y macrólidos Pueden alargar el intervalo QT

Rifampicina Disminución del efecto antihistamínico

Loratadina Sí Posible Inhibidores de CYP3A4 o CYP2D6 Aumentan los niveles de loratadina

Desloratadina Sí Poco probable Alcohol Intolerancia al alcohol y/o intoxicación

Rupatadina Sí Poco probable Inhibidores potentes de CYP3A4 Aumentan la exposición sistémica de la rupatadina

Ketoconazol  y eritromicina Aumentan la exposición sistémica de la rupatadina

Zumo de pomelo Aumentan la exposición sistémica de la rupatadina

Estatinas Aumenta asintomática de CPK

Fexofenadina <8% Posible Ketoconazol  yeritromicina Aumentan la exposición sistémica de fexofenadina

Antiácidos que contengan hidróxido  
de aluminio y magnesio

Reducción de la biodisponibilidad de fexofenadina

Bilastina No Poco probable Alimentos Reducen la biodisponibilidad un 30%

Zumo de pomelo Reducen la biodisponibilidad un 30%

Ketoconazol y eritromicina Aumentan la exposición sistémica de bilastina

Diltiazem Aumenta de la concentración máxima de bilastina en un 50%

Fármacos como la cetirizina, levocetirizina, fexofenadina o la 
desloratadina se consideran seguros por su escasa metaboliza-
ción hepática; y la loratadina, por afectar poco a las corrientes 
iónicas del potasio en el miocardio.39 El perfil de seguridad de la 
ebastina, aun siendo un análogo de la terfenadina, se considera 
aceptable tras su evaluación en ensayos clínicos y su experien-
cia clínica.40 También se ha demostrado que son fármacos se-
guros la mizolastina,41 la rupatadina42 y la bilastina.43 De todos 
modos, la ficha técnica de la mayoría de fármacos recuerda la 
necesidad de control especialmente en los pacientes con algún 
factor de riesgo asociado. 

Interacciones
La mayoría de los antihistamínicos de primera generación y 
también los de segunda se metabolizan en el hígado y se excre-
tan en el riñón. Esto tiene repercusión en pacientes con insufi-
ciencia hepática o renal y en caso de administración concomi-
tante con otros fármacos o substancias que utilizan las mismas 
vías metabólicas. (Tabla II). 
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Antihistamínicos en grupos po-
blacionales 

Embarazo y lactancia
Durante el embarazo, la actitud más importante es intentar 
evitar la exposición a alérgenos conocidos. Si esta medida no 
es suficiente, la elección del tratamiento farmacológico varía 
según la gravedad y características de los síntomas, junto a la 
discusión de los beneficios y los riesgos del tratamiento para 
la madre y el niño. Aunque muchas mujeres prefieren evitar la 
exposición a fármacos por el temor a efectos teratógenos, tam-
poco se ha de descartar la posibilidad de ofrecer un tratamiento 
farmacológico y seleccionar aquellos fármacos que sean estric-
tamente necesarios. 

La evidencia no es concluyente en cuanto al uso de antihista-
mínicos durante el embarazo pero un estudio reciente donde 
se hace una revisión de los artículos publicados que evalúan 
los posibles efectos de los antihistamínicos sobre el feto, no los 
asocian con un aumento de malformaciones u otros efectos ad-
versos.44, 45 

En caso que sea necesario tomar antihistamínicos, se aconsejan 
los de segunda generación. La mayoría de éstos se clasifican 
dentro de la categoría B (no se ha demostrado riesgo en ani-
males gestantes pero no hay estudios en humanos) o C (se han 
demostrado riesgos en animales y/o no hay estudios en huma-
nos ni en animales). Dentro de la categoría B estaría la cetirizi-
na y la loratadina, por lo que serían los recomendados en caso 
necesario. 

En cuanto a la lactancia, tanto la loratadina como la cetirizina 
estarían dentro del grupo L2, que se considera bastante seguro 
(fármaco que se ha estudiado en un número limitado de muje-
res lactantes, sin un aumento de los efectos adversos en el niño 
o no hay indicios de un probable riesgo después del uso de este 
medicamento en una mujer lactante).46,47

Niños
En los niños mayores de 12 años está indicado el uso de cual-
quier antihistamínico, tanto de primera como de segunda ge-
neración. Según ficha técnica, la hidroxicina, ketotifeno y la 
desloratadina se pueden administrar a partir del año; la dexclor-
feniramina, levocetirizina, loratadina, ebastina y rupatadina, a 
partir de los 2 años, y la cetirizina, bilastina y fexofenadina a par-
tir de los 6 años. Así, la cetirizina se utiliza en la práctica clínica 
habitual a partir de los 2 años. 

Pacientes de edad avanzada
Es conocido que los fármacos con actividad anticolinérgica 
también pueden producir episodios de confusión. Generalmen-
te estos fármacos empeoran los síntomas de las personas con 
demencia. Los resultados de algunos estudios sugieren que 
también pueden tener un impacto negativo sobre las enferme-
dades cardiovasculares y la mortalidad en adultos de mediana 
edad así como en personas de edad avanzada. Es necesario evi-
tar los antihistamínicos de primera generación, por sus efectos 
anticolinérgicos48 y valorar los fármacos con carga anticolinérgi-
ca que ya toma el paciente antes de prescribirlos. En pacientes 
de edad avanzada los antihistamínicos de segunda generación 
se pueden administrar sin necesidad de ajustar la dosis si el 
paciente no tiene problemas de insuficiencia renal o hepática. 
En cualquier caso, es importante revisar de manera periódica la 
medicación de estos pacientes. 

Puntos clave
•	 Los antihistamínicos se utilizan para mejorar los síntomas causados por la liberación de histamina, sea o no de causa alérgica. 

Se recomienda prescribir antihistamínicos de segunda generación, excepto si es necesaria la administración parenteral, ya que 
solo se dispone de dexclorfeniramina. 

•	 Los antihistamínicos se han mostrado eficaces en la rinitis, la conjuntivitis alérgica y la urticaria. La prescripción de antihistamí-
nicos es alta por la elevada prevalencia de estas patologías en la población general. También  se utilizan en dermatitis atópicas 
y en algunos procesos como el prurito cutáneo, las reacciones  a picaduras de insectos y la mastocitosis. 

•	 La elevada experiencia de uso con estos fármacos en la práctica clínica sugiere que los antihistamínicos de segunda generación 
no presentan problemas de seguridad importantes. 

•	 Los principales efectos adversos de los antihistamínicos son la sedación y los efectos anticolinérgicos. Estos efectos son especi-
almente relevantes con los antihistamínicos de primera generación. 

•	 En pacientes de edad avanzada se recomienda priorizar fármacos con una menor acción anticolinérgica y revisar la carga anti-
colinérgica del resto de tratamientos para minimizar el riesgo de efectos adversos. 
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