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Figura 2: Sinapsis gabaérgica

 Figura 1: Síntesis de GABA.
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Blanco terapéutico Tipo de sustancia Mecanismo de acción Efecto Fármacos

Agonista

Aumenta entrada de 

cloro por receptor 

GABA-A

Inhibición (IPSP 

rápido). Aumenta 

tono inhibitorio.

BZD, barbitúricos 

alcohol, 

neuroesteroides, 

muscimol, abecarnil, 

topiramato.

Antagonista

Disminuye 

permeabilidad a cloro. 

Reduce tono 

inhibitorio

Predomina tono 

excitatorio

Picrotoxina, bicuculina, 

pentilentetrazol, 

flumazenil.

Aumenta salida de 

potasio postsinapsis

Inhibición (IPSP 

lento)

Reduce entrada de 

calcio presinapsis

Reduce liberación de 

neurotransmisor

Antagonista
Reduce tono 

inhibitorio

Predomina tono 

excitatorio

Saclofen, ácido amino-

valérico.

Bloqueador
Reduce síntesis de 

GABA

Reduce tono 

inhibitorio
Hidracinas, valproato.

Activador
Reactiva síntesis de 

GABA

Reduce tono 

excitatorio
Piridoxina.

Degradación
(GABA- T)

Inhibidor
Bloquea degradación 

de GABA

Aumenta tono 

inhibitorio
Vigabatrina, valproato.

Transporte (GAT) Bloqueador
Impide recaptación de 

GABA

Aumenta tono 

inhibitorio

Vigabatrina, valproato, 

tiagabina, ácido 

diaminobutírico, el 

ácido nipocótico y la 

guvacina.

Cuadro 1. Farmacología del GABA. 

Receptor Gaba A

Receptor Gaba B

Agonista
Baclofen, 3-APPA, 3-

APMA.

Síntesis GABA
 (GAD)
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