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ชื่อผลิตภัณฑ ์

อินเออรโ์ลทินิบ 

 

ชื่อและความแรงของตัวยาสาํคัญ 

อินเออรโ์ลทินิบ (100 มิลลิกรมั):  

1 เม็ด ประกอบดว้ยเออรโ์ลทินิบ 100 มิลลิกรมั ในรูปของเออรโ์ลทินิบ ไฮโดรคลอไรด ์

 

อินเออรโ์ลทินิบ (150 มิลลิกรมั): 

1 เม็ด ประกอบดว้ยเออรโ์ลทินิบ 150 มิลลิกรมั ในรูปของเออรโ์ลทินิบ ไฮโดรคลอไรด ์
 

ลักษณะของผลิตภัณฑ ์

อินเออรโ์ลทินิบ (100 มิลลิกรมั):  

เม็ดรูปกลมนนู เคลือบฟิลม์สีขาว ถึงสีเหลืองอ่อน ดา้นหน่ึงมีตวัเลข ‘100’ อีกดา้นหน่ึงเรียบ 

 

อินเออรโ์ลทินิบ (150 มิลลิกรมั): 

เม็ดรูปกลมนนู เคลือบฟิลม์สีขาว ถึงสีเหลืองอ่อน ดา้นหน่ึงมีตวัเลข ‘150’ อีกดา้นหน่ึงเรียบ 
 

ส่วนประกอบของตวัยาไม่สาํคญั  

เม็ดยา 

Lactose monohydrate, Cellulose, microcrystalline (E460), Sodium starch glycolate type A และ Magnesium stearate 

(E470b)    
 

ส่วนท่ีเคลือบเม็ดยา 

Poly (vinyl alcohol) (E1203), Titanium dioxide (E171), Macrogol 3350 (E1521), Talc (E553b), Methacrylic acid-ethyl 

acrylate copolymer (1:1) type A และ Sodium hydrogen carbonate 
 

เภสัชพลศาสตร/์เภสัชจลนศาสตร ์

เภสัชพลศาสตร ์

เออรโ์ลทินิบออกฤทธิ์ยับยั้ง epidermal growth factor receptor (HER1/EGFR)-tyrosine activity แบบยอ้นกลับ โดยยับยั้ง

ปฏิกิริยา phosphorylation ภายในเซลล ์ส่งผลใหก้ารส่งสัญญาณลดลง จนทาํใหเ้ซลลต์าย เออรโ์ลทินิบมีความจาํเพาะต่อ 

EGFR ท่ี exon 19 หายไป หรือ EGFR ท่ี exon 21 กลายพนัธุไ์ปไดม้ากกว่าตวัรบัชนิดอ่ืน ๆ 
 

เภสัชจลนศาสตร ์

การดดูซมึ 

เออรโ์ลทินิบจะถูกดูดซึมจากระบบทางเดินอาหารโดยมีค่าชีวประสิทธิผลประมาณ 60% และอาจเพ่ิมขึน้เป็น 100% เมื่อมี

อาหารในทางเดินอาหาร ระยะเวลาท่ีมีความเขม้ขน้สงูสดุของยาในพลาสมา คือ 4 ชั่วโมงหลงัรบัประทานยา 
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การกระจายยา 

เออรโ์ลทินิบจบักบัโปรตีนในพลาสมาไดป้ระมาณ 93%  

 

การเมตาบอลิซึม 

เออรโ์ลทินิบถกูเมตาบอไลซโ์ดย cytochrome P450 โดย CYP3A4 เป็นหลกั และบางส่วนถกูเมตาบอไลซโ์ดย CYP1A2 โดย 

 

ผ่านกระบวนการ demethylation ไดเ้ป็นเมตาบอไลท ์OSI-420 และ OSI-413 กระบวนการ oxidation และ กระบวนการ  

aromatic hydroxylation 

 

การขบัออก 

เออรโ์ลทินิบมีครึ่งชีวิตการกาํจัดยาประมาณ 36 ชั่วโมง มากกว่า 80% ของยาท่ีไดร้บัจะถูกขับออกในรูปเมตาบอไลท์ทาง

อจุจาระ และประมาณ 9% ถกูขบัออกทางปัสสาวะ 

 

ข้อบ่งใช้ 

มะเรง็ปอดชนิด non-small cell (NSCLC) 

อินเออรโ์ลทินิบมีขอ้บ่งใชส้าํหรบัการรกัษาเป็นอนัดบัแรก (first-line treatment) และสาํหรบัการรกัษาเพ่ือคงระดบัของอาการ

ในผู้ป่วยมะเร็งปอดชนิด non-small cell (NSCLC) ระยะลุกลามเฉพาะท่ีหรือระยะแพร่กระจายท่ีมีการกลายพันธุ์ของยีน 

epidermal growth factor receptor (EGFR)  

อินเออร์โลทินิบใช้สําหรับรักษาผู้ป่วยโรคมะเร็งปอดชนิด non-small cell (NSCLC) ในระยะลุกลามเฉพาะท่ีหรือระยะ

แพรก่ระจาย หลงัจากลม้เหลวจากการรกัษาดว้ยเคมีบาํบดัมาก่อนอย่างนอ้ยหน่ึงสตูร 

 

มะเรง็ตบัอ่อน 

ใช้อินเออรโ์ลทินิบร่วมกับ gemcitabine เป็นทางเลือกหน่ึงในการรักษาผู้ป่วยมะเร็งตับอ่อน ในระยะลุกลามเฉพาะท่ี ไม่

สามารถตดัออกได ้หรือระยะแพรก่ระจาย 

 

ขนาดยาทีแ่นะนํา และวิธีการใช้ 

มะเรง็ปอดชนิด non-small cell (NSCLC) 

ในผู้ป่วยมะเรง็ปอดชนิด non-small cell (NSCLC) ระยะลกุลามเฉพาะท่ีหรือระยะแพรก่ระจายท่ียงัไม่เคยไดร้บัการรกัษาดว้ย

ยาเคมีบาํบดั ควรทาํการทดสอบการกลายพนัธุข์องยีน epidermal growth factor receptor (EGFR)  ก่อนเริ่มการรกัษาดว้ย

อินเออร์โลทินิบ  

ขนาดยาต่อวันที่แนะนาํของอินเออร ์โลทินิบ  คือ  ร ับประทานครั ้งละ 150 มิลลิกร ัม  ก่อนอาหารอย่างน้อย 1 

ชั่ วโมง หรือหลังอาหารอย่างน้อย 2 ชั่ วโมง  
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มะเรง็ตบัอ่อน 

ขนาดยาต่อวันท่ีแนะนาํของอินเออร์โลทินิบ คือ  รับประทานครั้งละ 100 มิลลิกรัม ร่วมกับ gemcitabine ก่อน

อาหารอย่างน้อย 1 ชั่ วโมง หรือหลังอาหารอย่างน้อย 2 ชั่ วโมง (ดูเอกสารกาํกับยาของ gemcitabine สาํหรับ

ข้อบ่งใช้ในมะเร็งตับอ่อน)  

 

การปรับขนาดยาสาํหรับความเป็นพิษและข้อห้ามสาํหรับการบาํบัดต่อเน่ือง  

หากมีความจาํเป็นตอ้งปรบัขนาดยา ควรลดขนาดยาลงครัง้ละ 50 มิลลิกรมั 

 

พิษต่อปอด 

ในผู้ป่วยท่ีมีประวัติเป็นโรคเก่ียวกับปอด หรือมีความผิดปกติท่ีเกิดจากปอด เช่น หายใจติดขัด ไอ หรือไข้ ควรไดร้ับการ

วินิจฉัยโรคก่อนท่ีจะใชย้าเออรโ์ลทินิบ ซึ่งหากไดร้บัการวินิจฉัยว่าเป็นโรคเก่ียวกับปอด แนะนาํใหห้ยุดใชย้าเออรโ์ลทินิบ และ

ควรมีการจดัการท่ีเหมาะสมในการรกัษาภาวะดงักล่าว 

 

พิษต่อไต และภาวะขาดนํา้ 

หากระหว่างการใชย้าเออรโ์ลทินิบ ผูป่้วยมีภาวะขาดนํา้ หรือมีปัจจยัเส่ียงท่ีจะทาํใหเ้กิดการทาํงานของไตลม้เหลว )เช่น  การมี

โรคไตอยู่ก่อนหนา้ เงื่อนไขทางการแพทยห์รือยาท่ีอาจนาํไปสู่โรคไต หรือปัจจยัอ่ืน ๆ  เช่น ผูส้งูอายคุวรไดร้บัการประเมินความ

เหมาะสมของการใชเ้ออรโ์ลทินิบอีกครัง้และควรไดร้บัการแกไ้ขภาวะขาดนํา้ดว้ย 

 

พิษต่อตบั 

หากผูป่้วยมีการทาํงาของตบัท่ีผิดปกติควรหยุดการรกัษาดว้ยยาเออรโ์ลทินิบ หรือควรไดร้บัการปรบัลดขนาดยาเออรโ์ลทินิบ 

และควรติดตามค่าการทาํงานของตบัอย่างใกลช้ิด ถา้ผลตรวจสอบการทาํงานของตบัเปล่ียนแปลงอย่างรุนแรง  เช่น มีค่าบิลิรู

บินในเลือดสูงมากกว่า 3 เท่าของขอบบนของค่าปกติ และ  /หรือมีค่า อะมิโนทรานสเฟอเรส สูงกว่า 5 เท่าของขอบบนของค่า

ปกติ ในกรณีท่ีผูป่้วยมีการทาํงานของตบัท่ีปกติกอ่นเริ่มใชย้า แนะนาํใหห้ยดุใชย้าเออรโ์ลทินิบ และหากเกิดการทาํงานของตบั

ลม้เหลว แนะนาํใหห้ยดุใชย้าเช่นกนั 

 

พิษต่อทางเดินอาหาร 

หากมีภาวะเลือดออกในทางเดินอาหาร แนะนาํใหม้ีการหยดุใชย้าเออรโ์ลทินิบอย่างถาวร 

 

ในผูป่้วยท่ีมีอาการทอ้งร่วงรุนแรงซึ่งไม่ตอบสนองต่อยาโลเพอราไมด ์ หรือมีภาวะขาดนํา้ อาจจะตอ้งลดปริมาณยาหรือระงบั

ชั่วคราวของการรกัษาดว้ยเออรโ์ลทินิบ 

 

พิษต่อผิวหนงั 
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ในผูป่้วยท่ีมีอาการท่ีผิวหนงัอย่างรุนแรง เช่น มีตุ่มนํา้พอง ตุ่ม หรือมีผ่ืนคลา้ยผ่ืนแพย้าใหห้ยดุใชย้าเออรโ์ลทินิบ 

 

พิษต่อการมองเห็น 

ในผูป่้วยท่ีมีการมองเห็นท่ีลดลง  หรือมีอาการปวดตา แนะนาํใหห้ยดุใชย้าเออรโ์ลทินิบ 

 

ผูป่้วยท่ีสบูบหุร่ี 

เน่ืองจากการสบูบหุร่ีทาํใหล้ดระดบัยาในเลือด เพราะฉะนัน้จึงแนะนาํใหห้ยดุสบูบหุร่ีระหว่างท่ีใชย้า แต่ในกรณีท่ีมีการสบูบุหร่ี

ระหว่างใชย้าเออรโ์ลทินิบ ขนาดยาท่ีผูป่้วยไดร้บัไม่ควรเกิน 300 มิลลิกรมัต่อวนั  และในกรณีท่ีมีการใชย้าในขนาดท่ีสงูกว่า

ขนาดยาเริ่มตน้ท่ีแนะนาํ ควรมีการติดตามประสิทธิภาพและความปลอดภยัอย่างใกลช้ิด เน่ืองจากไม่มีคาํแนะนาํขนาดการใช้

ยาในกรณีท่ีผูป่้วยสบูบหุร่ีรว่มดว้ย และในกรณีท่ีผูป่้วยหยุดสบูบุหร่ี ควรมีการปรบัลดขนาดยาลงเป็นขนาดยาเริ่มตน้ท่ีแนะนาํ

ทนัที   

 

ผูส้งูอาย ุ

ไม่ตอ้งปรบัขนาดยาในผูป่้วยท่ีเป็นผูส้งูอาย ุ

 

เด็ก 

ยงัไม่มีการศกึษาประสิทธิภาพและความปลอดภยัในเด็กท่ีอายตุ ํ่ากว่า 18 ปี 

 

ข้อห้ามใช้ 

หา้มใชอิ้นเออรโ์ลทินิบในผูป่้วยท่ีแพต้่อเออรโ์ลทินิบ หรือสารประกอบอ่ืนใดในยานี ้

 

คาํเตือนและข้อควรระวัง 

ยานีอ้าจทาํใหเ้กิดอนัตรายรา้ยแรงได ้ตอ้งใชภ้ายใตก้ารควบคมุของแพทยเ์ท่านัน้ 

 

พิษต่อปอด  

เกิดไดค้่อนขา้งนอ้ย แต่อาจทาํใหเ้สียชีวิตได ้พบการเกิดเนือ้เยื่อระหว่างถุงลมปอดอกัเสบ [(interstitial lung disease) (ILD)] 

อาการท่ีพบ เช่น มีภาวะกดการหายใจ ปอดติดเชือ้ การอกัเสบของทางเดินหายใจจนทาํใหห้ลอดลมบวมและตีบ หลอดลมฝอย

อกัเสบ ปอดอกัเสบ (รวมถึงรงัสีและภาวะภูมิไวเกนิ) มีพงัผืดท่ีปอด และมีฝ้าท่ีปอด โดยระยะเวลาท่ีจะทาํใหเ้กิดอาการ คือ 5 

วัน จนถึง 9 เดือน หลังจากเริ่มใชย้า (เฉล่ีย 39 วัน) ใหท้าํการรกัษาอาการท่ีเกิดขึน้ท่ีกับปอดท่ีไม่สามารถอธิบายสาเหตุได ้

(หายใจลาํบาก ไอ และมีไข)้ ควรหยดุการใชย้าเออรโ์ลทินิบหากมีการประเมินแลว้พบว่าเกิดถงุลมปอดอกัเสบ 

 

พิษต่อไต  
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ภาวะไตวายเฉียบพลนั (พบการเสียชีวิต) มีรายงานการเกิดภาวะไตวาย  รองลงมาคือความผิดปกติของไตท่ีเกิดจากตบั ซึ่งอาจ

มีสาเหตมุาจากความผิดปกติของตบั หรือภาวะขาดนํา้ จึงแนะนาํใหม้ีการใชย้าอย่างระมดัระวงัในผูป่้วยท่ีมีความเส่ียงท่ีจะเกดิ 

การทาํงานของไตผิดปกติ และติดตามการเกิดภาวะขาดนํา้ การทาํงานของไต และปรมิาณอิเล็กโตรไลตใ์นผูป่้วยท่ีมีความเส่ียง

ท่ีจะเกิดภาวะขาดนํา้อย่างใกลช้ิด ซึ่งหากมีความผิดปกติของไตอย่างรุนแรงเกิดขึน้ ใหห้ยดุใชย้าจนกว่าจะรกัษาความผิดปกติ

ของไตได ้

 

พิษต่อตบั 

มีรายงานพบการเกิดภาวะตบัวาย และ ความผิดปกติของไตท่ีเกิดจากตบั (พบการเสียชีวิต) โดยเฉพาะอย่างยิ่งในผูป่้วยท่ีมี

ความผิดปกติของตบัตัง้แต่ก่อนเริ่มใชย้า (แต่ก็สามารถพบไดใ้นคนท่ีการทาํงานของตบัปกติ) แนะนาํใหม้ีการติดตามค่าการ

ทาํงานของตบั เช่น ทรานซามิเนส, บิลิรูบิน และอลัคาไลน ์ฟอสฟาเตส โดยเฉพาะในผูป่้วยท่ีมีการทาํงานของตบัผิดปกติท่ีมีค่า

บิลิรูบินรวมสงูกว่าค่าขอบบนของค่าปกติ หรือมี child Pugh class A, B หรือ C รวมถึงผูป่้วยท่ีเป็นมะเร็งตบัดว้ย นอกจากนี้

ควรติดตามการทาํงานของตบัในผูป่้วยท่ีมีความผิดปกติของตบัมาก่อน  หรือมีภาวะท่อนํา้ดีอุดตนั ซึ่งในกรณีท่ีมีการทาํงาน

ของตบัผิดปกติ แนะนาํใหม้ีการปรบัลดขนาดยา หรือหยดุใชย้าเออรโ์ลทินิบ และแนะนาํใหใ้ชอ้ย่างระมดัระวงัมากในผูป่้วยท่ีมี

ค่าบิลิรูบินรวมมากกว่า 3 เท่าของขอบบนของค่าปกติ  ในผูป่้วยท่ีไม่มีความผิดปกติของตบัมาก่อน ใหห้ยดุใชย้าเมื่อมีค่าค่าบิลิ

รูบินรวมมากกว่า 3 เท่าของขอบบนของค่าปกติ หรือมีค่าทรานซามิเนสมากกว่า 5 เท่าของขอบบนของค่าปกติ และในกรณีท่ี

ผู้ป่วยมีความผิดปกติของตับมาก่อน หรือมีภาวะท่อนํา้ดีอุดตัน แนะนาํให้หยุดใชย้าเมื่อมีค่าบิลิรูบิน  และทรานซามิเนส 

มากกว่า 3 เท่าของค่าปกติ 

 

พิษต่อทางเดินอาหาร  

มีรายงาน (พบการเสียชีวิต) ของการเกิดภาวะเลือดออกในทางเดินอาหารจากการใชย้าเออรโ์ลทินิบ ซึ่งปัจจยัเส่ียงในการทาํให้

เกิดภาวะดงักล่าว ไดแ้ก่ การใชย้าท่ีตา้นการสรา้งหลอดเลือด ยาคอรต์ิโคสเตียรร์อยด ์ยาลดการอักเสบท่ีไม่ใช่สเตียรร์อยด ์

(NSAIDs) และยาเคมีบาํบดักลุ่มแท๊กเซน  และในกรณีท่ีผูป่้วยมีประวตัิมีแผลในทางเดินอาหาร หรือเป็นโรคเก่ียวกับทางเดิน

อาหารมาก่อน แนะนาํใหห้ยดุใชย้าเออรโ์ลทินิบหากมีภาวะเลือดออกในทางเดินอาหาร 

 

พิษต่อผิวหนงั 

รายงานการเกิดตุ่มนํา้พอง ตุ่ม หรือมีผ่ืนคลา้ยผ่ืนแพย้า เช่น กลุ่มอาการสตีเว่น-จอหน์สัน   หรือภาวะแพย้าท่ีก่ออาการต่อ

ผิวหนงัและต่อเยื่อบอุวยัวะภายในต่าง ๆ อย่างรุนแรง จากการใชย้าเออรโ์ลทินิบ นอกจากนีย้งัพบการเกิดสิวท่ีหนา้ หลงั และ

หนา้อก โดยลักษณะผ่ืนท่ีเกิดขึน้อาจเป็นแบบผ่ืนแบนกระจายตัวตามร่างกาย สิวรุนแรง ผ่ืนแดง หรือผ่ืนนูนแบนก็ได ้ผ่ืนท่ี

ผิวหนงัมกัเกิดขึน้สมัพนัธก์บัการตอบสนองต่อการรกัษา และการมีระยะเวลาการอยู่รอดท่ีนานขึน้ ซึง่การจดัการความผิดปกติ

ท่ีผิวหนงัสามารถทาํไดโ้ดยการทาโลชั่นสตูรท่ีไม่มีแอลกอฮอล ์ยาปฏิชีวนะชนิดทา หรือยาทาคอรต์ิโคสเตียรร์อยด ์หากกรณีท่ีมี

ความรุนแรงอาจเลือกใชย้าปฏิชีวนะชนิดรบัประทาน หรือคอรต์ิโคสเตียรร์อยดช์นิดรบัประทานเพ่ิมเติมได ้หรือแนะนาํใหม้ีการ

หลีกเล่ียงแสง และแนะนาํใหม้ีการลดขนาดยากรณีท่ีมีความผิดปกติท่ีผิวหนงัรุนแรง รวมไปถึงอาจตอ้งหยุดใชย้ากรณีท่ีมีตุ่ม
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นํา้พอง ตุ่ม หรือมีผ่ืนคลา้ยผ่ืนแพย้า เช่น กลุ่มอาการสตีเว่น-จอหน์สัน หรือภาวะแพย้าท่ีก่ออาการต่อผิวหนังและต่อเยื่อบุ

อวยัวะภายในต่าง ๆ อย่างรุนแรง  

 

พิษต่อหวัใจ 

มีรายงานการเกิดกลา้มเนือ้หวัใจขาดเลือดจากการใชย้าเออรโ์ลทินิบ 

 

พิษต่อระบบเลือด  

มีรายงานการเกิดภาวะโลหิตจางท่ีเกิดจากเม็ดเลือดแดงแตกและมีภาวะเกล็ดเลือดตํ่ารว่มดว้ย   ในกรณีท่ีมีการใชย้าเออรโ์ลทิ

นิบรว่มกบัเจ็มไซตาบีน  แต่พบไดค้่อนขา้งนอ้ย  

 

พิษต่อดวงตา 

พบรายงานการเกิดภาวะกระจกตาทะล ุและการเกิดแผลบนกระจกตา จากการใชย้า และยงัพบรายงานการเกิดภาวะการสรา้ง

นํา้ตาลดลง การเจริญของขนตาผิดปกติ ภาวะเยื่อบุตาอกัเสบ ซึ่งเป็นปัจจยัเส่ียงในการเกิดแผลบนกระจกตา/ภาวะกระจกตา

ทะล ุควรทาํการหยดุการรกัษาในผูป่้วยท่ีมีอาการแสดงของการปวดตา หรืออาการแสดงเฉียบพลนั หรือมีอาการของดวงตาท่ี

แย่ลง ควรพิจารณาตรวจดวงตาเพ่ือเป็นบรรทดัฐาน และควรมีการประเมินพิษต่อดวงตาซํา้ในสปัดาหท่ี์ 4 ถึง 8 ภายหลงัการ

เริ่มใชย้า 

 

ภาวะเลือดออก  

พบรายงานการเพ่ิมขึน้ของค่าไอเอ็นอาร์ (International normalized ratio; INR) และ การเกิดเลือดออก (รวมถึงภาวะ

เลือดออกท่ีถึงแก่ชีวิต) เมื่อมีการบริหารยาเออรโ์ลทินิบร่วมกับยาวารฟ์าริน  ควรมีการติดตามค่าโปรทรอมบินไทม ์และค่าไอ

เอ็นอาร ์อย่างใกลช้ิด 

 

มะเรง็ปอดชนิดไม่ใช่เซลลเ์ล็ก  

การกลายพนัธุข์อง EGFR ท่ีจาํเพาะต่อการหายไปของเอกซซ์อนตาํแหน่งท่ี19 และ การกลายพนัธุข์องเอกซซ์อน ตาํแหน่งท่ี 21 

(L858R) มีความเก่ียวขอ้งต่อการตอบสนองต่อยาเออรโ์ลทินิบในผูป่้วยมะเร็งปอดชนิดไม่ใช่เซลลเ์ล็ก จึงไม่แนะนาํการรกัษา

ดว้ยยาเออรโ์ลทินิบในผูป่้วยมะเรง็ปอดชนิดไม่ใช่เซลลเ์ล็ก ท่ีมีการกลายพนัธุข์อง KRAS เน่ืองจากอาจไม่พบประโยชนจ์ากการ

รกัษาดว้ยยาเออรโ์ลทินิบในผูป่้วยกลุ่มดงักล่าว การทดสอบดว้ยการกลายพนัธุข์อง EGFR ดว้ยวิธี cobas (The cobas EGFR 

mutation) ไดถ้กูรบัรองสาํหรบัการตรวจการกลายพนัธุข์อง EGFR เพ่ือเป็นทางเลือกแรกในการรกัษามะเรง็ปอดชนิดไม่ใชเ่ซลล์

เล็ก 

 

ยาท่ีมีผลต่อค่าความเป็นกรดในกระเพาะ 

หลีกเล่ียงการใชย้าร่วมกบัยากลุ่มท่ีออกฤทธ์ิยบัยัง้โปรตอนป๊ัม  หากใชย้าร่วมกบัยากลุ่มท่ีออกฤทธ์ิตา้นตวัรบั H2 (H2-reeptor 

antagonist) เช่น รานีทิดีน ใหบ้ริหารยาเออรโ์ลทินิบ 10 ชั่วโมงภายหลงัไดร้บัยากลุ่ม H2-receptor antagonist และ 2 ชั่วโมง
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ก่อนไดร้บัยากลุ่ม H2-receptor antagonist หากมีความจาํเป็นตอ้งใชย้าลดกรด ควรมีการแบ่งบริหารยาโดยห่างกันหลาย

ชั่วโมง 

 

วตัถอุนัตราย 

ควรมีขอ้ควรระวงัท่ีเหมาะสมในการจดัการ และกาํจดัวตัถอุนัตราย 

 

การใชย้าอย่างเหมาะสม 

ไม่แนะนาํการใชย้าเออรโ์ลทินิบรว่มกบัยาเคมีบาํบดักลุ่มท่ีมีแพลตตินมัเป็นองคป์ระกอบในการรกัษามะเรง็ปอดชนิดไม่ใชเ่ซลล์

เล็กในระยะลกุลามเฉพาะหรือระยะแพรก่ระจาย  

 

ภาวะแพแ้ลคโตส 

ผลิตภณัฑม์ีส่วนประกอบของแลคโตส ควรหลีกเล่ียงในผูป่้วยท่ีพรอ่งต่อเอนไซม ์Lapp lactase มีการดดูซมึกลโูคส-กาแลคโตส

ผิดปกติ หรือมีภาวะแพก้ลโูคส 

 

ผูป่้วยท่ีสบูบหุร่ี 

ปริมาณระดบัยา อาจลดลงในผูป่้วยท่ีสบูบุหร่ี ควรแนะนาํใหผู้ป่้วยหยุดสบูบุหร่ี ในผูป่้วยท่ีสบูบุหร่ีท่ีไดร้บัยารกัษาในปริมาณ

ขนาด 300 มิลลิกรมัต่อวัน จะมีระดับยาในสภาวะระดับยาคงตัวเท่ากับผูป่้วยท่ีเคยสูบบุหร่ี หรือไม่สูบบุหร่ีท่ีไดร้บัยารกัษา

ขนาดใน 150 มิลลิกรมัต่อวนั 

 

การติดตาม 

ควรมีการติดตามการทาํงานของตบัเป็นระยะ (ทรานซามิเนส บิลิรูบิน และอลัคาไลน ์ฟอสฟาเตส) และ มีการติดตามบ่อยครัง้

มากขึน้ในรายท่ีมีการทาํงานของตบัลดลง ควรมีการติดตามการทาํงานของไต และระดบัแรธ่าตใุนเลือดเป็นระยะ (ในรายผูป่้วย

ท่ีมีความเส่ียงต่อการเกิดภาวะขาดนํา้) ระดบันํา้ในรา่งกาย อาการ/อาการแสดงของภาวะพิษต่อปอด โปรทรอมบินไทม ์และไอ

เอ็นอาร ์(ในรายผูป่้วยท่ีมีการใชย้าวารฟ์าริน ร่วมดว้ย) พิจารณาตรวจดวงตาเป็นบรรทดัฐาน และ ควรมีการประเมินพิษต่อ

ดวงตาซํา้ ในสปัดาหท่ี์ 4 ถึง 8 ภายหลงัการเริ่มใชย้า การตรวจสถานะการกลายพนัธุข์อง EGFR เป็นทางเลือกแรกในการรกัษา

มะเรง็ปอดชนิดไม่ใช่เซลลเ์ล็ก 

 

อันตรกิริยากับยาอื่น ๆ  

ยาและอาหารท่ีมีผลต่อเอนไซมต์บั 

ยาท่ีออกฤทธ์ิยับยั้ง cytochrome P450 (CYP) 3A4: อันตรกิริยาทางเภสัชจลนศาสตร ์พบในการใชร้่วมกับยาคีโตโคนาโซล  

(เพ่ิมความเขม้ขน้ของยาเออรโ์ลทินิบในพลาสมา) ควรระมัดระวังการใชร้่วมกับยาคีโตโคนาโซล  หรือยาท่ีออกฤทธิ์ยับยั้ง

เอนไซม ์CYP3A4 อย่างมาก (เช่นอะทาซาตาเวียร ์คลาริโทรมยัซิน  อินดินาเวียร ์ไอทราโคนาโซล เนฟาโซโดน เนลฟินาเวียร ์   

ริโตนาเวียร ์ ซาควินาเวียร ์เทลิโทรมัยซิน โทลีแอนโทรมัยซิน โวริโคนาโซล เกรปฟรุต หรือนํา้เกรปฟรุต) ระมัดระวังการใช้
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รว่มกบัยา ซิโปรฟลอกซาซิน และยาท่ีออกฤทธิ์กระตุน้เอนไซม ์CYP3A4 และ CYP1A2  ควรพิจารณาปรบัลดขนาดยาเออรโ์ลทิ

นิบลง หากพบอาการไม่พึงประสงคท่ี์รุนแรง 

 

ยาท่ีออกฤทธิ์กระตุน้เอนไซม ์CYP3A4 : อนัตรกิริยาทางเภสัชจลนศาสตร ์พบในช่วงก่อนการรกัษา หรือในระหว่างการใช้

รว่มกบัยาไรแฟมพิซิน (เพ่ิมการขจดัยาเออรโ์ลทินิบ เป็นผลใหค้วามเขม้ขน้ของยาเออรโ์ลทินิบในพลาสมาลดลง) หลีกเล่ียงการ

ใชย้าเออรโ์ลทินิบร่วมกบัยาไรแฟมพิซิน หรือยาท่ีออกฤทธิ์กระตุน้เอนไซม ์CYP3A4 อย่างมาก (เช่น คารบ์ามาซีปีน ฟิโนบารบิ์

ทอล ฟีโนโทอิน ไรฟาบิวติน ไรฟาเพนทีน เซนตจ์อรน์เวิรต์ สมนุไพรแกโ้รคซมึเศรา้[Hypericum perforatum]) หากไม่สามารถ

เล่ียงการใชย้าร่วมกันกับยาดังกล่าวได ้ควรพิจารณาปรบัเพ่ิมขนาดยาเออรโ์ลทินิบ หากมีการหยุดใชย้าท่ีออกฤทธิ์กระตุน้

เอนไซม ์CYP3A4 ควรพิจารณาปรบัลดขนาดยาเออรโ์ลทินิบทนัที 

 

การสบูบหุร่ี 

เน่ืองจากการสบูบุหร่ีลดระดบัยาเออรโ์ลทินิบในกระแสเลือด ผูป่้วยควรไดร้บัคาํแนะนาํในการหยุดสบูบุหร่ี หากผูป่้วยยงัคงมี

การสบูบุหร่ี อาจพิจารณาเพ่ิมขนาดยาเออรโ์ลทินิบ หากมีการหยุดสบูบุหร่ี ควรพิจารณาปรบัลดขนาดยาเออรโ์ลทินิบเท่ากบั

ขนาดเริ่มตน้  

 

ยาท่ีมีผลต่อค่าความเป็นกรดในกระเพาะ 

ยาท่ีเพ่ิมความเป็นด่างในระบบทางเดินอาหารส่วนตน้ อาจลดค่าการละลายของยาเออรโ์ลทินิบ และลดค่าชีวประสิทธิผลของ

ยา การใชย้าร่วมกบัยาโอมีปราโซลหรือยาลดกรดในกระเพาะ หรือยาท่ีออกฤทธ์ิยบัยัง้โปรตอนป๊ัม อาจลดระดบั หรือพืน้ท่ีใต้

กราฟความเขม้ขน้-เวลา ของยาเออรโ์ลทินิบประมาณรอ้ยละ 46 และลดระดบัยาสงูสดุของยาเออรโ์ลทินิบประมาณรอ้ยละ 61 

การเพ่ิมขนาดยาเออรโ์ลทินิบอาจไม่สามารถชดเชยระดับยาท่ีสูญเสียไปได ้และการแยกการบริหารไม่สามารถกาํจดัอนัตร

กิริยาระหว่างยาเช่นกัน เน่ืองจากยากลุ่มท่ีออกฤทธิ์ยบัยัง้โปรตอนป๊ัมสามารถออกฤทธิ์ในการลดค่าความเป็นกรดของระบบ

ทางเดินอาหารส่วนตน้ไดย้าวนาน หากเป็นไปไดค้วรหลีกเล่ียงการใชย้าเออรโ์ลทินิบรว่มกบัยาท่ีออกฤทธิ์ยบัยัง้โปรตอนป๊ัม 

  

การใชย้าลดกรดอาจเป็นทางเลือกของยาท่ีออกฤทธ์ิตา้นตวัรบั H2 และยาท่ีออกฤทธิ์ยบัยัง้โปรตอนป๊ัมในผูป่้วยมี่ไดร้บัยา เออร์

โลทินิบ อย่างไรก็ตามยงัขาดการศกึษาผลระหว่างยาลดกรดต่อยาเออรโ์ลทินิบ หากมีความจาํเป็นตอ้งใชย้าร่วมกบัยาลดกรด 

ควรมีการแบ่งบรหิารยาโดยห่างกนัหลายชั่วโมง 

 

วารฟ์ารนิ 

เกิดอันตรกิริยาทางเภสชัวิทยารุนแรง (เพ่ิมค่า International normalized ratio; INR และพบรายงานไม่บ่อยครัง้ของการเกิด

เลือดออก รวมถึงภาวะเลือดออกในทางเดินอาหารและท่ีไม่ใช่ทางเดินอาหาร) ควรติดตามค่าโปรทรอมบินไทม ์และ ไอเอ็นอาร ์

อย่างสมํ่าเสมอในรายผูป่้วยท่ีใชย้าเออรโ์ลทินิบรว่มกบัยาวารฟ์ารนิ หรือยาตา้นการแข็งตวัของเลือดอ่ืน ๆ    ท่ีเป็นอนพุนัธข์อง

คมูารนิ 
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ผลของอาหารทีมี่ต่อยา 

ค่าชีวประสิทธิผลของยาเออรโ์ลทินิบจะเพ่ิมขึน้เมื่อรบัประทานพรอ้มอาหาร  เกรปฟรุต หรือนํา้เกรปฟรุตอาจลดการเมตาบอลิ

ซมึและเพ่ิมความเขม้ขน้ของยาเออรโ์ลทินิบในพลาสมา  

การจัดการ: ให้รับประทานยาก่อนรับประทานอาหารอย่างน้อย 1 ชั่วโมง หรือหลังรับประทานอาหารอย่างน้อย 2 ชั่วโมง 

หลีกเล่ียงการรบัประทานเกรปฟรุต หรือนํา้เกรปฟรุต ดูแลดา้นโภชนาการและการดื่มนํา้นอกจากมีขอ้จาํกัดดา้นการควบคุม

ของเหลว 

 

สตรีมีครรภแ์ละสตรีระหว่างให้นมบุตร 

สตรีมีครรภ ์

ยาเออรโ์ลทินิบจัดอยู่ใน Category D  พบความเส่ียงต่อตัวอ่อนของสัตวท์ดลอง อา้งอิงจากกลไกการออกฤทธ์ิของยา อาจ

ก่อใหเ้กิดความเส่ียงต่อทารกในครรภ์ได ้หากมีการใชย้าในสตรีมีครรภ ์ในหญิงวัยเจริญพันธุ์ควรไดร้บัคาํแนะนาํและควร

หลีกเล่ียงการตัง้ครรภ์ แนะนาํให้มีการคุมกาํเนิดดว้ยวิธีการท่ีมีประสิทธิภาพสูงในระหว่างการรกัษาอย่างน้อย 2 สัปดาห์

ภายหลงัเสร็จสิน้การรกัษา การรกัษาดว้ยยาในสตรีมีครรภท์าํไดห้ากไดพิ้จารณาว่ามีประโยชนต์่อมารดามากกว่าความเส่ียง

ต่อทารกในครรค ์

 

สตรีระหว่างใหน้มบตุร 

ยาเออรโ์ลทินิบถูกขบัออกทางนํา้นม และผลต่อทารกท่ีไดร้บันํา้นมนีย้งัไม่ทราบแน่ชดั ดงันัน้การตดัสินใจระหว่างการหยดุให้

นมบตุร หรือหยดุยารกัษาดว้ยยาเออรโ์ลทินิบ ควรพิจารณาจากประโยชนใ์นการรกัษาต่อตวัมารดา 

 

ผลต่อความสามารถในการขับขี่ยานพาหนะ และการควบคุมเคร่ืองจักร 

ยงัไม่มีการศกึษาผลต่อความสามารถในการขบัขี่ยานพาหนะ และการควบคมุเคร่ืองจกัร อย่างไรก็ตามยาเออรโ์ลทินิบไม่มีผล

ต่อความผิดปกติทางดา้นความคิด 

 

อาการไม่พึงประสงค ์

รายงานอาการไม่พึงประสงคเ์มื่อใชเ้ป็นยาเดี่ยว 

ระบบหวัใจและหลอดเลือด: เจ็บแน่นหนา้อก ภาวะบวมท่ีหลอดเลือดส่วนปลาย 

ระบบประสาทส่วนกลาง: วิตกกงัวล มึนงง อ่อนเพลีย ปวดศีรษะ นอนไม่หลบั พิษต่อระบบประสาท ปวด ชา เสียงเปล่ียน 

ระบบผิวหนัง: สิว สิวหัวหนอง ผมร่วง ผิวหนังมีตุ่มพุพอง ผิวหนังอักเสบ ผ่ืนแดง รูขุมขนอักเสบ ขนดก เล็บผิดปกติ ฝ่ามือ          

เทา้แดง เล็บผิดรูป คนั ผิวแตก ผิวคลํา้ผิดปกต ิ

ระบบต่อมไรท่้อ: นํา้หนกัลด 

ระบบทางเดินอาหาร : ปวดท้อง เบ่ืออาหาร ท้องผูก ท้องเสีย อาหารไม่ย่อย ทางเดินอาหารอักเสบ คล่ืนไส้ การรับรส          

ผิดปกต ิอาเจียน เจ็บปาก 

ระบบทางเดินปัสสาวะ : ติดเชือ้ทางเดินปัสสาวะ 
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ระบบโลหิต: โลหิตจาง เม็ดเลือดขาวตํ่า ลิมโฟไซตต์ ํ่า เกล็ดเลือดตํ่า 

ตบั: ตบัวาย บิลิรูบินในเลือดสงู เอนไซมแ์กมมา-กลตูามิล ทรานสเฟอเรสสงู เอนไซม ์ALTสงู 

การติดเชือ้: เพ่ิมความเส่ียงในการติดเชือ้ 

อ่ืน ๆ: ไข ้

ระบบกลา้มเนือ้และประสาท : ปวดกลา้มเนือ้ ปวดหลงั ปวดขอ้ เจ็บหนา้อก อ่อนเพลีย ปวดกระดกู 

ระบบการมองเห็น: เยื่อบตุาอกัเสบ ตาแหง้ 

ระบบการไดย้ิน : มีเสียงหริ่ง ๆ ในห ู

ระบบไต: ครีเอตินีนในเลือดสงู ไตวาย 

ระบบทางเดินหายใจ: ไอ หายใจติดขดั เลือดกาํเดาไหล คอหอยอกัเสบ ปอดอกัเสบ หลอดเลือดดาํท่ีปอดอุดตนั หลอดเลือด          

ดาํท่ีปอดแข็งตวั ติดเชือ้ระบบทางเดินหายใจ 

อาการท่ีเกิดไดน้อ้ยแต่อาจทาํใหเ้สียชีวิตได ้: การติดเชือ้บรเิวณเยื่อบรุะหว่างปอด 

 

รายงานอาการไม่พึงประสงคท่ี์พบไดเ้มื่อใชร้ว่มกบัเจ็มไซตาบีน 

ระบบหัวใจและหลอดเลือด : หัวใจเตน้ผิดปกติ กลา้มเนือ้หัวใจขาดเลือด หลอดเลือดสมองตีบ หลอดเลือดดาํอุดตัน บวม           

เป็นลม เกิดล่ิมเลือด 

ระบบประสาทส่วนกลาง : วิตกกงัวล ซมึเศรา้ สบัสน อ่อนเพลีย ปวดศีรษะ 

ระบบผิวหนงั : ผมรว่ง ผ่ืนผิวหนงั 

ระบบทางเดินอาหาร : ปวดทอ้ง เบ่ืออาหาร ทอ้งเสีย อาหารไม่ย่อย ทอ้งอืด ลาํไสอุ้ดตนั คล่ืนไส ้ตบัอ่อนอกัเสบ แผลรอ้นใน           

อาเจียน นํา้หนกัลด 

ระบบเลือด : โลหิตจางชนิดเม็ดเลือดแดงแตกก่อนอายขุยั โลหิตจางท่ีมีภาวะเกล็ดเลือดตํ่ารว่มดว้ย 

ตบั : มีระดบับิลิรูบินในเลือดสงู ระดบัเอนไซม ์ALT และ AST เพ่ิมสงูขึน้ 

การติดเชือ้ : เพ่ิมความเส่ียงในการติดเชือ้ 

อ่ืน ๆ: ไข ้

ระบบกลา้มเนือ้และประสาท : ปวดกลา้มเนือ้ ปวดตามเสน้ประสาท ปวดขอ้ ปวดกระดกู รา่งกายแข็ง เคลือนไหวลาํบาก 

ระบบไต: ไตวาย 

ระบบทางเดินหายใจ : ไอ อายใจติดขดั ติดเชือ้ท่ีเยื่อบภุายในปอด 

อาการท่ีเกิดไดน้อ้ยแต่อาจทาํใหเ้สียชีวิตได ้: ตุ่มพลพุองท่ีผิวหนงั และ ตบัวาย  

 

อาการไม่พึงประสงคท่ี์พบไดจ้ากการใชย้าเดี่ยวหรือใชร้ว่มกบัยาชนิดอ่ืน 

เกิดอาการขา้งเคียงไดค้่อนขา้งนอ้ย แต่อาจทาํใหเ้สียชีวิตได ้เช่น แผลในทางเดินอาหาร และเลือดออกในทางเดินอาหาร 

หลอดลมอักเสบ เลือดออกท่ีกระจกตา แผลท่ีกระจกตา ตาแดง หรือเยื่อบุตาขาวอกัเสบ กระเพาะอกัเสบ สูญเสียการไดย้ิน 

ปัสสาวะหรืออจุจาระเป็นเลือด ความผิดปกติของตบัและไต ขนขึน้ผิดปกติ ผิวสีเขม้มากขึน้ ระดบัโพแทสเซียมในเลือดตํ่า เป็น

ฝ้า ปวดกลา้มเนือ้ (กรณีใชร้่วมกับยากลุ่มสแตนติน) ปวดทอ้ง กลา้มเนือ้สลาย (กรณีใชร้่วมกับยากลุ่มสแตนติน) ผิวหนงัแพ้
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แสง มีผ่ืนท่ีผิวหนัง ผ่ืนแพ้แบบกลุ่มอาการสตีเว่นจอหน์สัน (Steven Johnson Syndrome) หรือภาวะแพ้ยาท่ีก่ออาการต่อ

ผิวหนงัและเยื่อเมือกบอุวยัวะ แกว้หทูะล ุ

 

การได้รับยาเกินขนาดและวิธีการรักษา  

จากการศึกษาในการให้ยาเออรโ์ลทินิบ 1000 มิลลิกรัมครัง้เดียวในคนสุขภาพดี และ 1600 มิลลิกรัมครัง้เดียวในผู้ป่วย

โรคมะเรง็พบว่าผูเ้ขา้รว่มการศกึษาสามารถทนต่อยาได ้นอกจากนีย้งัมีการศกึษาใหย้าเออรโ์ลทินิบ 200 มิลลิกรมั วนัละ 2 ครัง้ 

ในคนสขุภาพดีพบว่าผูป่้วยทนไม่ไดห้ลงัจากไดร้บัยา และจากการศึกษาพบว่า อาการขา้งเคียงท่ีสามารถพบไดห้ลงัจากไดร้บั

ยาในขนาดท่ีสงูกว่าขนาดท่ีแนะนาํ คือ ทอ้งเสีย ผ่ืน ค่าเอนไซม ์transaminase เพ่ิมสงูขึน้ ซึ่งสามารถแกไ้ขไดโ้ดยการหยดุยา 

และรกัษาอาการท่ีเกิดขึน้ตามอาการ 

 

สภาวะการเก็บรักษา 

เก็บท่ีอณุหภมูิต ํ่ากว่า 30 องศาเซลเซียส 

 

รูปแบบยาและขนาดบรรจุทีมี่จาํหน่าย 

ใน 1 กล่องจะบรรจยุา 3 แผง แผงละ10 เม็ด บรรจภุณัฑเ์ป็นชนิด aluminium-OPA/Alu/PVC blister 

 

ชื่อและทีอ่ยู่ของผู้ผลิต  

REMEDICA LTD.  

Aharnon Street, Limassol Industrial Estate, Building 10-Anti-Neoplastic & Immunomodulating Products, Limassol, 

3056, Cyprus 

 

ชื่อและทีอ่ยู่ของผู้นําหรือสั่งยาแผนปัจจุบันเข้ามาในราชอาณาจักร 

บรษิัท อินเทกา (ประเทศไทย) จาํกดั 

กรุงเทพมหานคร ประเทศไทย 

 

วันทีมี่การแก้ไขปรับปรุงเอกสาร 

กนัยายน 2565 
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Product Name 
INERLOTINIB 
 
Name and Strength of Active Ingredient 
Inerlotinb (100 mg): 
One film-coated tablets of each strength contains Erlotinib hydrochloride corresponding to 1 00 
mg of erlotinib. 
 
Inerlotinb (150 mg): 
One film-coated tablets of each strength contains Erlotinib hydrochloride corresponding to 150 
mg of erlotinib. 
 
Product Description 
Inerlotinb (100 mg): 
White to yellowish, round biconvex, film-coated tablets with ‘100’ engraved on one side of the 
tablet. 
 
Inerlotinb (150 mg): 
White to yellowish, round biconvex, film-coated tablets with ‘150’ engraved on one side of the 
tablet. 
 
List of excipients 
Tablet core  
Lactose monohydrate    
Cellulose, microcrystalline (E460)    
Sodium starch glycolate type A 
Magnesium stearate (E470b)    
 
Tablet coat  
Poly (vinyl alcohol) (E1203) 
Titanium dioxide (E171) 
Macrogol 3350 (E1521) 
Talc (E553b) 
Methacrylic acid-ethyl acrylate copolymer (1:1) type A 
Sodium hydrogen carbonate 
 
Pharmacodynamic/ Pharmacokinetics 
Pharmacodynamic properties  
Erlotinib reversibly inhibits overall epidermal growth factor receptor (HER1/EGFR)-tyrosine 
kinase activity. Intracellular phosphorylation is inhibited which prevents further downstream 
signaling, resulting in cell death. Erlotinib has higher binding affinity for EGFR exon 19 deletion 
or exon 21 L858R mutations than for the wild type receptor. 
 
Pharmacokinetic properties  
Absorption 
Erlotinib is absorbed from the gastrointestinal tract, with a bioavailability of about 60%; this may 
increase up to almost 100% in the presence of food. Peak plasma concentrations occur about 4 
hours after a dose. 
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Distribution 
It is about 93% bound to plasma proteins.  
 
Metobolism 
Erlotinib is metabolized mainly by the cytochrome P450 isoenzyme CYP3A4, and to a lesser 
extent by CYP1A2. Metabolic pathways include demethylation, to metabolies OSI-420 and OSI-
413, oxidation, and aromatic hydroxylation.  
 
Excretion 
Erlotinib has an elimination half-life of about 36 hours. More than 80% of a dose is excreted as 
metabolites in the faeces; about 9% is excreted in the urine.  
 
Indications 
Non-small cell lung cancer 
Inerlotinib is indicated for the first-line and maintenance treatment of patients with locally 
advanced or metastatic non-small cell lung cancer (NSCLC) with EGFR activating mutations. 
Inerlotinib is also indicated for the treatment of patients with locally advanced or metastatic 
NSCLC after failure of at least one prior chemotherapy regimen.  
 
Pancreatic cancer 
Inerlotinb in combination with gemcitabine is indicated for the first-line treatment of patients with 
locally advanced, unresectable or metastatic pancreatic cancer. 
 
Dosage and Administration  
Non-small cell lung cancer 
The recommended daily dose of Inerlotinib is 150 mg taken at least one hour before or two hours 
after the ingestion of food. 
 
Pancreatic cancer 
The recommended daily dose of Inerlotinib is 100 mg taken at least one hour before or two hours 
after the ingestion of food, in combination with gemcitabine (see the label of gemcitabine for the 
pancreatic cancer indication). 
 
Dosage Modification for Toxicity and Contraindications for Continued Therapy  
When dose of adjustment is necessary, it is recommended to reduce in 50 mg steps.  
 
Pulmonary toxicity 
In patients who experience acute onset of new or progressive pulmonary manifestations (e.g., 
dyspnea, cough, fever), treatment with erlotinib should be interrupted pending diagnostic 
evaluation. If interstitial lung disease is diagnosed, erlotinib should be discontinued, and 
appropriate instituted as necessary. 
 
Dehydration and/ or renal toxicity 
If dehydration occurs, particularly in patients with contributing risk factors for renal failure (for 
example, preexisting renal disease, medical conditions or medications that may lead to renal 
disease, or other predisposing conditions such as advanced age), erlotinib therapy should be 
interrupted and appropriate measures should be taken to intensively rehydrate the patient. 



E3 
 

                                                                                  Page 3 of 9                                                             Ver.01_Sep 22 
15 ก.พ. 64 

 
Hepatotoxicity 
If worsening of liver function test results occurs, interruption of erlotinib therapy or reduction of 
erlotinib dosage accompanied by frequent monitoring of liver function tests should be considered 
before changes in liver function become severe. If severe changes in liver function test results, 
such as total bilirubin greater than 3 times the upper limit of normal and/ or serum aminotransferase 
concentrations greater than 5 times the upper limit of normal, occure in patients with normal 
hepatic function prior to treatment, erlotinib therapy should be interrupted or discontinued. If 
hepatic failure occurs, the drug should be discontinued. 
 
GI toxicity 
If GI perforation occurs, erlotinib therapy should be permanently discontinued. 
 
In patients with severe diarrhea that is unresponsive to loperamide or that results in dehydration, 
dosage reduction or temporary interruption of therapy with erlotinib may be required. 
 
Dematologic toxicity 
In patients with severe skin reactions, such as severe bullous, blistering, or exfoliative conditions, 
erlotinib therapy should be interrupted or discontinued. 
 
Ocular toxicity 
In patients who experience acute or worsening ocular toxicity, such as eye pain, erlotinib therapy 
should be interrupted or discontinued. 
 
Cigarette Smoking 
Because cigarette smoking reduces systemic exposure to erlotinib, patients should be advised to 
stop smoking. In patients who continue to smoke, cautious increase in the dose level of erlotinib 
(not to exceed 300 mg) may be considered. Careful monitoring is required, and efficacy and long-
term safety (more than 14 days) for use of an erlotinib dose level higher than the recommended 
starting dose level have not been established in patients who continue to smoke cigarettes. Upon 
cessation of smoking, the erlotinib dose level should be reduced immediately to the recommended 
starting dose level. 
 
Geriatric patients 
No dosage adjustment is required in geriatric patients. 
 
Pediatric use 
Safety and efficacy of erlotinib have not been established in children younger than 18 years of 
age. 
 
Contraindication  
Inerlotinb is contraindicated in patients with severe hypersensitivity to erlotinib or to any 
component of Inerlotinb. 
 
Warnings and Precautions  
Pulmonary toxicity 
Rare, sometimes fatal, interstitial lung disease (ILD) has occurred; symptoms include acute 
respiratory distress syndrome, interstitial pneumonia, obliterative bronchiolitis, pneumonitis 
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(including radiation and hypersensitivity), pulmonary fibrosis, and pulmonary infiltrates. The 
onset of symptoms has been within 5 days to more than 9 months after treatment initiation (median: 
39 days). Interrupt treatment for unexplained new or worsening pulmonary symptoms (dyspnea, 
cough, and fever); permanently discontinue for confirmed ILD. 
 
Renal impairment 
Acute renal failure (some fatal), renal insufficiency, and hepatorenal syndrome have been reported, 
either secondary to hepatic impairment at baseline or due to severe dehydration; use with caution 
in patients with or at risk for renal impairment. Monitor closely for dehydration; monitor renal 
function and electrolytes in patients at risk for dehydration. If severe renal impairment develops, 
interrupt therapy until toxicity resolves. 
 
Hepatotoxicity 
Hepatic failure and hepatorenal syndrome have been reported (some fatal), particularly in patients 
with baseline hepatic impairment (although have also been observed in patients with normal 
hepatic function). Monitor liver function (transaminases, bilirubin, and alkaline phosphatase); 
patients with any hepatic impairment (total bilirubin greater than ULN; Child-Pugh class A, B, or 
C) should be closely monitored, including those with hepatic disease due to tumor burden. 
Increased monitoring of liver function is required in patients with pre-existing hepatic impairment 
or biliary obstruction. Dosage reduction, interruption, or discontinuation may be recommended for 
changes in hepatic function. Use with extreme caution in patients with total bilirubin greater than 
3 X ULN. Interrupt therapy if total total bilirubin greater than 3 X ULN or transaminases are 
greater than 5 X ULN in patients without preexisting hepatic impairment. In patients with baseline 
hepatic dysfunction or biliary obstruction, interrupt therapy if bilirubin doubles or transaminases 
triple from baseline values. 
 
GI perforation 
GI perforation (including fatalities) has been reported with use; risk for perforation is increased 
with concurrent antiangiogenic agents, corticosteroids, nonsteroidal anti-inflammatory drugs, 
and/or taxane based-therapy, and patients with history of peptic ulcers or diverticular disease. 
Permanently discontinue in patients who develop perforation. 
 
Dermatologic toxicity 
Bullous, blistering, or exfoliating skin conditions, some suggestive of Stevens-Johnson or toxic 
epidermal necrolysis (TEN), have been reported (some fatal). An acne-like rash commonly appears 
on the face, back, and upper chest. Generalized or sever acneiform, erythematous, or 
maculopapular rash may occur. Skin rash may correlate with treatment response and prolonged 
survival; management of skin rashes that are not serious should include alcohol-free lotions, 
topical antibiotics, or topical corticosteroids, or if necessary, oral antibiotics and systemic 
corticosteroids; avoid sunlight. Reduce dose or temporarily interrupt treatment for severe 
reactions; discontinue treatment for bullous, blistering, or exfoliative skin toxicity. 
 
Cardiovascular events 
Cerebrovascular accidents, myocardial infarction, and myocardial ischemia have been reported. 
 
Hematologic effects 
Microangiopathic hemolytic anemia with thrombocytopenia has been reported (rarely) with 
erlotinib in combimation with gemcitabine. 
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Ocular toxicity 
Corneal perforation and ulceration have been reported with use; decreased tear production, 
abnormal eyelash growth, keratoconjunctivitis sicca, or keratitis have also been reported and are 
known risk factors for corneal ulceration/ perforation. Interrupt or discontinue treatment in patients 
presenting with eye pain or other acute or worsening ocular symptoms. Consider a baseline 
ophthalmologic exam and reassess for ocular toxicities at 4 to 8 weeks after treatment initiation. 
 
Hemorrhage 
Elevated international normalized ration (INR) and bleeding events (including fatal hemorrhage) 
have been reported when erlotinib was administered concomitantly with warfarin; monitor 
prothrombin time and INR closely. 
 
Non-small cell lung cancer genomics 
EGFR mutations, specifically exon 19 deletions and exon 21 mutation (L858R) are associated with 
better response to erlotinib in patients with non-small cell lung cancer. Erlotinib treatment is not 
recommended in patients with non-small cell lung cancer with KRAS mutations; they are not likely 
to benefit from erlotinib treatment. The cobas EGFR mutation test has been approved to detect 
EGFR mutation for first-line non-small cell lung cancer treatment. 
 
Drugs affecting gastric pH 
Avoid concomitant use with proton pump inhibitors. If taken with an H2-receptor antogonist (eg. 
Ranitidine), administer erlotinib 10 hours after the H2-receptor antagonist dose and at least 2 hours 
prior to the next H2-receptor dose. If an antacid is necessary, separate dosing by several hours. 
 
Hazardous agent 
Use appropriate precautions for handling and disposal. 
 
Appropriate use 
Concurrent erlotinib plus platinum-based chemotherapy is not recommended for treatment of 
locally-advanced or metastatic non-small cell lung cancer due to a lack of clinical benefit. 
 
Lactose intolerance 
Product contains lactose; avoide use in patients with Lapp lactase deficiency, glucose-galactose 
malabsorption, or glucose intolerance. 
 
Smokers 
Erlotinib levels may be lower in patients who smoke; advise patients to stop smoking. Smokers 
treated with 300 mg/day exhibited steady-state erlotinib levels comparable to former- and never-
smokers receiving 150 mg/day. 
 
Monitoring 
Periodic liver function tests (transaminases, bilirubin, and alkaline phosphatase); monitor more 
frequently with worsening liver function; periodic renal function tests and serum electrolytes (in 
patients at risk for dehydration); hydration status; signs/symptoms of pulmonary toxicity; 
prothrombin time and INR (in patients on concomitant warfarin therapy); consider a baseline 
ophthalmologic exam and reassess for ocular toxicities at 4 to 8 weeks after treatment initiation; 
EGFR mutation status in patients test has been approved to detect EGFR mutation for first-line 
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non-small cell lung cancer treatment. 
 
Interactions with Other Medicaments  
Drugs and foods affecting hepatic microsomal enzymes 
Inhibitors of cytochrome P-450 (CYP) 3A4 isoenzyme: Pharmacokinetic interation observed 
during concomitant use with ketoconazole (increased plasma erlotinib concentrations). Caution 
when used concomitantly with ketoconazole or other potent CYP3A4 inhibitors (e.g., atazanavir, 
clarithromycin, indinavir, itraconazole, nefazodone, nelfinavir, ritonavir, saquinavir, 
telithromycin, troleandomycin, voriconazole, grapefruit or grapefruit juice). Caution when used 
concomitantly with ciprofloxacin, and inhibitor of CYP3A4 and CYP1A2. Reduction of erlotinib 
dosage should be considered if severe adverse effects occur. 
 
Inducers of CYP3A4: Pharmacokinetic interaction observed during pretreatment or concomitant 
use with rifampin (increased erlotinib clearance, resulting in decreased plasma erlotinib 
concentrations). Avoid concomitant use with rifampin or other potent CYP3A4 inducers (e.g., 
carbamazepine, phenobarbital, phenytoin, rifabutin, rifapentine, St.John’s wort [Hypericum 
perforatum]). If concomitant use with these agents cannot be avoided, an increase in erlotinib 
dosage should be considered; if the CYP3A4 inducer is discontinued, dosage of erlotinib should 
be reduced immediately. 
 
Cigarette Smoking 
Because cigarette smoking reduces systemic exposure to erlotinib, patients should be advised to 
stop smoking. If patients continue to smoke, an increase in erlotinib dosage may be considered. 
Upon smoking cessation, dosage of erlotinib should be reduced immediately to the starting dose 
level. 
 
Drugs affecting gastric acidity 
Drugs that increase the pH of the upper GI tract decrease the solubility of erlotinib and reduce its 
bioavailability. Concomitant administration of omerprazole, a proton pump inhibitor, decreased 
the area under the concentration-time curve for erlotinib by 46% and decreased the maximum 
concentration of erlotinib by 61%. Increasing the dose level of erlotinib is not likely to compensate 
for the loss of exposure, and separation of dosed may not eliminate the interation because proton 
pump inhibitors have an extended effect on the pH of the upper GI tract. If possible, the 
concomitant use of erlotinib and proton pump inhibitors should be avoided. 
 
The use of antacids may be considered as an alternative H2-receptor antagonist or proton pump 
inhibitors in patients receiving erlotinib. However, the effect of antacids on the disposition of 
erlotinib has not been studied. If use of an antacid is necessary, the antacid dose and the erlotinib 
dose should be separated by several hours. 
 
Warfarin 
Poential pharmacologic interaction (increased international normalized ration (INR) and 
infrequent reports of bleeding, including GI and non-GI bleeding). Monitor prothrombin time 
(PT) or INR regularly in patients receiving erlotinib concomitantly with warfarin or other 
coumarin-derivative anticoagulants. 
 
Food Interactions 
Erlotinib bioavailability is increased with food. Grapefruit or grapefruit juice may decrease 
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metabolism and increase erlotinib plasma concentrations.  
Management: Take on an empty stomach at least 1 hour before or 2 hours after the ingestion of 
food. Avoid grapefruit and grapefruit juice. Maintain adequate nutrition and hydration, unless 
instructed to restrict fluid intake. 
 
Pregnancy and Lactation  
Pregnancy 
Category D. Adverse events were observed in animal reproduction studies. Based on the 
mechanism of action, may cause fetal harm if administered in pregnancy. Women of reproductive 
potential should be advised to avoid pregnancy; highly effective contraception is recommended 
during treatment and for at least 2 weeks after treatment has been completed. Treatment should 
only be continued in pregnant women if the potential benefit to the mother outweighs the risk to 
the fetus. 
 
Lactation 
It is not known if erlotinib is excreted in human milk. Due to the potential for serious adverse 
reactions in the breast-feeding infant, the decision to discontinue breast-feeding or discontinue 
the drug should take into account the benefits of treatment to the mother. 
 
Effects on Ability to Drive and Use Machine 
No studies on the effects on the ability to drive and use machinery have been performed. However, 
erlotinib is not associated with impairment of mental ability. 
 
Undesirable Effects  
Adverse reactions reported with monotherapy 
Cardiovascular: Chest pain, peripheral edema 
Central nervous system: Anxiety, dizziness, fatigue, headache, insomnia, neurotoxicity, pain, 

paresthesia, voice disorder 
Dermatologic: Acne vulgaris, acneiform eruption, alopecia, bullous dermatitis, dermatitis, 

erythema, erythematous rash, exfoliative dermatitis, folliculitis, hypertrichosis, nail disease, 
palmar-plantar erythrodysesthesia, paronychia, pruritus, skin fissure, skin rash, xeroderma 

Endocrine & metabolic: Weight loss 
Gastrointestinal: Abdominal pain, anorexia, constipation, decreased appetite, diarrhea, dyspepsia, 

mucositis, nausea, stomatitis, taste disorder, vomiting, xerostomia 
Genitourinary: Urinary tract infection 
Hematologic & oncologic: Anemia, leukopenia, lymphocytopenia, thrombocytopenia 
Hepatic: Hepatic failure, hyperbilirubinemia, increased gamma-glutamyl transferase, increased 

serum ALT 
Infection: Increased susceptibility to infection 
Miscellaneous: Fever 
Neuromuscular and skeletal: Arthralgia, back pain, muscle spasm, musculoskeletal pain (including 

chest), ostealgia, weakness 
Ophthalmic: Conjunctivitis, keratoconjunctivitis sicca, ophthalmic signs and symptoms 
Otic: Tinnitus 
Renal: Increased serum creatinine, renal failure 
Respiratory: Cough, dyspnea, epistaxid, nasopharyngitis, pneumonitis, pulmonary embolism, 

pulmonary fibrosis, respiratory tract infection 
Rare but important or life-threatening: Interstitial pulmonary disease 
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Adverse reactions reported with combination (erlotinib plus gemcitabine) therapy 
Cardiovascular: Cardiac arrhythmia, cerebrovascular accident (including cerebral hemorrhage), 

deep vein thrombosis, edema, myocardial infarction, syncope, thrombosis 
Central nervous system: Anxiety, depressing, dizziness, fatigue, headache 
Dermatologic: Alopecia, skin rash 
Gastrointestinal: Abdominal pain, anorexia, diarrhea, dyspepsia, flatulence, intestinal obstruction, 

nausea, pancreatitis, stomatitis, vomiting, weight loss 
Hematologic & oncologic: Hemolytic anemia, microangiopathic hemolytic anemia with 

thrombocytopenia 
Hepatic: Hyperbilirubinemia, increased serum ALT, increased serum AST 
Infection: Increased susceptibility to infection 
Miscellaneous: Fever 
Neuromuscular and skeletal: Myalgia, neuropathy, ostealgia, rigors 
Renal: Renal failure, renal insufficiency 
Respiratory: Cough, dyspnea, interstitial pulmonary disease 
Rare but important or life-threatening: Bullous dermatitis, exfoliative dermatitis, hepatic failure 
 
Mono- or combination therapy 
Rare but important or life-threatening: Acute peptic ulcer with hemorrhage, bronchiolitis, corneal 
perforation, corneal ulcer, episcleritis, gastritis, gastrointestinal hemorrhage, gastrointestinal 
perforation, hearing loss, hematemesis, hematochezia, hepatorenal syndrome, hepatotoxicity, 
hirsutism, hyperpigmentation, hypokalemia, keratitis, melena, myopathy (in combination with 
statin therapy), peptic ulcer, rhabdomyolysis (in combination with statin therapy), skin 
photosensitivity, skin rash (acneiform, sparing prior radiation field), Stevens-Johnson syndrome, 
toxic epidermal necrolysis, tympanic membrane perforation 
 
Overdose and Treatment 
Single oral doses of erlotinib up to 1000 mg in healthy subjects, and up to 1600 mg given as a 
single dose once weekly in cancer patients, have been tolerated. Repeated twice daily doses of 
200 mg in healthy subjects were poorly tolerated after only a few days of dosing. Based on the 
data from these studies, severe adverse events such as diarrhea, rash, and possibly liver 
transaminase elevation may occur above the recommended dose. In case of suspected overdose 
erlotinib should be withheld and symptomatic treatment administered. 
 
Storage Condition 
Store below 30°C. 
 
Dosage Forms and Packaging Available 
10 film-coated tablets packed in Aluminium-OPA/Alu/PVC blister and 3 blisters packed in one 
box. 
 
Name and Address of Manufacturer 
REMEDICA LTD.  
Aharnon Street, Limassol Industrial Estate, Building 10-Anti-Neoplastic & Immunomodulating 
Products, Limassol, 3056, Cyprus 
 
Name and Address of Importer 



E9 
 

                                                                                  Page 9 of 9                                                             Ver.01_Sep 22 
15 ก.พ. 64 

Intega (Thailand) Co., Ltd.  
Bangkok, Thailand 
 
Date of Revision of Package Insert 
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