Farmacos Ansioliticos — BENZODIAZEPINICOS (BZD) (Profa. Mdnica, QF 1)

semialdehyde’

?
GAB A==y | Gabapentin
Wigabatrin o/ CABAT
/ suceinic

matabolites

GABA
recognition site

Barhiturates

ﬂju_lsils binding site depressants binding site __
‘ Lolhoade 0 peelona

Picrotoxin and related " Barbiturate and related J

Receptor BZD é parte integral do complexo
receptor GABA, - canal-Cl.

- BDZ sdo moduladores alostéricos do receptor GABA,
- Na presenca dos agonistas BZD a afinidade do GABA no cr
recebtor GABA, é aumentada, portanto os agonistas BZD

facilitam a transmissao inibitéria GABAérgica no SNC

- GABA (4cido y-amino butirico): neurotransmissor inibidor

- Abertura dos canais de Cl como resposta a ativagdo GABA

- Efeitos: sedativo, hipnético, anticonvulsiante, relaxante /\/\
musFuIar _ i . o , H,N COOH
- Efeitos colaterais: sedagdo, ataxia, potencializagdo do alcool, GABA

perda de concentragdo, dependéncia.

Atividade intrinsica
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+ 2 receptor GABA, ou a conducéo de Cl,
mas bloqueiam o acesso de agonistas

Modelo do receptor

Observar as estruturas quimicas dos ligantes e farmacos benzodiazepinicos apresentados e responder:
1. Quais conclusGes podem ser obtidas a respeito da relagdo estrutura-atividade do ANEL A?
2. Quais conclusdes podem ser obtidas a respeito da relagdo estrutura-atividade do ANEL B?
3. O ANELC é importante para o reconhecimento molecular no receptor GABA,? Qual deve ser sua fungdo?
4. Observe avia metabdlica de alguns BZD abaixo e mostre os mecanismos envolvidos (exceto oxidagio).
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Alguns farmacos BZD disponiveis comercialmente

Estrutura geral dos BZD



