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Muscle Contraction
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* Santral etkili kas gevseticiler, kas tonUstnu kontrol altinda tutarak
merkezi sinir sistemini deprese ederler.

* Cizgili kaslarda spazm olusmasina, kas ve Iskelet hastaliklarinda
periferden gelen uyar1 kalibinin bozulmasi veya omurilikteki motor
noronlar Uzerinde etkili supraspinal kaynakli tondsler arasindaki
dengenin bozulmasi neden olur.

* Bu ilaclar, noromuskuler kavsakta etki gostermezler ve c¢izgili kaslarin
bir kismmin tonusunun artmasiyla Kkarakterize olan hastaliklarin
tedavisinde kullanilirlar.

* 1910-Fenoksipropandiol kesfi

* 1946-Berger ve Bradly, tesadifen mefenezin’in spinal medullada sinir
Iletiminin blokaj1

*1949-Goodman tarafindan benzimidazol yapisinda miyorelaksan
aktivite



-
Siniflandirma

1) Propandiol Tarevleri

2) Benzoksazol Ttrevleri

3) Benzodiazepinler

4) Selektif Etkili Ilaclar (Baklofen, Dantrolen)

5) Diger Ilaclar (Tizanidin, Mefenoksalon, Metaksalon, Fenprobamat,
Tiyokolsikozid)

Propandiol Turevleri
Gliserin’in ~ fenol ile  olusturdugu  monoariloksigliserol  ve
karbamatlaridir.

MSS Uzerindeki depresan etkileri nedeniyle sedasyon yaparlar ve kismi
tranklizan etkileri de vardir.
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— Mefenezin Inflazone, Relaxar, Decontractyl

O/\/\OH
OH
3-(2-Metilfenoksi)-1,2-propandiol

Bu grup ilaclar i¢in prototip ve tedavide 1lk kullanilan ilag

Etki stiresi ¢cok kisa ve yan etkileri fazla

Kullanimi az

A1z yoluyla alindiginda gastrointestinal kanaldan absorbe olur
Karacigerde metabolizasyona ugrar
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Mefenezin Sentezi

Mephenesin
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Mefenezin karbamat

o-I

waww ChemDinig com

[2-Hidroksi-3-(2-metilfenoksi)propil] karbamat

© Mefenezin’e gore daha yavas absorbe olur
* Biyotransformasyonu daha yavas



Mefenezin karbamat Sentezi
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Klorfenezin karbamat Rinlaxer
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[3-(4-Klorofenoksi)-2-hidroksipropil] karbamat

Mefenezin’e gore etki siiresi daha uzun

Yan etkileri; agiz kurulugu, uyusukluk, bas donmesi, uykusuzluk ve bulanti



Klorfenezin karbamat Sentezi
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Meprobamat Danitrin Forte
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H,N” YO 0~ "NH,

2-Metil-2-propilpropan-1,3-diol dikarbamat
[2-(Karbamoiloksimetil)-2-metilpentil] karbamat

Tranklizan etkisinin yan1 sira kas gevsetici etkisi var

Karacigerde mikrozomal enzimler tarafindan metabolizasyona ugrar

Propil yan zincirinin oksidasyonu ile hidroksi meprobamat ve glukuronik asit
konjugatlar1 halinde atilir
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Meprobamat Sentezi

NH, H,N
cHO HO OH o:< >:o
/\)\ 1. COCl,
—_— CHB _— (0] (@]
HaC CH; + CH,O 2. NH,
H,C CH,
HsC
cocl, Cl NH, H2N O
Qo £ 1bC0 g Sy }—o o—/{ 3. >0 o«
o) NH,



T —

Karizoprodol Soma, Carisoma
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N-Izopropil-2-metil-2-propilpropan-1,3-diol dikarbamat

Iskelet kas1 spazmlarinda kullanilir

Hafif analjezik etkisi nedeniyle spazm agrilarin1 da giderir
Karaciger mikrozomal enzimler ile metabolize olur

Yan etkileri; sedasyon, uyusukluk, cilt dokiintiileri
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Metokarbamol  Miyoreks, Myorel
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[2-Hidroksi-3-(2-metoksifenoksi)propil] karbamat

Kas ve iskelet kas1 spazmlarinda etkili
Yan etkileri; uyusukluk, bas donmesi, bulanti, allerjik belirtiler



Metokarbamol Sentezi

FtN\1¢¢O

COCl, N NH;
o) 0 0
OH — — OH

Guaifenesin (Dioxolone derivative) Methocarbamol



/
Benzoksazol Turevleri

Klorzoksazon Paraflex, Parafon, Mepadol, Muskazon

I

5-Kloro-2-benzoksazolinon

Iskelet kaslarinda gorilen cizgili kas spazmlarina kars1 aspirin veya diger
analjezik ilaclarla birlikte kullanilir.

Viicuttan eliminasyonu hizlidir bu nedenle etki stiresi kisa

Hepatotoksik
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Klorzoksazon Sentezi

OH

COCI2 :
cl NH,



Benzodiazepinler

Sedatif ve hipnotik ilaclar
Tranklizan

Bazi benzodiazepin tlrevleri merkezi etkili adele gevsetici

Diazepam  Diapam, Diazem, Lizan, Nervium

7-Kloro-1,3-dihidro-1-metil-5-fenil-2H-1,4-benzodiazepin-2-on
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Diazepam, vicutta yavas metabolize edilmesi nedeniyle etki
stresi uzun olan bir benzodiazepin tirevi anksiyolitik ilactir ve
kas gevsetici olarak da kullanilir.

Ayrica belirgin antikonvilsan etkinlik gosterir.

Diazepam, beyin ve omurilik hastaliklarinda ortaya c¢ikan
cizgili kas spastisitelerinin tedavisi amaciyla en sik kullanilan
kas gevsetici ilagtir.

Kas-iskelet kaynakli kas spazmlarina kars1 da etkilidir.

Cizgili kas gevsemesi yapan dozlarda sedasyon ve uyusukluk
gibi yan etkileri vardr.
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Diazepam sentezi
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Klordiazepoksit  Librax, Libkol, Libroksil
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7-kloro-2-metilamino-5-fenil-3H-1,4-benzodiazepin-4-oksit

Cizgili kas spazmlarinda kullanilan uzun etkili tiirev
Diazepam’a gore daha fazla sedasyon ve uyusukluk gézlenmistir.



Selektif Etkili Ilaclar

SSS’nde yaygin depresyon yapmayan
(Sedatif etkileri zayif/hi¢ olmayan)

Baklofen GABAB reseptor agonisti

Dantrolen Cizgili kas hiicresini 6zel bir mekanizmayla etkiler



Baklofen Lioresal

OH

4-Amino-3-(4-klorofenil)butanoik asit

MSS’de inhibitor mediyator GABA’nin tlrevidir. GABA sistemik
uygulandiginda MSS’ne gecemez. Baklofen gecer.

Kas gevsetici etkisi omurilik Gzerindedir.

Merkezi kas gevsetici etkisinden kisith olarak yararlanilir.

Multipl skleroz ve omurilik lezyonlarina bagli spazmlarda kullanilir
Mide-barsak kanalinda absorbe olur

%70 bobreklerden degismeden atilir

Yan etki; uyusukluk, bas dénmesi, hipotansiyon, bulanti



Dantrolen
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1-[[5-(4-nitrofenil)-2-furilJmetilidenamino]imidazolidin-2,4-dione

*Kullanilis yerleri bakimindan SEKG’e benzer.

*Etki mekanizmasi ve yeri bakimindan SEKG ve NMBE’den ayrilir.
*Cizgili kaslari, kas diizeyindeki primer etkisiyle gevsetir. Cizgili kaslarda
kalsiyum salinimini inhibe eder, eksitasyon-kontraksiyon keneti bozulur;
cizgili kaslarda gevseme meydana gelir.

*Beyin (inme gibi) ve omurilik lezyonlar1 nedeniyle olusan norolojik
hastaliklardaki kronik spastisiteye karsi kullanilir.



Diger ilaclar

Mefenoksalon Dorsifleks, Dorsilon, Seskafleks

5-(2-Metoksifenoksi)metil-2-oksazolidinon

Iskelet kaslarindaki spazm ve agrili kramplar1 gevsetir.
Sedatif etkisi de vardir.
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Fenprobamat Gamakuil, Kuilil, Gamaflex, Kuiflex

3-Fenilpropanol karbamat

Oral veya rektal yoldan kullanilan ve genel 6zellikleri
meprobamat’a benzeyen santral etkili bir bilesiktir.

Meprobamat
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Tizanidin  Sirdalud, Devalud

Cl

5-Kloro-4-(2-imidazolin-2-il-amino)-2,1,3-benzotiyadiazol
5-Kloro-N-(4,5-dihidro-1H-imidazol-2-il)-2,1,3-benzotiyadiazol-
4-amin

Benzotiyadiazol tirevi santral etkili kas gevsetici ilactir.

Esas olarak omurilik duzeyindeki polisinaptik yolaklar1 inhibe
ederek cizgili kas tonusunu azaltur.

Spinal ve supraspinal lezyonlara bagli kas spastisitelerine karsi

etkilidir.



Tizanidin Sentezi
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Siklobenzaprin

3-(5H-dibenzol[a,d]siklohepten-5-iliden)- N,N-dimetil-1-
propanamin

Yapisi trisiklik antidepresanlara benzeyen santral etkili
bir kas gevseticidir. Kas-iskelet sistemi ile ilgili agrili
kas spazmlarinin tedavisinde kullanilir.



Orfenadrin Difenhidramin

N,N-dimetil-2-[(2-metilfenil)-fenil-metoksi]-etanamin

Oral veya paranteral kullanilir. Antihistaminik difenhidramin’in o-
metil analogudur. Kas iskelet sistemi ile ilgili akut agrili durumlarda
yardimci tedavi olarak kullanilir,



Tiyokolsikozit

kolsikozit

N-[(7S)-3-(B-D-Glukopiranoiloksl)-1,2-dimetoksi-10-
(metilsulfanil)-9-okso-5,6,7,9-tetrahidrobenzo[a]heptalen-
7-il]asetamid

Dogal bir ilag olan kolsikozitin kiikirtll yar1 sentetik tirevidir. Agrili kas
spazmlarinin semptomatik tedavisi icin lokal, oral veya paranteral kullanilir.

*Piyasadan c¢ekilen preparatlart mevcut (2021)



