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AGENTES

OLIVER PAREDES

ANTIDEPRESIVOS

INHIBIDORES
EL SELECTIVOS DE LA

RECAPTURA
DIAGNOSTICO DE SEROTONINA

SE REFIERE A

El trastorno depresivo mayor (MDD, major representan una clase
depressive disorder) se caracteriza por un estado quimicamente diversa de agentes
de danimo deprimido la mayorparte del tiempo, que tienen como accidén primaria la
durante al menos 2 semanas, o pérdida de inhibicién del transportador de
interés o placer en la mayoria de las actividades, serotonina

e incluso ambos.

EL APETITO, ASi
ALTERACIONES COMO DEFICITS EN CULES SON
EN EL SUENO — LA COGNICION Y LA
ENERGIA

A FLUOXETINA, QW PAROXETINA 'Y

LN NSl o SECTRALINA R o\ OXAMINA
T AT Y- A G  CITALOPRAM
INUTILIDAD'Y CEREBROVASCULAR
suicibio. COMUNES EN PACIENTES

DEPRIMIDOS

SE REFIERE A
I

Dos clases de antidepresivos actuan
como inhibidores de la recaptura
de serotonina y norepinefrina:
inhibidores selectivos de la recaptura de
serotonina-norepinefrina

=~ ‘3 Metabolitos
B

¥ sert




MBORSS SRECToS |
ANTIDEPRESIVOS

AMITRIPTILINA

SEROTONINA-
NOREPINEFRINA HETEROCICLICOS

_I(TRICICJ.ICOS Y
| ETRACICLICOS)

INHIBICION DE LA RECAPTACION
SE REFIERE A

DE SEROTONINA Y NORADRENALINA EN
I | LAS TERMINACIONES
NERVIOSAS
SE REFIERE A
aplicaciones en el tratamiento de los !
trastornos del dolor, incluyendo Son inhibidores de la recaptacion de
las neuropatias y la fibromialgia, también neurotransmisores, depresion psiquicay cronica, asi
seutilizan en el tratamiento de la ansiedad y algunos son capaces de bloquear como depresion en los pacientes
generalizada, la incontinencia prevalentemente el hospitalizados La dosis que se administra
urinaria de esfuerzo y los sintomas ingreso de noradrenalina a las es de 25 mg tres veces al dia.
vasomotores de la menopausia neuronas noradrenérgicas..

CONTRAINDICACIONES
VENLAFAXINA —1— DESVENLAFAXINA

BLOQUEADORES DE
RECEPTORES COLINERGICOS,
MUSCARINICOS,

HISTAMINERGICQS, ALFA 1Y SRR SRVERe O SE ADMINISTF
ALFA 2 ADRENERGICOS AS REACCIO e
DULOXETINA ~— LEVOMILNACIPRAN. Y DOPAMINERGICOS ::('2;'1 f,f‘l:l DEL_ HIPERTRQ
STRENIMIENTO s lellis
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(ISRS

IMIPRAMINA FLUOXETINA

INDICACION, DOSIS |
| SE REFIERE A

Ademas puede ser muy util en el
tratamiento de la enuresis en nifios
mayores de cinco anos La dosis
recomendada en adultos inicialmente es de
25 mg tres veces al dia, se aumenta de
manera gradual la dosis
hasta llegar a 150 mg/dia.

BOCA SECA,
REACCIONES | NAU‘S\EQSRE\)'(?RMTO
ADVERSAS TEMBLOR, CEFALEA,

SOMNGLENCIA
FATIGA, VISION - : .

BORROSA E ; A

HIPOTENSION. _DELAZ U

Inhibe la recaptaciéon de serotonina
en las terminaciones nerviosas.

INDICACION, DOSIS

<
L1
-

CONTRAINDICA __ | | SLEA ES DE 20 A 80
CIONES ESTA CONTRAINDICADA EN DIA
LA INSUFI CIENCIA
HEPATICA Y RENAL,
GLAUCOMA E
HIPERSENSIBILIDAD AL
PRODUCTO.

SE REFIERE A

Es un potente ISRS en las terminaciones
nerviosas, control de la depresion,
principalmente en fobia social, trastornos
obsesivocompulsivos,
por angustia, por ansiedad generalizada

y postraumatico.
1

LA DOSIS

/\




MODULADORES
DEL RECEPTOR
S5-HT2

SE REFIERE A
|

Se cree que dos antidepresivos
actuan principalmente como
antagonistas
en el receptor 5-HT2:

TRAZODONA Y NEFAZODONA

EN LA
LA TRAZODONA —— ACTUALIDAD,
FUE UNO DE LOS LA TRAZADONA
ANTIDEPRESIVOS SE USA
MAS RECETADOS GENERALMENTE

HASTA OUE FUE _L_
REEMPLAZADO POR ™, SOMOUN
LOS SSRI
ETIQUETADO, YA
QUE ES MUY

SEDANTE

ANTIDEPRESIVOS
TETRACICLICOS Y
MONOCICLICOS

SE REFIERE A

Varios antidepresivos no encajan
perfectamente en las otras clases.

Entre ellos se encuentran el
bupropion, la mirtazapina, la
amoxapina, la vilazodonay la
maprotilina

ACTIVACION DEL
SISTEMA NERVIOSO

CENTRAL (SNC) (CNS,

CENTRAL NERVOUS
SYSTEM).

LA
MAP

IRTAZAPINA, LA
XAPINAY LA

OTILIN

ESTRUC
TETRACIC

TIENEN
RAS
ICAS.

SE REFIERE A
|

Podria decirse que la primera clase
moderna de antidepresivos, los
inhibidores de la
monoaminooxidasa

EN LA ACTUALIDAD, SE EMPLEA
SOBRE TODO EN EL TRATAMIENTO DE
LADEPRESION QUE NO RESPONDE A
OTROS ANTIDEPRESIVOS.



VENLAFAXINA
|

SE REFIERE A
|

Es un potente inhibidor de la
recaptura de serotonina.

]
TRASTORNOS DE ANSIEDAD

CON RESULTADOS OBSERVADOS EN EL TRASTORNO
OBSESIVOCOMPULSIVO,
LA ANSIEDAD GENERALIZADA, EL TRASTORNO DE
PANICO Y TRASTORNO POR DEFI CIT DE ATENCION EN NINOS Y
ADULTOS.

LA DOSIS QUE SE

UTILIZA T

ES 75 MG UNA VEZ
AL DIA.

NAUSEAS

som‘ﬁg@chm
24%) Y

—14 S %UE AD
BUCAL A DOSIS

CONTRAINDICADA BAJAS Y MEDIAS.
EN AQUELLOS CON
HIPERSENSIBILIDAD

SE REFIERE A
!

Es un inhibidor dual de la

MILNACIPRAM

recaptacion de serotonina y

noradrenalina.

1
INHIBICION DE LA
RECAPTACION DE
NORADRENALINA

Y SEROTONINA.

DAD U

SE REFIERE A
|

Se trata de un antidepresivo con
cierto perfi | activador
y, como se deduce de su mecanismo
de accion

REFI ERE COMO EFECTOS SECUNDARIOS TAQUICARDIA,
ANSIEDAD, INSOMNIO, SUDACION, CEFALEAS Y SEQUEDAD
BUCAL, SIENDO ESTE ULTIMO EFECTO REFL EJO DE UN
AUMENTO DE LA VISCOSIDAD




CUADRO 301 Perfiles farmacocinéticos de antidepresivos seleccionados

Metabolito
Plasma activo Volumen de Enlace

Clase, farmaco Blodisponibilidad (%) tyz(horas)  fyy (horas) distribucion (Lkg)  proteico (%)
S5R1

Citalopram a0 33-38 ND 15 a0

E=citalopram a0 7-32 NO 12415 a0

Fluoeeting FLL 48-T2 B0 1297 o5

Fluvoxamina a0 14-18 -6 25 a0

Paroxeting =1 20-23 MO 28-3 04

Saertralina 45 22-27 62-104 20 g8
SHRI

Duloxating 50 1215 ND 10-44 g7

Milnacipran B5-90 -8 WO 56 13

Venlafadna' d5 a1 913 4-10 27
Triciclicos

Amitriptiing d5 G 20-92 5-10 a0

Clomipramina =T 19-37 S4-TT 7-20 g7

Imipramina 40 9-24 W52 1530 84
Moduladores de B-HT

Mefazodona 20 24 ND 0.5 09

Trazodona a5 36 NO 1-3 O

Viortlcexeting 75 &6 ND MO 08
Tetraciclicos y
manociclicos

Amoxapina NI 712 5-20 0a-12 85

Bupropdtn FLL 1-14 15-25 20-30 a5

Maprotling 0 43-45 WD 23-I7 B8

Mirtazapina 50 20-40 20-40 3-7 a5

Vilzzodona T2 5 WD MD M
MAD

Fenelzina NI 1 WD MD M

Salaglling 4 g-10 -1 8-10 99

'La desvenlafaxing tana propiedadas similares parc no sa metaboliza complatamanta.

MAOI: Inhibidores da la monoaminooddasa; WD jno doto fownd) no sa ancontraron datos; SMRL: inhibidores de la recaptura de sarctonina-norepinafrna; 55R: inhik
bidores selectives de la recapbura de serotonina.



CUADRO 30-2 Efectos bloqueadores de algunos farmacos antidepresivos en varlos receptores y transportadores

Antidepresivos Ach M o, H, 5-HT, MNET SERT
Amitriptilina - +++ ++ 0+ + +
Amoxapina + = + +H+ ++ +
Bupropion 0] i 0 0 O+ 0
Citalopram, escitalopram 0 0 0 + 0 +H
Clomipramina + ++ + O+ + -+4
Desipramina + - + M+ +H +
Doxepina +t - +Ht 0+ + +
Fucxetina 0 0 0 0 0 ++
Fluvoxamina 0 0 0 0+ 0 +H
Imipramina + o + oM + ~+
Maprotilina + r ++ + + 0
Mirtazapina 0 0 +Ht + +

Mefazrodona 0 o 0 + 0/ +
Maortriptilina + - + 0 + +
Paroxetina + 0 0 + + +++
Protriptilina ++ o + L] S+ +
Sertralina 0 0 0 + 0 +H
Trazodona 0 i O+ o~ 0 +
Trimipramina +i ol 0 0] 0
Venlafaxina 0 0 0 MND + ++
Vortioxetina' MND ND ND 04+ + +++

'La vortioweting es un agonista o agonista parcial en los receptores 5-HT, ¥ 5-HT s, un antagonista en los receptores 5-HTy v 5-HT, v un inhibidor de SERT.

ACHh M (ocetyicholime muscarinic receptor]: receptor muscarinico de acetilcoling; o, adrenommeceptor a,; H,: receptor de histamina,; 5-HT,: receptor de serotonina
5-HT,; MLDx: mo se encontraron datos; NET: transportador de norepinefring; SERT: transportador de serotonina.



ubclase,
farmaco

Mecanismo de acclén

Efectos

INHIBIDORES DE LA RECAPTURA DE SEROTONINA-NOREPINEFRINA (SNRI)

+ Duloxetina
« Venlafaxina
» Levomilnacipran

Blegueo moderadamente
selectivo de NET y SERT

Aumento agudo de la
actividad sinaptica
serotoninérgica y adrenérgica
» de lo contrario, como los
SSRIs

Aplicaciones clinicas

Depresion mayor,
trastornos de dolor
cronico - fibromialgia,
sintomas
perimenopausicos

armacocinetica,
toxicldades, interacclones

Toxicidad: anticolinérgicos,
sedantes, hipertension
(venlafaxina) « Interacciones:
alguna inhibicion de CYP2D6
(duloxetina, desvenlafaxina)

« interacciones de CYP3A4 con
levomilnacipran

« Desvenlafoxina: metabolito desmetilo de la venlafaxina, el metabolismo es por la fase Il en lugar de la fase | del CYP
- Milnacipran: aprobado solo para fibromialgia en Estados Unidos; significativamente mas selectivo para NET que para SERT; paco efecto en DAT

ANTIDEPRESIVOS TRICICLICOS (TCA)

+ Imipramina
+ Muchos otros

Blagueo mixto y variable de
NET y SERT

Similar a los SNRI méas un
blogueo significativo del
sistema nervioso auténomo y
los receptores de histamina

La depresién mayor no
responde a otros
farmacos - frastomos
de dolor cronico -
incontinencia - frastorno
obsesivo-compulsivo
(clomipramina)

Semividas extensas
« sustratos de CYP . metabolitos
activos - Toxicidad: efectos
anticolinérgicos, alfablogueadares,
sedacion, aumento de peso,
arritmias y convulsiones en caso
de sobredosis - Interacciones:

+ Mefazodona
+ Trazodona

MODULADORES DEL RECEPTOR 5-HT

La trazodona forma un
metabolito (m-cpp) que
bloguea a los receptores

SHT 5

Inhibicién del receptor
E-HT2A . la nefazodona
también bloquea a SERT
débilmente

Depresion mayor -
sedacion e hipnosis
{trazodona)

Depresion mayor

Semividas relativamente cortas

» metabolitos actives - Taxicidad:
bloqueo moderado de los
alfarreceptores y H, (trazodona)
+ Interacciones: la nefazodona
inhibe a CYP3A4

Se metaboliza ampliamente a
través de la conjugacion de
CYP2D6 vy acido glucuronico

» Taxicidod: alteraciones
gastrointestinales, disfuncicn
sexual - Interacciones: se anade
a agentes serotoninérgicos

« Vortioxetina Antagonista en los Modulacion compleja de
receptores 5-HT;, 5-HT,, sistemas seroteninérgicos
5-HTy,; agonista parcial en
el receptor 5-HT g, agonista
en el receptor 5HT,; inhibe
SERT

TETRACICLICOS, MONOCICLICOS

+ Bupropion Aumento de la actividad de Liberacion presinaptica de

+ Amoxapina naorepinefrina y dopamina catecolaminas pero sin efecto

« Maprotilina {bupropicn) « NET > sobre 5-HT (bupropicn) + la

« Mirtazapina inhibicion de SERT amoxapina y la maprotilina se

{amoxapina, maprotilina)

» aumento de la iberacian
de norepinefrina, 5-HT
(mirtazapina)

parecen a los TCA

Depresion mayor » dejar
de fumar (bupropidn)

+ sedacian (mirtazapina)
+ la amoxapina y la
maprotilina rara vez sa
usan

Metabolismo extenso en el
higado « Toxicidad: disminuye el
umbral convulsivo (amoxapina,
bupropion); sedacion y aumento
de peso (mirtazapina)

» Interacciones: inhibidor de
CYP2D6 (bupropicn)

INHIBIDORES DE LA MONOAMINOOXIDASA (MAOIS)

» Fenalzina
+ Tranilcipromina
+ Selegilina

Blogueo de MAD-Ay La formulacion transdérmica
MAQ-B (fenelzina, no de selegilina logra niveles
selactiva) « MAD-B que inhiben la MAC-A

inhibician selectiva de
MAQO-B irmeversible (dosis
bajas de selegilina)

Depresidn mayor que no
responde a otros
farmacos » enfermedad
de Parkinson (selegilina)

Eliminacion muy lenta « Toxicidod:
hipotension, insomnic

+ Interacciones: crisis hipertensiva
con tiramina, otros
simpaticomiméticos indirectos

» sindrome serotoninérgico con
agentes serotoninérgicos,
meperidina
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ANSIOLITICOS

BENZODIAZEPINAS

SE REFIERE A
I

En la actualidad éstas se encuentran entre los

medicamentos mas recetados en el mundo, lo

que ha dado lugar a la fabricacién de una serie
de derivados.

PROPIEDADES ANSIOLITICAS,
HIPNOTICAS, ANTICONVULSIVAS
Y MIORRELAJANTES.

BENZODIAZEPINAS
DE ACCION PROLONGADA,
DE ACCION INTERMEDIA Y
DE ACCION CORTA.

DEFINICIOON

SE REFIERE A
!

Los ansioliticos constituyen un
grupo de medicamentos
gue disminuyen la ansiedad, la
tension emocional, el
estrés y los estados de angustia.

1
LA ANSIEDAD COMO UN ESTADO DEL

ORGANISMO EN EL CUAL ESTE SE DISPONE
EN SITUACION DE ALERTAALARMA
CON RESPECTO A UNA AMENAZA A SU
INTEGRIDAD FiSICAO EMOCIONAL, CON
OBJETO DE POSIBILITAR UN GASTO
SUPLEMENTARIO

DE ENERGIA.
DCASIC

A ) 0 = A A
A A EDAD

D RIORADOC

() A D A R A

SE REFIERE A
I

poseen una vida media
de 24 horas o mas, y la biotransformacion de
estos compuestos
da lugar a formacién de metabolitos activos.

LOS MEDICAMENTOS QUE ESTAN
COMPRENDIDOS AQUIi SON CLONAZEPAM,
CLOBAZEPAM, CLORAZEPATO Y DIAZEPAM.

Membrana celular

Esteroides neuroactivos

Figura 8-1. Sitios de accién de las benzodiazepinas.



BENZODIAZEPINA ENZODIAZEPI
S DE ACCION AS DE ACCION CLONAZEPAM:
INTERMEDIA CORTA
|

SE REFIERE A SE REFIERE A SE REFIERE A
I ! |

Los medicamentos del grupo tienen L .. .
. . Esta indicado en las crisis de angustia
una vida media

Los compuestos tienen una vida S . (“ataque de panico”). La dosis inicial es de
. . menor de cinco horas y en su
media que oscila entre 0.5 mg cada 12 horas, se aumenta de

biotransformacién no
5 a 24 horas. . o ) manera progresiva hasta llegar a una dosis
existe formacion de metabolitos e e e
de 1.5 a10 mg al dia dividida

activos y son triazolam,
. en 2 a 3 tomas.
midazolam y oxazepam.. I

CLORAZEPATO: SE EMPLEA COMO
ANSIOLITICO EN TRASTORNOS
DE ANSIEDAD Y SE UTILIZA A DOSIS
DE 20 MG/

DiA.

SU BIOTRANSFORMACION DA LUGAR A UNA PARTE
ACTIVA'Y OTRA INACTIVA.

LAS BENZODIAZEPINA

ALPRAZOLAM. LORAZEPAM FAVORECEN LA TRANSMISION GABAERGICA |
E INHIBEN EL RECAMBIO DE CIERTOS ALPRAZOLAM: SE UTILIZA EN ANSIEDAD
BROMAZEPAMYTEMAZEP * NEUROTRANSMISORES 5 RELACIONADA CON
COMO SON NORADRENALINA, SEROTONINA, SINTOMAS DEPRESIVOS Y CRISIS DE

ACETILCOLINA ANGUSTIA. ANTE ANSIEDAD
Y DOPAMINA, LO QUE O0CASIONA sU EFECTO EIRVIAYZ-NI[ TN [e Y] Aoy LY - Yo Ry ' (c]
ANSIOLITICO Y
SEDATIVO.



: ANSIOLITICOS NO
ALV LU BENZODIAZEPINICOS

SE REFIERE A SE REFIERE A SE REFIERE A
| l |

Es un potente ansiolitico, es muy util

en crisis de angustia. Se emplea por via oral Las azaSZ:;iolnfaai;oa’lzlr; niizvgigt::f:;q;i(r:ei(::scon . La buspirona tiene afi nidad moderada
a una dosis de 0.5 a 6 mg/dia o por via . pd i c 9 s e e por los receptores dopaminérgicos D1
: . : enzodiazepinas. Carecen ,
sublingual se usa 0.05 mg/kg/dia. Por via : p ‘ . P del cerebro Acttia como agonista
intravenosa se utiliza para antlcor\vulsn/'antes y mlor.r’elajantes, no .alteran .Ia de receptores 5-HTIA.
el control de estados epilépticos. memoria y mas que sedacién producen insomnio.
TRIAZOLAM: SE INDICA SOBRE TODO BUSPIRONA TRATAMIENTO DE ELECCION
COMO HIPNOTICO YEN LA MEDICACION ’ EN PACIENTES DONDE LOS SINTOMAS
PREANESTESICA A DOSIS DE 0.125 A GEPIRONA, ISAPIRONA'Y ANSIOSOS SON DE TIPO
0.5 MG/DIA. TANDOSPIRONA. COGNITIVO MAS QUE SOMATICO
OXAZEPAM: SE USA MIDAZOLAM: SE '
COMO ANSIOLITICO DE UTILIZA EN
ELECCION EN PROCEDIMIENTOS
ANCIANOS Y UIRURGICOS
UELLOS CON S Y DURANTE LA
TRAS ORNOS RENALES CIRUGIA ES EL
O HEPATICOS; MEDICAMENTO
SE EMPLEA A UNA MAS UTILIZADO COMO
DOSIS DE 30 A 60 MG SEDANTE EN LOS
AL DIA PACIENTES QUE
REPARTIDO EN TRES REQUIEREN DE APOYO
TOMAS. ENTILATORIO

MECANICO.



ZOLPIDEM
|

SE REFIERE A

el zolpidem se une
de forma selectiva al receptor
omega 1 facilitando la
inhibiciéon neural mediada por
GABA.

EL ZOLPIDEM SE UTILIZA EN EL
TRATAMIENTO DEL INSOMNIO,
YA SEA TRANSITORIO, DE CORTA
DURACION Y CRONICO. LA DOSIS
USUAL ES DE 10 MG UNA VEZ AL
DiA.

LOS EFECTOS \ LA L IR0

A
ORAERVADGE A HIPERSENSIBILIDAD,
R ClOTE e CIENCIA RESPIRATORIA
SOMNOLENCIA. GRAVE, INSUF| CIENCIA
WSS R
VOMITOS E,

Y MIALGIAS.
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