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女性倾向跨性别者常见的抗雄药物主要有三种：醋酸环丙孕酮（又称色普龙，简称 CPA）、比卡鲁胺（简称

BICA）和螺内酯，此外还可以使用雌二醇针剂以达到抗雄目的。各方案的作用机制、效果及副作用各不相同，用

药前充分了解这些差异有助于做出更合理的选择，也能规避许多不必要的风险。

医疗免责声明

本文仅基于社群经验与现有科研数据进行整理，用于信息参考，不构成任何医疗建议。如出现身体不适，

或需要进一步的专业指导，请及时咨询具有相关经验的医生。

雄激素管理大致有三条路径（不同路径对血清睾酮、临床表现和监测指标的影响有所不同）：

1. 雌二醇本身对下丘脑—垂体—性腺轴的负反馈

2. 降低性腺睾酮生成的药物，如 CPA 或 GnRH（促性腺激素释放激素）类似物

3. 阻断雄激素受体的药物，如螺内酯或比卡鲁胺

女性化 GAHT（性别肯定激素治疗）的目标是根据个人意愿促进所需的身体变化、减轻性别不适并维护长期健

康。激素浓度是评估疗效与安全性的工具，目标区间应结合个人治疗目标和风险因素解释 [1] 。

药物存在一定的个体化差异，因此并不存在最好的抗雄药物，只有更适合于个人的选择。

请定期进行血检以确定药物的实际作用，并降低风险。建议治疗第一年每3个月检测一次，水平稳定后可延长至

每6—12个月一次 [2]；Endocrine Society 2017 给出的常用参考目标为睾酮 <50 ng/dL（<1.73 nmol/L）、雌二

醇约100—200 pg/mL（约367—734 pmol/L），这些范围主要基于专家共识，目前尚不清楚监测特定激素浓度是

否具有明确临床意义，应结合个人目标、检测方法、用药途径和抽血时点解释 [2] [3] 。

不要仅凭一次轻微血检异常自行停药或加减量，应尽快联系开药医生复核抽血时点、药物与剂量，再决定复查、

减量或换药方案。若出现黄疸、深色尿、持续右上腹痛、胸痛、呼吸困难、单侧腿肿、晕厥、严重神经系统症状

等，应立即前往急诊评估；是否停用具体药物应遵循该药的紧急处置要求。

若计划长期、显著抑制性腺激素，应确保有足够的性激素暴露以保护骨骼和整体健康；多数女性化方案因此以雌

二醇为基础 [4] 。

双侧睾丸切除后，通常不再需要用于抑制或阻断睾丸雄激素的药物；术后雌二醇剂量也应按症状、骨健康和实验

室结果重新评估。
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危险

不要自切！不要自切！不要自切！ 自行切除睾丸可造成致命性出血、感染及周围组织损伤，并可能影响后

续手术选择。

快速导航

希望快速、可靠地降低睾酮？了解色普龙或其它方案中的GnRH类似物；

有肝病、脑膜瘤史、肾病或高钾风险？优先关注方案对比中各方案的禁忌与监测；

对性欲/勃起/生育力有顾虑？可阅读比卡鲁胺，并了解各方案对这些结局均无法保证；

希望减少口服药或探索单用雌二醇抑雄的可行性？了解雌二醇注射与单药方案的可能性与局限；

想快速对比所有方案？看方案对比表

色普龙（醋酸环丙孕酮）

目前最常用的抗雄药物之一，优点在于价格相对较低，且通常在低剂量下即可起到良好的抗雄作用。当前指南与

研究倾向寻找最低有效剂量；WPATH SOC-8 建议尽量不超过10mg/天 [1] 。12.5mg/天及更低频方案均有研究数

据，但样本量和随访有限，应结合睾酮、症状和不良反应个体化调整 [5] [6] [7] 。

与螺内酯相比，CPA 通常更可靠地降低血清睾酮，性欲和自发勃起也可能随性腺轴抑制而减少；但现有之随机试

验，没有证明它能带来更好的乳房发育或整体女性化效果 [5] [8] 。

抗雄机制： CPA 同时具有雄激素受体拮抗作用和强孕激素/抗促性腺激素活性；后者通过下丘脑-垂体负反馈降低

LH（黄体生成素，一种由垂体分泌、促使睾丸合成睾酮的激素），进而减少睾丸睾酮生成。低剂量时两种机制各

自对临床效果的贡献尚未被准确量化 [6] 。

主要副作用风险：

脑膜瘤（与累积剂量密切相关，见下方表格 [9]；有本人既往脑膜瘤者禁用 [10] [11]）

情绪变化与抑郁（与孕激素活性及性腺功能抑制相关）

高泌乳素血症（呈剂量依赖性；是否常规监测及频率应结合剂量、数值和症状个体化决定 [12]）

肝功能异常

疲劳

骨质疏松（与长期性激素双低相关）

乳房/乳头胀痛（应结合乳房发育过程判断）

脑膜瘤风险与 CPA 累积剂量（数据来自 Weill 等 BMJ 2021 法国大型队列，n=253,777；研究对象主要为顺性别

女性，外推至跨性别低剂量人群需谨慎 [9] [13] 。「每10万人每年发病数」指该剂量层级下，平均每10万名使用者

中每年新诊断脑膜瘤的人数；「风险倍数」均相对于累积用量最低组。）：
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累积用量 12.5mg/天约需 风险约为起始阶段的 每10万人每年发病数

<3 g <0.7 年 基准 4.5

12~36 g 2.6~7.9 年 6.4 倍 26

36~60 g 7.9~13.2 年 11 倍 54

>60 g >13 年 22 倍 129

较低累积剂量（约2.6年起）已见明显风险升高；不存在已证实的无风险阈值。 确诊脑膜瘤后须永久停用CPA。

用药期间若出现进行性头痛、视力或听力改变、耳鸣、嗅觉减退、癫痫、记忆改变或肢体无力等症状，应及时就

医 [10] [11] 。

使用前请确认肝功能良好；有本人既往脑膜瘤者禁用 [10] [11] 。

关于停药

CPA 产品资料提示，若使用剂量偏高或是长期服用，有可能会抑制肾上腺皮质功能。不要自行突然停用长

期CPA；应由医生根据剂量、疗程、症状及停药原因制定减量或停药方案。

更适合需要快速降低雄激素水平的群体。

建议监测项目： 雌二醇、睾酮、泌乳素、肝功能

比卡鲁胺

警告

安全数据较少，请谨慎使用。WPATH SOC-8 不推荐将其作为跨性别女性 GAHT 的常规用药 [1] 。

关于生育力

由于比卡鲁胺通过阻断AR（雄激素受体，雄激素在细胞层面发挥生物效应的靶点）发挥作用、不直接抑制

睾酮生成，部分人用药后可能仍保有一定的性欲或勃起能力。

但与雌二醇合用后实际效果因人而异，激素治疗开始后精子发生通常会受到影响；目前无法保证停药后能

否恢复、恢复到什么程度。如果希望以后生育，建议在开始治疗前咨询生殖医学专科，考虑精子冷冻保存
[2] [1] 。

抗雄机制： 非甾体类选择性雄激素受体拮抗剂，竞争性与AR结合而不激活基因表达。比卡鲁胺不以降低血清睾

酮为主要作用——单药使用时，因解除了下丘脑-垂体的负反馈，睾酮水平可能升高；与足量雌激素合用时，睾酮

变化方向和幅度不一。部分睾酮可经体内芳香化酶转化为雌二醇，但这并不等于已经证明能改善乳房发育 [14]

[8] 。
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不能仅用「睾酮是否降到女性范围」判断比卡鲁胺的AR阻断效果，仍应监测睾酮和雌二醇以理解性腺轴状态，同

时按照希望的临床变化和不良反应评估疗效。

主要副作用风险：

肝功能异常（包括罕见但可能致命的暴发性肝炎；已有跨性别用药后肝损伤的病例报告 [15]；一项回顾性队

列研究指出，在患者服用低剂量时，未观察到显著肝酶升高 [16]，但「无显著差异」不等于排除罕见严重肝

损伤）

肺功能异常（间质性肺病，极罕见）

胃肠道反应

乏力

潮红

乳房触痛

肝脏监测建议： 开始前检测ALT、AST和胆红素；用药前4个月定期复查，此后按临床情况继续监测。出现恶心、

明显乏力、食欲下降、右上腹不适、深色尿或黄疸时应立即检测。

比卡鲁胺与CPA联用缺少有效性和安全性证据，两者均有肝脏不良反应顾虑，除非由有经验医生给出特定理由并

密切监测，否则应避免同时使用。

更适合无法或不愿使用CPA的群体（实际为非常规备选项，请谨慎选择）。

建议监测项目： 雌二醇、睾酮、肝功能（频率参照上方「肝脏监测建议」）

螺内酯

优势在于临床使用历史较长，部分地区价格和获取较为容易。

GAHT 中常见剂量约 100~200mg/天，应从较低剂量起，根据血压、肾功能、电解质、症状和治疗目标调整，而

不是为追求某个睾酮数值机械加量 [4] 。螺内酯对血清睾酮的实际抑制能力相对较弱，且存在个体差异 [17] [5]

[18]

抗雄机制： 螺内酯及其活性代谢物可拮抗雄激素受体；体外或早期研究提示，其可能影响17α-羟化酶等类固醇生

成步骤，但在常规临床剂量下，这些作用对血清睾酮的贡献并不稳定。更可靠的药理作用是盐皮质激素受体拮抗

和利尿降压，因此尿频、低血压和高钾是监测重点。

由于螺内酯降低睾酮的效力明显弱于色普龙，应同时评估睾酮/雌二醇、抽血时点、依从性、患者希望的临床变

化和副作用 [17] [5] 。若睾酮持续明显偏高，应查明原因并讨论调整方案。

主要副作用风险：

高钾血症（合用ACE抑制剂、ARB、NSAIDs（非甾体抗炎药，如布洛芬）或补钾剂时风险显著升高；年龄较

大、肾功能不全或糖尿病者风险更高 [19]）

肾功能异常

体位性低血压（因利尿/降压作用，起立时可能出现头晕）
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多尿

胃肠道反应

低钠血症

使用前请确认肾功能良好。

高钾监测建议： 开始前检查血钾和肌酐/eGFR；开始或加量后应早期复查，具体时点按剂量、年龄、肾功能及合

并用药决定 [19]；按 Endocrine Society 建议，稳定期约每年监测。

螺内酯临床使用历史较长、部分地区可及性较好；但其跨性别特异的长期比较证据仍有限，不能描述为风险已经

被充分排除。

更适合因经济或处方问题难以获得其它药物，且肾功能/电解质情况适合使用的群体。

建议监测项目： 雌二醇、睾酮（不一定减少但仍需监测）、肾功能、电解质（尤其钾）、血压

雌二醇注射与单药方案

警告

自我注射应在认真学习并掌握无菌操作、剂量量取、轮换部位和锐器处置等细节后进行。出现进行性红

肿、发热、脓液、剧痛或持续出血时应及时就医。不要注射来源不明、标签不清或可能非无菌的产品。

危险

苯甲酸雌二醇为短效酯，通常不利于以较低频率获得平稳激素暴露，因此不是长期女性化GAHT的便利选

择。且国内能够购买到的多为兽用雌二醇；兽用雌二醇未按人用注射药标准验证其辅料安全性、生物相容

性及适应证，不应用作人用 GAHT 的替代来源。

包含戊酸雌二醇（EV）、雌二醇环戊丙酸酯（EC，estradiol cypionate）等，半衰期不同、注射周期有别，可根

据实际需要进行选择。

常用参考剂量（需结合标准化抽血时点和血检结果调整，不可一概而论）：

备注

数据仅基于有限药代与机构性经验的起始参考，不作为标准化推荐。

戊酸雌二醇（EV）：近年多中心研究 [20] [21]支持约3~5mg/周作为保守起始参考，但不保证所有人同时达到

睾酮和雌二醇双目标，应根据血检个体化调整 [22] 。
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雌二醇环戊丙酸酯（EC）：约1~2mg/周（血药曲线较平稳，峰谷波动更小）；起始剂量应按具体制剂和指南

个体化 [23] 。

庚酸雌二醇（EEn）：跨性别临床剂量-结局证据明显不足，不宜与EV/EC以同等置信度并列；若使用，剂量和

监测应由专科医生个体化制定。

关于抽血时点

注射剂的雌二醇数值高度依赖抽血时点。每次复查应尽量固定在相同的注射周期位置，并记录距上次注射

的具体时间；不同抽血时点的结果不可直接横向比较 [20] 。

备注

雌激素并不是“越高越好”，而是在安全的前提下达到合理区间。超生理水平会增大不良事件风险，目前

也没有高质量证据表明超出生理范围的雌二醇水平能改善患者重要的女性化结局。

注射雌二醇单药可在许多人中抑制睾酮，但并非人人都能在不超过常用雌二醇参考范围的前提下达到睾酮目标

[24] [22] 。不要为了避免使用抗雄药物而随意提高计量；应根据标准化抽血结果和治疗目标讨论调整给药间隔/剂
量、改变途径或增加其他方案。

抗雄机制： 常说的「高雌压雄」，当雌激素达到较高浓度时，对下丘脑-垂体产生负反馈，抑制促性腺激素（LH）

分泌，从而减少睾丸睾酮合成。

关于心血管与 VTE 风险： 透皮17β-雌二醇避免肝脏首过效应，在绝经后人群比较研究和跨性别临床实践中，通

常被认为是血栓高风险者的优先途径 [25] [26] [27] 。现有跨性别观察性研究将注射与透皮合并为「肠外途径」分

析，提示其整体VTE风险低于口服雌激素；但注射与透皮无法在该研究中单独区分 [28] 。由于注射后的药物暴露

峰值较高，且目前缺少前瞻性研究数据，因此采用注射方式的具体风险目前尚不明确 [29]；应综合吸烟、年龄、

肥胖、活动受限、既往VTE、血栓倾向和心血管共病选择途径 [27] 。

肥胖、高血压、心血管病或既往血栓史是需要风险评估和管理的因素，而非雌二醇治疗的笼统禁忌证；高风险者

通常优先考虑透皮途径，并与相关专科共同决策 [27] 。

更适合希望减少口服药物、追求吸收确定性，且具有稳定获取针剂方式和条件进行规范监测的群体。

建议监测项目： 雌二醇（注意标准化抽血时点）、睾酮、血压、血糖、血脂

其它方案

GnRH类似物： GnRH激动剂/拮抗剂既可用于适龄青少年的青春期抑制，也可在成人中高效抑制LH（黄体生成

素）/FSH（卵泡刺激素）和睾酮，且没有CPA的脑膜瘤或螺内酯的高钾问题 [4] [27] 。主要限制通常是价格较

高、可及性有限、需要注射或植入。GnRH激动剂初始阶段可能出现短暂「激发」（flare），具体过渡方案应由专

科医生制定。如有需要，请前往相关医院获取使用。
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醋酸甲羟孕酮（MPA）： 具有孕激素和抗促性腺激素作用，一小型回顾性研究提示它可能降低睾酮 [30]；但《性

别肯定激素治疗中孕激素的应用：系统综述》表示，未发现乳房发育或生活质量改善的确凿证据，并有HDL（高

密度脂蛋白，即「好胆固醇」）降低和血栓风险升高的报告 [31] 。高质量比较试验仍缺乏，不建议把MPA作为常

规替代CPA的主力抗雄；若使用，应说明具体目的并个体化评估。

非那雄胺/度他雄胺（5α-还原酶抑制剂）： 抑制睾酮转化为活性更强的双氢睾酮（DHT），主要用途是DHT相关的

雄激素性脱发等特定目标；它们不会阻断AR，也不会可靠降低睾酮，故不能替代需要全身去雄效果的方案 [1] 。

药物相互作用

警告

以下相互作用可能导致严重不良反应，用药前请告知医生正在使用的所有药物。

螺内酯 + ACE抑制剂（如卡托普利）/ ARB（如缬沙坦）/ 补钾剂 / 含钾盐替代品 / NSAIDs（非甾体抗炎药，

如布洛芬、萘普生）→ 高钾血症风险显著升高；若临床必须合用，应提前和早期复查血钾/肾功能

螺内酯 + 锂剂 → 锂清除下降、锂中毒风险升高；通常应避免或密切监测血锂和症状

比卡鲁胺 + 华法林等香豆素类抗凝药 → PT/INR升高及严重出血风险；必须告知抗凝管理医生，并严密监测

INR

比卡鲁胺 + 部分CYP3A4底物 → 比卡鲁胺可抑制CYP3A4（一种参与多种药物代谢的肝脏酶），可能升高相应

底物药物血药浓度；应按具体药物说明书核查

色普龙、雌二醇、比卡鲁胺 + CYP3A4 诱导剂（卡马西平、苯巴比妥、苯妥英、利福平、圣约翰草等）→ 激

素/抗雄药物血药浓度可能降低，疗效减弱

比卡鲁胺 + 色普龙：缺少组合收益证据，两者均有肝脏不良反应顾虑，除非有明确理由并密切监测，否则应

避免

使用比卡鲁胺或CPA、已有肝病或肝酶异常者应与医生讨论饮酒风险；大量饮酒会增加肝病、血压和用药安

全风险

方案对比

下表概括各方案的主要特点；不能替代个体化评估，更强地降低血清睾酮不等于更好的女性化效果 [8] 。
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抗雄方案 血清睾酮抑制效果 优势 局限/风险 需要避免的误解

色普龙 通常显著降低
抑制较可靠；有

跨性别比较研究

累积脑膜瘤、泌乳素、肝脏
和情绪风险

更强降T不等于更好乳房
发育或整体女性化

比卡鲁胺
单药可升高，合用雌二醇

时不一

AR拮抗；部分
人可能保留较多

性功能

跨性别安全/有效性数据少；
罕见严重肝损伤；SOC8不

推荐常规使用

不能保证性功能，更不

能保证生育力

螺内酯 变化不稳定

临床历史较长；

部分地区便宜易

得

尿频、低血压、高钾、肾功

能/相互作用监测

不能保证把T降到女性范

围

针剂
个体差异；较多人可抑制

但不保证双目标达标

可减少额外抗雄

药物；绕过肝脏

首过效应

峰谷、抽血时点、超生理暴
露、长期心血管数据有限

不能保证在合理E2范围
内使所有人T达标

应当以血检结果与身体反应判断并调整抗雄方案，而不是仅凭感觉或他人方案和经验进行调整。

GAHT是一项长期的治疗，暂时没有一种方案适合每个人；及时根据个人情况和血检结果调整方案，才能获取更

好的疗效与安全性。希望这一份指南能够帮助你找到最适合自己的方案。
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