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> Fluralaner para bovinos - Exzolt®5%

Na pecudria ainovacdo no controle de ectoparasitos ocorre a partir da disponibilizacao do Fluralaner(Carbanil-
benzamida-fenil-isoxazolina). E uma molécula inovadora, capaz de driblar a resisténcia parasitaria e trazer ao
pecuarista, procedente de paises tropicais, a possibilidade de ganhos com uma tecnologia disruptivae cada
vez mais intensiva e precoce. O Fluralaneré membro do novo componente da classe de produtos quimicos
Ccom uma estrutura isoxazolinacomo caracteristica essencial, sendo umamisturaracémica de enatibmerosS
e R, com a atividade expressante do enatiomero S (quantidadesiguais de enatiomeros esquerdo e direito da
molécula quiral).Utilizando o Fluralanercomo base, foi elaborada uma nova formulacao que se apresenta com
0 nome de Exzolt®5%.Esse é um parasiticida de administracao topica, via Pour-on, exclusivo para bovinos e
que proporcionauma eficacia potente contra ectoparasitos.

O Exzolt®5%¢é uma solucdo aquosa de Fluralanera 5% (50 mg/mL) destinada ao controle da infestacdo de
ectoparasitos em bovinos, tais como 0s carrapatos Rhipicephalus microplus, Amblyomma sculptum,a mosca
Haematobia irritans e as larvas das moscas Dermatobia hominis e Cochliomyia hominivorax. A eficacia é
demonstrada quando administrado por via Pour-on na dose de 2,5 mg de Fluralaner/kg de peso corporal
(equivalente a 1 mL Exzolt®5%/20kgde peso corporal). E a primeiralsoxazolina aprovada para uso em bovinos.
Este desenvolvimento é notavel, pois ao longo das Ultimas décadas ndo foramlicenciadas novas moléculas
farmacéuticas, para controle de ectoparasitos (Figura 3).

O aparecimento de cepas multirresistentes é um desafio econdémico, que impacta na producdo de carne e
leite. O Exzolt®5% urge como um tratamento inovador para a saude e lucratividade do rebanho bovino.
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Figura 3: Cronograma de licenciamento de novas moléculas para controle parasitario.
Fonte: Lopes, W, Z, D.,(2020) adaptado por Rodrigues, D.C.
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Propriedades quimicas do Fluralaner

Figura 4: Estrutura quimica do Fluralaner.

NOME GENERICO: Fluralaner

NOME QUIMICO: Di-hidroisoxazolbenzamida (+)-4-[5(RS)-(3,5-diclorofenil)
-5-(trifluorometil)-4,5-3-yl]-2-metil-N-[2-0x0-2-(2,2,2-trifluoroetilamino) etil]

FORMULAMOLECULAR: C22H17CI2FEN303

PESO MOLECULAR: 556.3 g/mol

GRUPO FARMACOTERAPEUTICO: ectoparasiticida parauso sistémico
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Farmacologia do Exzolt®5%

Farmacodinamica:

O Exzolt®5% (Fluralaner) éacaricida e inseticida contra varios ectoparasitos. E umpotente inibidordos canais
de cloreto dependentes (canais de cloreto dependentes de acido y-aminobutirico (GABA) e L-glutamato)

nos neurdnios, com mais seletividade significativa para neurdnios de artropodes do que para neurdnios
de mamiferos. Demonstrou, in vitro, alta seletividade a receptores GABA de invertebrados sobre os

receptores GABA de mamiferos. Testes in vitro confirmaram que Fluralaner, também, é altamente eficaz em
cepas de R. Microplus que sao resistentes a compostos antiparasitarios comumente usados, tais como
Lactonas macrociclicas (lvermectina)e Fenilpirazol (Fipronil),pois atuaem umreceptor especifico (Figurab).
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Figura 5: Receptores dos canais de cloro. .
Fonte: adaptado de https://www.exzolt.com/ . * l ® Receptor GABA
prevention-and-treatment/product-profile.aspx e ¥ * canaldedoro
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Figura 6: concentracdo plasmatica média (+/- desvio padrao)
de Fluralaner administrada na dose de 2,5mg/kg, via pour-on,

em bovinos.
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Fluralaner se liga fortemente as proteinas
plasmaticas em bovinos e a absorcao
do produto ndo é substancialmente
influenciada  pela  temperatura.  Apods
a administragdo tépica, o Fluralaner é
absorvido sistematicamente e atinge as
mais altas concentracdes no figado e na
gordura, seguidas pelos rins e musculos do
bovino. (Figura 6)
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Uma vez que os ectoparasitos tenham se alimentado de um bovino tratado, o Fluralaner atuara como
potente inibidorde partes do sistema nervoso dos artrépodes, atuando antagonisticamente na aberturae
fechamento dos canais de cloreto (receptor GABA e glutamato).O composto demonstroualta atividade em
varios receptores de GABA heterdélogos de artropodes, como o Rhipicephalus microplus, Ctenocephalides
felis e Drosophilamelanogaster), mas nao mostrouatividade no receptorde GABA dos mamiferos.Pesquisas
mostraram que a atividade do Fluralaner ndo foi afetada pela resisténcia a Dieldrina (RDL), utilizando as
variantes do receptor RDL-GABA de C. felis e D. melanogaster. Estas variantes do receptor RDL-GABA
apresentam resisténcia contra a Dieldrinae em parte contra o Fipronil,

Ensaios bioldgicos in vitro mostraramque o Fluralaner € eficaz contra resisténcia parasitaria comprovada no
campo, incluindo organofosforados (carrapatos, acaros), piretroides(carrapatos, acaros) e carbamatos (acaros).

€9 MSD

Saude Animal



