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黄褐斑是一种常见的获得性色素沉着障碍，在亚洲，

受影响的人口中有0.25%至4%，年龄在20至40岁之间。

由于表皮黑素细胞过度活跃，其特征是面部暴露在阳光下

的区域出现浅至深棕色的斑疹和斑块。其发病机制尚不清

楚，相关因素包括家族史、紫外线辐射（UV）暴露、药

物和荷尔蒙失衡 [2]。黑褐斑的传统一线治疗方法包括局部

用药，其中含有HQ、维A酸和皮质类固醇的三联疗法霜

（TCC）是最有效的局部治疗。其他二线疗法包括化学换

肤术和激光[1]。Trans-4-（氨基甲基）环己烷甲酸，也称为

氨甲环酸（Tranexamic acid，TXA），是氨基酸赖氨酸的衍生

物，在生理性出血方面具有悠久的使用历史。本文总结了

TXA治疗黄褐斑不同给药途径的相关治疗及疗效对比。

一、氨甲环酸的作用机制

当暴露于紫外线（UV）辐射后，基底角质形成细胞

中的纤溶酶原激活剂上调，氨甲环酸通过抑制纤溶酶原、

纤溶酶系统来抑制表皮黑素细胞酪氨酸酶活性，从而阻

断角质形成细胞和黑素细胞之间的相互作用。从组织学

角度来看，氨甲环酸会减少真皮中肥大细胞的数量并降

低整体血管分布 [3]。氨甲环酸在结构上与酪氨酸酶相似，

酪氨酸酶限制黑色素生成的速度，因为它使用铜与 L-3，

4- 二羟基苯丙氨酸作为活性位点的辅助因子相互作用，

将 L- 酪氨酸酶转化为 L-3，4- 二羟基苯丙氨酸，这将

进一步有助于其亮肤效果 [4]。氨甲环酸还可以刺激 TGF-

β1 在角质形成细胞中的表达，从而通过旁分泌信号进一

步抑制黑色素生成。

二、口服治疗

（一）口服氨甲环酸

口服氨甲环酸已被证实是持续性黄褐斑患者安全

有效的治疗选择 [5]。Polat 等 [6] 比较了口服与富血小板血

浆（Platelet Rich Rlasma，PRP）治疗黄褐斑的临床效果，

研究发现口服氨甲环酸的效果更好。而另一项研究发现，

口服氨甲环酸是治疗黄褐斑的充满前景的药物。这是第

一个确定该药物最佳剂量的荟萃分析，分析发现最佳剂

量为 250 mg 每天 3 次，持续 12 周，但对于依从性较差的

患者，250 mg 每天两次也是可接受的选择 [7]。

（二）口服联合外用药物

Shihab 等 [8] 研究口服氨甲环酸和外用 HQ 联合治疗黄

褐斑的有效性。方法为纳入中度至重度黄褐斑的受试者，

A 组接受 4%HQ 乳膏、防晒霜和口服氨甲环酸，B 组接受

4% HQ 乳膏、防晒霜和安慰剂胶囊，为期 3 个月。结果

表明 A 组的 mMASI 降低了 42%，口服联合局部 HQ 治疗

黄褐斑比单一使用 HQ 更有效。同样一项新的研究也比

较了口服氨甲环酸联合三重组合霜剂与单一口服疗法治

疗严重黄褐斑的有效性，结果显示口服氨甲环酸和三重

组合霜剂联合治疗西班牙裔严重黄褐斑患者比单独口服

氨甲环酸更有效 [9]。另一项研究将黄褐斑的患者分成两

个不同的组，一组使用壬二酸脂质体，另一组使用 HQ，

两组都口服氨甲环酸 250 mg，研究发现口服氨甲环酸联

合壬二酸脂质体比联 HQ 效果具有更显著的耐受性 [10]。

（三）口服联合激光治疗

激光治疗的同时服用氨甲环酸等治疗已被许多实验

证明具有潜在疗效。Lin 等 [11] 评估了光子嫩肤联合氨甲环

酸和氢醌霜治疗复杂面部色素沉着的有效性，通过照片

和黄褐斑区域严重程度指数评分来比较治疗前后的皮肤

状况，发现光子嫩肤联合氨甲环酸和对苯二酚霜对黄褐

斑患者疗效显著，可明显改善皮肤弹性，增加皮肤含水

量，减轻皮损程度。

（四）安全性和副作用

口服氨甲环酸常见副作用是受试者出现恶心或腹泻

和腹痛。而饭后服用氨甲环酸可以缓解这些症状。口服
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摘　要：黄褐斑是一种色素沉着过度和血管化的疾病，治疗困难，且易复发，会给患者造成相当大的心理负担。大

多数治疗的目的是减少黑素生成和黑素细胞侵袭的深度。目前治疗方法多样，氨甲环酸是一种超说明书用于治疗黄

褐斑的纤溶酶抑制剂，可以口服、局部、皮内注射及微针给药[1]。本文通过阐述氨甲环酸治疗黄褐斑不同给药途径

的相关治疗及疗效对比，旨在为治疗黄褐斑提供新思路。
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的患者中 3%–15% 可能经常出现月经稀发，但它不具有

致突变性，也不会对胎儿产生有害影响。然而，对于患

有获得性色觉异常、活动性凝血病和已知对氨甲环酸过

敏的患者仍然禁忌。患有心脑血管疾病以及正在服用抗

凝剂的患者也需要谨慎使用 [12]。

三、局部外用

（一）局部外用氨甲环酸

外用氨甲环酸可以将氨甲环酸直接作用于皮肤，对

于口服氨甲环酸不能耐受或不想服用口服药物治疗黄褐斑

的人来说，是一个很好的替代选择。最常用的是氨甲环酸

5%和2%[1]。在一项回顾性研究中，外用的风险较低，2%

或5%的局部氨甲环酸乳膏与含对苯二酚（HQ）的药物具

有相似的功效，被视为不能耐受HQ制剂的替代品 [13]。

（二）局部外用联合激光

激光辅助药物输送（LADD）已被研究用于治疗各

种皮肤疾病，包括黄褐斑、光化性角化病和疤痕。激光

诱导增加局部药物吸收和生物利用度，同时减少与全身

吸收相关的不良影响。一项前瞻性的研究表明低能量、

低密度 1927 nm 点阵铥光纤激光和局部氨甲环酸相结合，

改善了皮肤状况与黄褐斑的色素沉着 [14]。而低能量 Q 开

关 1064 nm Nd：YAG 激光与氨甲环酸、烟酰胺和曲酸的

局部混合物联合治疗黄褐斑，也有很好的临床效果 [15]。

（三）局部外用联合其他

维生素C是一种微量营养素。由于维生素C是一种不

稳定的物质，因此需与其他成分搭配使用。在一项前瞻性

的研究中，纳入10名黄褐斑的女性，方法是每晚使用含

有2%氨甲环酸和2%维生素C的局部制剂，持续八周。结

果表明2%氨甲环酸和2%维生素C局部组合的有效性，这

种组合可以避免传统黄褐斑疗法的许多副作用 [16]。

四、微针治疗

（一）氨甲环酸微针给药

微针可以使局部氨甲环酸以均匀的方式更深地渗透

到真皮中。该方法的优点是将氨甲环酸相对快速且非侵

入性的导入皮肤 [1]。在一项系统评价中表明，微针结合

局部氨甲环酸治疗的第 4、8、12、16 和 20 周后，黄褐斑

严重程度指数显著下降。此外，经过 12 周的治疗后，微

针结合局部氨甲环酸可能产生更好的美白效果，是治疗

成人黄褐斑的有效且安全的疗法 [17]。

（二）微针导入联合其他

Zaky 等 [18] 进行了一项随机研究，在 8 周内对 50 名

参与者进行了每两周一次 4% 氨甲环酸微针导入联合每

晚 4% HQ 局部治疗，与每晚 4% HQ 单一治疗作比较。研

究发现，虽然两组都有显著改善，但两种治疗方案之间

没有统计学上的显著差异。也有研究发现氨甲环酸微针

联合二氧化碳激光治疗可以降低黄褐斑的黑色素指数

（MI）和红斑指数（EI）[19]。

五、皮内注射

（一）氨甲环酸皮内注射

氨甲环酸的病灶内注射是使用小针将氨甲环酸注射

到真皮，最常见的浓度为 4 mg/ml。优点包括直接注射目

标药物，而缺点包括表面积有限、注射时间的把控以及

操作人员的熟练度。Mehmood 等 [20] 对 11 名患者进行皮内

氨甲环酸注射，持续 6 周后评估干预结果，最后证明皮

内注射可有效治疗黄褐斑。

（二）皮内注射联合其他

一项分面研究，将 40 名女性患者右侧面部采用低能

量调 Q Nd：YAG 激光联合氨甲环酸皮内注射治疗，左侧

采用氨甲环酸单独皮内注射治疗。结果显示氨甲环酸皮

内注射与低能量调 Q Nd：YAG 激光相结合是治疗黄褐斑

的一种有效且安全的治疗方法，其副作用比单独皮内注

射氨甲环酸更小 [21]。

六、各种途径之间的对比

各种研究已证实氨甲环酸不同途径给药治疗黄褐斑

的有效性。一项系统评价将这几种途径作对比，发现口服

氨甲环酸联合常规外用药物（包括HQ和克利格曼配方三

联霜）的治疗效果优于单独口服、局部外用、皮内注射及

微针给药，口服氨甲环酸或常规外用药物的起效时间约为

4周，这可能与给药的剂量和频率有关，其他途径起效时

间约为8周，因此短期内口服氨甲环酸效果更好，但从长

远来看，单独使用氨甲环酸的疗效与给药方式无关 [22]。

总结

黄褐斑是一种常见的且复发性高的皮肤病，其治疗

具有挑战性。氨甲环酸是一种超适应症用于治疗黄褐斑

的药物，有口服、局部外用、皮下注射和微针给药这几

种途径。在氨甲环酸的各种给药方式中，短期内（4周

内）口服氨甲环酸起效时间要优于其他途径给药，口服

氨甲环酸联合外用药物（例如HQ）效果最好，但它可

能会导致胃肠道不适和月经不规律，因此建议饭后服用

药物，同时也需要对病人进行高凝状态和其他危险因素

的筛查。从长远来看，氨甲环酸的疗效可能与其给药途

径无关，各种途径给药之间的疗效没有差异。皮内注射

和微针给药被发现是口服药物不能耐受患者的有效替代

方案。由于患者可能对不同的给药方式表现出不同的耐

受性，因此我们需要为个人制定个性化的治疗方案。
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