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ntihistamin adalah obat anti

alergi yang sering ditemukan

dan mudah didapat oleh
pasien di perawatan primer atau
sebagai obat bebas. Prinsip kerja
antihistamin adalah mengurangi
atau meghambat histamin. Histamin
adalah senyawa biologi monoamine
dan neurotransmitter! Histamin
diproduksi oleh beberapa sel seperti
sel saraf, basofil, dan sel mast.?

Aksi
oleh 4 jenis reseptornya, yaitu
H1, H2, H3, dan H4. Reseptor H1
merupakan reseptor yang paling

histamin  diperantarai

sering ditemukan dan berfungsi
pada pergerakan sel, nosisepsi, va-
sodilatasi, dan bronkrokonstriksi.>?
Aktivasi reseptor H1 akan menye-
babkan aktivasi saraf sensoris peka
histamin dan menimbulkan bersin,
gatal, edema, jantung berdebar, pipi
memerah, hipotensi, kontraksi otot
halus pada saluran pernafasan dan
pencernaan.! Sedangkan reseptor
H2 dapat memodifikasi sekresi asam
lambung, produksi mukus saluran
nafas, dan permeabilitas vaskuler,
Reseptor H3 berperan pada penyakit
inflamasi saraf, dan reseptor H4
diperkirakan mempunyai aksi pada
alergi dan inflamasi.’ (gambar 1)
Antihistamin HI berikatan de-
ngan reseptor pada sisi yang ber-

beda dengan histamin sehingga
bersifat agonis inversa. H1 receptor
occupancy (HIRO) di otak meru-
pakan indeks antihistamin, yang
menunjukkan korelasi obat dengan
gejala klinis. Berdasarkan HIRO,
antihistamin digolongkan menjadi
grup tidak sedasi (<20%), sedikit
sedasi (20-50%), dan dengan sedasi
(>50%).2

Klasifikasi selanjutnya antihista-
min H1 adalah berdasarkan waktu
penemuannya. Antihistamin yang
pertama kali diperkenalkan adalah
antihistamin generasi pertama (first
generation). Golongan ini mempu-
nyai efek sedatif sentral dan efek
seperti
haus, retensi urin, dan takikardi.

samping  antikolinergik
Dengan demikian dikembangkan
antihistamin generasi kedua (second
generation) untuk mengatasi keku-
rangan tersebut.”? Antihistamin golo-
ngan kedua cenderung lebih selektif
terhadap reseptor H1 perifer dan
menimbulkan efek antikolinergik
lebih sedikit. Obat golongan ini
kurang bersifat lipofilik, beraksi
lebih panjang, dan dengan demi-
kian dibutuhkan lebih sedikit dosis.!
Waktu yang dibutuhkan untuk
mencapai konsentrasi plasma mak-
simal pendek (3 jam), sedangkan
waktu parah eliminasi panjang (10

jam).> Contoh-contoh obat antihis-
tamin generasi pertama dan kedua
dapat dilihat pada tabel 1 dan 2.

Antihistamin H2 adalah obat
yang berikatan dengan reseptor
histamin H2 dan bersifat agonis
inversa. Sekresi asam lambung oleh
sel parietal dapat dikurangi dengan
antihistamin H2. Terapi obat ini,
misal famotidine, cimetidine, dan
ranitidine, ditujukan untuk meng-
atasi gejala nyeri ulu hati pada penya-
kit gastroesophageal reflux disease.!

Berikut beberapa contoh penggu-
naan antihistamin (H1) pada penya-
kit.

Rhinitis alergika

Rhinitis alergika (RA) merupa-
kan salah satu contoh penyakit
alergi tipe 1 dan inflmmasi yang
dimediasi oleh IgE melalui paparan
mukosa hidung terhadap alergen.
Tiga gejala hidung adalah bersin
berulang dan mendadak, meler,
tersumbat.

dan  hidung Terapi

farmakologi memegang peranan
penting untuk meningkatkan dan
mempertahankan kualitas hidup,
seperti

mata, tetes hidung). Terapi RA

antihistamin (oral, tetes

merekomendasikan  antihistamin
generasi kedua yang diberikan

secara berkelanjutan walau tidak ada

Tabel 1.
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gejala.> * Anthihistamin intranasal
merupakan opsi selanjutnya setelah
antihistamin H1 oral.!

Urtikaria
Urtikaria
umum ditandai

merupakan  kondisi
biduran karena
pelepasan histamin oleh sel mast.
Walaupun lebih dari 50% tidak
diketahui penyebabnya, urtikaria
dapat disebabkan reakti hiperten-
sitivitas terhadap makanan, gigitan
serangga, infeksi, atau reaksi alergi
terhadap obat atau bahan kimia.
Antihistamin HI generasi kedua
merupakan terapi lini utama untuk
urtikaria. Pengobatan dengan anti-
histamin H1 generasi pertama hanya
diberikan menjelang saat tidur.!
Penelitian menunjukkan bahwa efi-
kasi obat tersebut lebih baik jika
diberikan berkelanjutan setiap hari,
akan tetapi banyak pasien yang
menggunakannya hanya saat sera-
ngan saja. Hasil dari suatu penelitian
acak buta ganda memperlihatkan
efikasi rendah penggunaan obat
desloratadin (antihistamin HI tanpa
sedasi) yang digunakan hanya saat
serangan.’

Vertigo/motion sickness
Antihistamin dan obat lain yang
mempunyai efek antikolinergik sa-

meliputi mual, muntah, berkeringat,
pusing, hiperventilasi, dan bersen-
dawa. Antihistamin berguna un-
tuk mencegah dan mengobati mo-
tion sickness dan vertigo. Obat ini
sebaiknya diminum sebelum gerak-
an dimulai. Antihistamin H1 gene-
rasi pertama cenderung lebih efektif
pada motion sickness dan vertigo
karena larut lemak dan kemampuan
menembus sawar darah-otak.!

Antihistamin dan Kehamilan

Antihistamin dapat dipertim-
bangkan pada kehamilan yang
disertai gejala baru atau bertambah
parah pada gatal, RA, mual dan
muntah. Obat

pada trimester pertama kehamilan

yang digunakan

mungkin mempunyai efek pada
pembentukan organ bayi, dan pada
terakhir dapat
pengaruhi defek fungsional organ

trimester mem-
atau Penelitian
penggunaan pada
kehamilan menyimpulkan bahawa

perkembangan.
antihistamin

antihistamin H1 dianggap aman
dan tidak menunjukkan risiko
signifikan malformasi fetus, misal-
nya chlorpheniramine, diphenhy-
dramine, dan hydroxyzine. Anti-
histamin generasi ke dua seperti
loratadine, cetirizine, dan fexofena-

dine dipertimbakan secara umum
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