
El ansiolítico ideal sería aquel que no tuviese efecto sedante.

Ansiolíticos (Tranquilizantes)
El ansiolítico ideal no tendría efecto sedante. Los ansiolíticos llegan a tener efecto sedante, pero su margen terapéutico es mayor
que el de los hipnóticos, porque estos ya a dosis bajas producen sedación rápidamente, es decir, hay que controlar muy bien la
dosificación de los hipnóticos, pero no tanto la de los ansioíticos.

excepto los antiespáticos que actúan
sobre el retículo sarcoplásmico, que actúan
exclusivamente a nivel muscular.A nivel central

A nivel central y
a nivel muscular

A nivel muscular  A nivel muscular

Ansiolíticos y
relajantes musculares
            

relajantes musculares

- Agonista GABAb

- Moduladores (+) del GABAa

Activan el receptor alfa2 presináptico, que por feed-back (-)
inhibe la liberación de NTs.

Los ansiolíticos agonistas serotoninérgicos que actúan sobre los receptores 5-HT1(a) no tienen efecto sedante, pero su principal inconveniente es
que su efecto es muy retardado y tras haber utilizado BzDs su efecto disminuye, por ello no son ansiolíticos ideales.



Fase III de la anestesia (Anestesia quirúrgica) - Relajación
                                                                                           muscular

No hay reflejos

      reflejos
monosinápticos

reflejos polisinápticos

de los relajantes musculares centrales

- Inhiben los impulsos facilitadores
y los reflejos polisinápticos

Las BzDs sólo inhiben los reflejos polisinápticos. Se usan para tratar contracturas musculares.

GABA



BzDs - Tienen una estructura característica

Clasificación de los Ansiolíticos:

DIAZEPAM

A bajas dosis
suprimen el
comportamiento
emocional en enfermos
(agresividad), siendo
eficaces para tratar la
ansiedad

En personas sanas sólo tienen
efecto a altas dosis, produciendo
somnolencie e incoordinación
motora.

ANSIOLÍTICOS

HIPNÓTICOS

RELAJANTES
MUSCULARES

El síndrome de abstinencia se da en Fcos de cortaduración,
ya que hay que administrar varias dosis y por ello su [ ] es dificil
de controlar. Su efecto es rápido, y al desaparecer el organismo
produce el efecto rebote. En cambio, los de larga duración no
                                      lo producen, su inconveniente es que
                                      se dan efectos residuales como somnolencia
                                      y cansancio, pero tienen la ventaja de poder
                                      administrarse sólo una vez al dia.Dependiendo de su comienzo

los hipnóticos tienen distintas
aplicaciones terapéuticas
(inducción del sueño, evitar
       despertarres...etc)

Larga

(varias dosis, [ ] dificil de controlar, efecto rebore)

(dosis única diaria, [ ] fácil de controlar, efectos residuales)

Para la
ansiedad
crónica

      Para la
ansiedad crónica

       Para evitar
despertares nocturnos
       (hipnóticos)



    Para la
ansiedad aguda
    Para la
inducción del
    sueño

Comienzo de acción
(clasificación para
hipnóticos). De esto
depende su aplica-
ción terapéutica.

Los ansioiticos siempre
interesa que sean de
comienzo rápido.

Un hipnóiticos para inducir el sueño sería de comienzo rápido y corta duracíon. Uno para evitar despertares nocturnos sería de
comienzo lento y larga duración. Uno de comienzo rápido y larga duración sería muy potente, lo consideraríamos antestésico,
como es el caso del MIDAZOLAM.

- ansiolítico y relajante muscular (antiespático y anticonvulsivante). A dosis
                                                                                                          mayores produce
                                                                                                                 sedación.

Duración media-corta y efecto rápido - hipnótico inductor del sueño.



Análogos - antagonistas del sitio de unión del BDI.

En todas las neuronas
(ansiolíticos, antiespáticos,
anestésicos, hipnóticos)

En los centros relacionados con
la actividad motora
(antiespáticos)

Tanto la activación del receptor GABAa como la del GABAb producen
hiperpolarización (inhibición de la neurotransmisión). El GABAa está
ligado a canales de Cl-, permitiendo su entrada en la célula. El
GABAb está acoplado a prot.G, liberando K+ o impidiendo la entrada
de Ca2+ en la célula.

Los receptores 'omega' de las BzDs son los sitios de unión
alostérica de la BDI en el receptor GABAa.

Los 'omega2' controlan la ansiedad, la memoria y la capacidad cognitiva porque se encuentran
en el sistema límbico (recordar que la memoria y las emociones están muy relacionados)

Sedación  Sedación

       Ansiedad,
memoria, cognición y
en menor medida sedación

También en la médula
(su activación produce ataxia)



('omega2')('omega1')

- porque las BzDs son muy lipofilas y además de
                                 atravesar la BHE pueden atravesar
                                                                   la placenta.

En los de corta
duración (varias
dosis diarias).
[ ] dificil de
controlar.

La memoria a largo
plazo está muy rela-
cionada con el siste-
ma límbico (donde
hay 'omega2')

agonistas de los 5-HT1(a)
presinápticos, cuya activación
disminuye la síntesis y liberación
de Serotonina por feed-back (-)

Para la ansiedad crónica, porque son de inicio muy lento.
También tienen efecto anticonvulsivante, pero no son muy utiles
por ello debido a su inicio de acción muy lento.

Tras la administración de BzDs de corta duración que producen grandes efectos
rebote (agresividad), así como tolerancia, su efecto disminuye considerablemente,
puesel organismo está liberando un exceso de serotonina (efecto rebore) que no
se compensa con la activación de los 5-HT1(a).



de corta duración (tolerancia
                                    y efecto
                                       rebote)(situaciones en las que se desarrolla ansiedad crónica)

Comienzo muy
        lento!

BUSPIRONA

IPSAPIRONA


