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Trankilizan ilaclar, stresin insan Uzerindeki etkilerini, sikinti,
gerginlik, anksiyete (endise, korku), disfori (rahatsizlik

duygusu) gibi duygulari azaltan veya ortadan kaldiran

ilaclardir.



Psikolojik belirtiler; ruhsal gerginlik, sinirlilik, uykusuzluk,
yetersizlik duygusu ve caresizliktir.

Somatik belirtilerin 6nemli bir kismi sempatik hiperaktiviteye
(tasikardi, carpinti, terleme ve tremor) baghdir.

Ayrica istahsizlik, bulanti, nefes darligi, hiperventilasyon,
yorgunluk ve cizgili kas spazmi da gelisebilir.

Bazi anksiyete tlrlerinde panik reaksiyonlar ve obsesif (sabit
fikir) davranislar gorulebilir.



Trankilizan ilaglar;

Anksiyete ve gerginligi azaltan,

e Sedasyon,

* Kendini iyi hissetmeyi saglayan,

e Performansi ve disiinme islemini etkilemeyen bilesikler olarak

tanimlamak mimkunddar.

Cogu trankilizan ila¢c antikonviilzan ve kas gevsetici etkiye de

sahiptir.



Bagimlilik gelisebilir—— dikkatli kullanilmalidirlar.



e |deal trankilizanlar anksiyolitik etkilerini; genis doz arahginda,
hipnoz, ataraksi (zihinsel rahatlik) veya konusma zorlugu

yapmadan gostermelidir.

e Ancak bu 6zelliklere sahip ideal ilac heniiz yoktur. Pek cok

trankilizan ila¢ sedatif etki de gostermektedir.



Kullanilislari

Uykusuzluk,

Anksiyete ve gerginlik,

Antidepresanlarla kombine halde anksiyoz ajite depresyon,

Kas spazmlari, kas gerginlikleri omurilik incinmeleri ve spastik parezi
(hafif felc) tedavisinde,

Epilepside kullanimlari mevcuttur.



Uyarilar

 En 6nemliyan etkileri ilacin kesilmesi ile olusan psisik bagimlilik (Dusik doz
bagimhligl) - kademeli kesilmeli, nadiren de olsa yiksek doza bagl fiziksel
bagimlilik da gelisebilir.

» Sedatif-hipnotik, noroleptikler ve alkoliin santral depresan etkisini artirir.

* Kas gevseticilerin etkisini siddetlendirir.

e Barbiturat ve alkol alanlardakine benzer bicimde dikkat ve bellekte zayiflama,

refleks azalmasi, kendine asiri giivenme hali meydana gelebilir.



Siniflandirilma

Benzodiazepin tirevleri

Propandioldikarbamat tlrevleri

Difenilmetan turevleri

Siklopirolon tlirevleri

Degisik yapidaki tlrevler



1- Benzodiazepin Turevleri ve
Analoglari

e Trankilizan ilaclarin en 6nemli grubunu olustururlar.
e Terapotik indeksleri genistir.

e Alkol ve diger depresanlarla beraber alindiginda intihar riski
bulunmaktadir.



Anksiyolitik etkilerini;
eSedasyon yapmadan gostermeleri,

oPsisik bagimlhihk yapmamalan ile en cok tercih edilen

trankilizanlardir.



Etki mekanizmalari

* Benzodiazepinlerin etki mekanizmasini aciklamak Gizere cok
saylda calisma yapilmistir.
* Bu calismalarda; beyindeki en yaygin mediyatér olan y-amino

butirik asid (GABA) ile etkileserek etki gosterdikleri

gozlenmistir.



Benzodiazepinler beyinde benzodiazepin reseptdrine baglanir;

— GABA’'nin beyindeki fonksiyonunu kuvvetlendirir
— klorur kanallari acilir
— hiicreye kloriir akisi olur

— hiperpolarization — eksitabilitede azalma

Ortamda GABA vyoksa benzodiazepinler klorir kanallarini

etkileyemez ve noronlar inhibe olamaz.
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Yapi Aktivite lliskileri

H 1

1,4 — Benzodiazepin halkasi etki icin sarttir.

1,2,3 ve 7 nolu konum substitliisyonu aktiviteyi artirabilir.

1 No’lu konumda metil var ise aktivite yuksek (2 No’lu konumdaki laktam
karbonili ile tautomeri 6nlenir) . Daha buyik alkil gruplari ile metabolizma

zorlasacagindan aktivite kismen azalir.

2 No’lu konumdaki laktam karbonili aktivite icin gereklidir. Tiyona cevrilirse

aktivite duser



3 No’lu konum sibstitlie ise aktivitel, ancak hidroksilli tlirevler ile bunlarin

esterlerinde etkide azalma olmaz.

5 No’lu konumda fenil halkasina orta konumda klor veya flor baglanmasi
ile aktivite'T‘. Bu substitlientler meta veya para konuma kaydirilir ise

aktivite |,

7 No’lu konuma elektronegatif substitient getirilir ise aktivite T

NO,>Br> ClI> H=F > CH,

4-5 arasi ¢ifte bagin doyurulmasi veya 3-4 arasina kaydirilmasi aktivite ‘L



a- Benzodiazepin ve Benzodiazepin-N-oksid
turevleri

Medazepam

7-kloro-1-metil-5-fenil-2,3-dihidro-1H-[1,4]-

N
O 3 benzodiazepin
Cl

Klordiazepoksit
NHCH;
V= Uzun etki surelidir. Sulu asid ¢ozeltide
O benzofenon tiirevine hidroliz olur. Metilamino
cl /N\ grubu, bu bilesigi diger analoglardan daha kararli
o kilar.






b- Benzodiazepin-2-on turevleri

Diazepam
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Halazepam

F3C-H,C

7-kloro-1-(2,2,2-trifluoroetil)--5-fenil-1,3-dihidro-2H-1,4-benzodiazepin-2-on



Prazepam

Cl —N

7-kloro-1-siklopropilmetil-5-fenil-1,3-dihidro-2H-1,4-benzodiazepin-2-on
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c- 3-Substitlie Benzodiazepin-2-on turevleri

Lorazepam
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H 0
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of —N
7-kloro-5-(2-klorofenil)-3-hidroksi-1H-[1,4]benzodiazepin-2(3H)-on ‘
Klorazepat

3. konumda -COO ~ K*

Anksiyete ve alkol yoksunlugunun tedavisinde kullanilir.
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Benzodiazepin turevleri oral alinimlarini takiben tamamen ve hizla absorbe olurlar.

Oksazepam, diazepam’in aktif metabolitidir.
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d- Triazolobenzodiazepin tlirevleri

Alprazolam

Estazolam

Alprazolam’dan farkh olarak
1. konumda —CH, tagimaz.

Triazolam
Alprazolam’dan farkl olarak,
6. konumda o-klorofenil tasir.

1-Metil-8-kloro-6-fenil-4H-1,2,4-triazolo [4,3-a] 1,4-benzodiazepin



e- Oksazolobenzodiazepin turevleri
Oksazolam

10-Kloro-11b-fenil-2-metil-2,3,7,11b-tetrahidro-
oksazolo [3,2-d] 1,4-benzodiazepin-6 (5H)-on

Flutazolam
HOH,C-H,C
O]
N
O 7-(2-hidroksietil)-10-Kloro-11b-(2-fluorofenil)-2,3,7,11b
cl N tetrahidro-oksazolo [3,2-d] 1,4-benzodiazepin-6 (5H)-on



f- Diger Trisiklik Benzodiazepin Tiirevleri

Loprazolam Etizolam
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2- Propandioldikarbamat tlirevleri

Meprobamat
I
O_C_NH2
C3H- H2C/
\C/
e’ o, §
O_C_NH2

2-Metil-2-propil propan-1,3-diol-dikarbamat

Oral alinimi takiben hizla ve tamamen
absorbe olur. Bagimlilik yapma riski ve
yuksek dozlarda zehirlenmeye neden
olabilecegi icin uzun sureli kullanimi
onerilmez.



3- Difenilmetan tlirevleri

R

HOCHZCHZOCHZCHZ- Hidroksizin

Cl _R
N H,C
N\) OCHZ- Meklizin
H,C CH,
Buklizin
H3C>©7CH2

e H,-antihistaminik, analjezik ve antikolinerjik (spazmolitik) etkileri olan bu
bilesiklerin cogunda MSS uzerine sedatif etkiler yan etki olarak gorulirken
bazilarinda bu etkiler daha da 6n plana citkmaktadir.

e Etkileri cabuk gorilen fakat zayif etkili trankilizanlar olarak bilinen bu
bilesiklerle uzun streli tedavi yapilmamaktadir.

e Antihistaminik 6zelliklerinden dolayi allerjik cocuklarda, atipik dermatitte ve
astim tedavisinde kullanilir.



4-Siklopirolon Turevleri
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* Hipnotik, sedatif, anksiyolitik, myordlaksan ve antikonvtlzan etki gosterir.

* Uyku bozukluklarinin kisa sureli tedavisinde kullanilir
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5- Degisik Yapidaki Turevler

Buspiron

—\ N=—
N4< 8-[4-(4-(pirimidin-2-il)-1-piperazinil)-butil]-
\ / N\ / 8-aza spiro-[4,5]-dekan-7,9-dion

e Diazepam kadar etkili anksiyolitik bir bilesiktir. Akut ve kronik anksiyetede,
ozellikle depresyonla birlikte seyreden anksiyete tedavisinde tercih edilir.

e 5-HT,, Reseptorleri Uzerinde agonistik etki gosterir.
e Otizm tedavisinde kullanilir.
e Alkol vb. etkisini artirmaz.

e Noroleptik etkiye de sahiptir.



Tofisopam

1-(3,4-Dimetoksifenil)-4-metil-5-etil-7,8-dimetoksi-5H-2,3-benzodiazepin

2,3-Benzodiazepin turevidir. Diger benzodiazepinlerden farkli olarak antikonvilzan,

myorolaksan ve sedatif etkiler gostermez.



e 2,3-Benzodiazepin turevidir. Diger
benzodiazepinlerden farkli olarak
antikonvilzan, myorolaksan ve sedatif etkiler

gostermez.



