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APRETUDE  

แอพรีจูด 
 

1. ช่ือผลติภัณฑ์ยา 
APRETUDE 

2. ปริมาณและคุณสมบัติตัวยาส าคัญ 
ยาเม็ดเคลือบฟิล์ม 
ยาเมด็รูปรี เคลือบฟิลม์ สีขาว ดา้นหน่ึงมีตวัอกัษร ‘SV CTV’ อีกดา้นหน่ึงเรียบ 
ยาเมด็เคลือบฟิลม์ แต่ละเม็ดประกอบดว้ย cabotegravir 30 มก. (อยูใ่นรูป cabotegravir sodium) 

ยาแขวนตะกอนส าหรับฉีด 
ยาแขวนตะกอนส าหรับฉีด แบบออกฤทธ์ิเน่ิน สีขาวถึงชมพูอ่อน 
ขวดยาขนาด 3 มล. ประกอบดว้ย cabotegravir 600 มก. (อยูใ่นรูป cabotegravir free acid) 

3. ลกัษณะและรูปแบบยาทางเภสัชกรรม 
ยาเมด็เคลือบฟิลม์และยาแขวนตะกอนส าหรับฉีด 

4. คุณสมบัติทางคลนิิก 
4.1 ข้อบ่งใช้ในการรักษา 
ยาเม็ดเคลือบฟิล์ม: 
ยาเมด็ APRETUDE มีขอ้บ่งใชส้ าหรับป้องกนัโรคก่อนการสัมผสัเช้ือ (Pre-Exposure Prophylaxis, PrEP) ใน
ระยะสั้น เพื่อลดความเส่ียงต่อการติดเช้ือ HIV-1 ทางเพศสัมพนัธ์ในผูท่ี้มีความเส่ียง ซ่ึงมีน ้าหนกัตวัอยา่งนอ้ย 
35 กก. (โปรดดู 4.2 ขนาดยาและวิธีการใช้ยา และ 4.4 ค าเตือนและข้อควรระวังในการใช้ยา) 

สามารถใชย้าเมด็ APRETUDE เพื่อ: 

• เป็นยาน า โดยการรับประทาน (oral lead in) เพื่อประเมินความทนต่อยา cabotegravir ก่อนใหย้าฉีด 
APRETUDE 

• ใหโ้ดยการรับประทานส าหรับเป็นยาป้องกนัโรคก่อนการสัมผสัเช้ือ (PrEP) ในผูท่ี้ไม่สามารถฉีดยา 
APRETUDE ไดต้ามก าหนด 
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ยาแขวนตะกอนส าหรับฉีด: 
ยาฉีด APRETUDE มีขอ้บ่งใชส้ าหรับเป็นยาป้องกนัโรคก่อนการสัมผสัเช้ือ (PrEP) เพื่อลดความเส่ียงของการ
ติดเช้ือ HIV-1 ทางเพศสัมพนัธ์ในผูท่ี้มีความเส่ียง ซ่ึงมีน ้าหนกัตวัอยา่งนอ้ย 35 กก. (โปรดดู 4.2 ขนาดยาและ
วิธีการใช้ยา และ 4.4 ค าเตือนพิเศษและข้อควรระวังในการใช้ยา) 
 

4.2 ขนาดยาและวิธีการใช้ยา 
ขนาดยา 
ก่อนท่ีจะเร่ิมใช ้APRETUDE  ผูรั้บยาทุกรายตอ้งมีหลกัฐานผลการตรวจ HIV-1 เป็นลบ ตามแนวปฏิบติัท่ี
เหมาะสม   

ก่อนเร่ิมใช ้APRETUDE ผูรั้บยาตอ้งไดรั้บการคดัเลือกอย่างรอบคอบวา่เป็นผูท่ี้ยนิยอมมารับยาตามก าหนด 
และควรใหค้  าแนะน าแก่ผูรั้บยาถึงความส าคญัในการใหค้วามร่วมมือมารับยาตามก าหนดเพื่อช่วยลดความ
เส่ียงต่อการติดเช้ือ HIV-1     
 

วิธีการใช้ยา 
ยาเม็ดเคลือบฟิล์ม 
สามารถรับประทานยาเม็ด APRETUDE พร้อมอาหารหรือไม่ก็ได ้

ยาแขวนตะกอนส าหรับฉีด 
ส าหรับฉีดเขา้กลา้มเน้ือ gluteus เท่านั้น หา้มฉีดยาเขา้หลอดเลือดด า โปรดดูรายละเอียดของแต่ละขั้นตอนใน
การฉีดยาไดจ้ากค าแนะน าในการใชย้า (โปรดดู  6.6 ค าแนะน าในการใช้ยา) 

ควรค านึงถึง BMI ของผูรั้บยาแต่ละราย เพื่อเลือกขนาดความยาวของเขม็ฉีดยาให้เพียงพอท่ีจะเขา้ไปลึกถึง
กลา้มเน้ือ gluteus 

ผู้ใหญ่ วัยรุ่นท่ีมีน ้าหนักตัวอย่างน้อย 35 กก. 
แพทยส์ามารถฉีด APRETUDE หลงัจากไดใ้หค้  าปรึกษาแก่ผูรั้บยาแลว้ (โปรดดู ขนาดยาท่ีแนะน าในตารางท่ี 2) 

หรือ อาจให ้APRETUDE ชนิดรับประทาน เป็นยาน าก่อนเร่ิมใหย้าฉีด APRETUDE เพื่อประเมินความทนต่อ
ยา cabotegravir  (โปรดดู ตารางท่ี 1) 

ยาน าชนิดรับประทาน (ยาเม็ดเคลือบฟิล์ม) 
กรณีท่ีใช ้APRETUDE เป็นยาน าโดยการรับประทาน แนะน าใหใ้ช ้APRETUDE ชนิดเมด็ส าหรับ
รับประทานล่วงหนา้ประมาณ 1 เดือน (อยา่งนอ้ย 28 วนั) ก่อนเร่ิมให ้APRETUDE ชนิดฉีดเพื่อประเมิน
ความทนต่อยา cabotegravir 
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ตารางท่ี 1:  ก าหนดการให้ยาน าชนิดรับประทาน 

 ยาน าชนิดรับประทาน 

ยา รับประทานเป็นเวลาหน่ึงเดือน (อยา่งนอ้ย 28 วนั) ก่อนเร่ิมยาฉีด 
APRETUDE ขนาด 30 มก. วนัละ 1 คร้ัง 

ยาแขวนตะกอนส าหรับฉีด 

การฉีดยาชุดเร่ิมต้น 

ขนาดยาเร่ิมตน้ของ APRETUDE ท่ีแนะน าส าหรับฉีด คือ 3 มล. (600 มก.) ฉีดเขา้กลา้มเน้ือ 1 เขม็ หากมีการ
ใหย้าน าโดยการรับประทาน ควรวางแผนฉีดเขม็แรกในวนัสุดทา้ยของการรับประทานยาน า หรือภายใน 3 
วนัหลงัจากนั้น 

ในหน่ึงเดือนถดัมาควรใหย้าฉีดเขม็ท่ี 2 ในขนาด 3 มล. (600 มก.) โดยฉีดเขา้กลา้มเน้ือ อาจใหย้าฉีดเขม็ท่ี
สองก่อนหรือหลงัวนัท่ีก าหนดไดไ้ม่เกิน 7 วนั 

การฉีดยาต่อเน่ือง 

หลงัจากฉีดยาเขม็ท่ี 2 ไปแลว้ ขนาดยา APRETUDE ท่ีแนะน าส าหรับฉีดต่อเน่ืองคือ 3 มล. (600 มก.) ฉีดเขา้
กลา้มเน้ือทุก 2 เดือน โดยอาจฉีดก่อนหรือหลงัวนัท่ีก าหนดไดไ้ม่เกิน 7 วนั 

ตารางท่ี 2: ขนาดยาท่ีแนะน าส าหรับฉีดเข้ากล้ามเน้ือ 
 

  การฉีดยาชุดเร่ิมต้น 
(ห่างกนั 1 เดือน) 

การฉีดยาต่อเน่ือง 
(ห่างกนั 2 เดือน) 

ผลติภัณฑ์ยา เร่ิมต้นด้วยยาฉีด: 
เดือนท่ี 1 และ 2 
หรือ 
ฉีดยาหลงัรับประทานยาน า: 
เดือนท่ี 2 และ 3  

2 เดือน หลงัจากเร่ิมยาช่วง
เร่ิมต้นเสร็จส้ิน และทุก 2 เดือน
หลงัจากนั้นเป็นต้นไป 

APRETUDE 3 มล. (600 มก.) 3 มล. (600 มก.) 

 การพลาดยา 
ยาเม็ดเคลือบฟิล์ม  
หากลืมรับประทานยา APRETUDE ใหรั้บประทานยาทนัทีท่ีนึกได ้  

ยาแขวนตะกอนส าหรับฉีด 
แนะน าใหฉี้ดยาตามก าหนดอยา่งเคร่งครัด 
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ผูท่ี้ไม่ไดฉี้ดยาตามก าหนด ควรไดรั้บการประเมินทางคลินิก และตรวจเอชไอวีใหม่อีกคร้ัง เพื่อใหแ้น่ใจวา่ยงั
เหมาะสมในการกลบัมาใหย้าส าหรับป้องกนัโรคก่อนการสัมผสัเช้ือ (PrEP) โปรดดูตารางท่ี 3 ส าหรับ
ค าแนะน าในการใหย้าภายหลงัไม่ไดฉี้ดยาตามก าหนด  

หากไม่สามารถเล่ือนก าหนดฉีดยาใหอ้ยูภ่ายใน 7 วนันบัจากวนัก าหนดฉีดเดิม อาจรับประทานยาเมด็ 
APRETUDE (30 มก.) วนัละ 1 คร้ัง เป็นระยะเวลา 2 เดือน เพื่อทดแทนการพลาดการฉีดยาตามก าหนด 1 เขม็ 
ส าหรับการใหย้า PrEP โดยการรับประทานเป็นระยะเวลายาวนานมากกวา่ 2 เดือน แนะน าใหใ้ชสู้ตรการให้
ยาแบบอ่ืนแทนการไดรั้บ APRETUDE ชนิดรับประทาน  

การใหย้าส าหรับ PrEP โดยการรับประทานคร้ังแรก ควรเร่ิมหลงัจากฉีด APRETUDE เขม็ล่าสุดภายใน 2 
เดือน (+/- 7 วนั)  ควรก าหนดวนักลบัมารับยาฉีดในวนัสุดทา้ยท่ีรับประทานยา หรือภายใน 3 วนัหลงัจากนั้น 
ตามค าแนะน าในตารางท่ี 3  

ตารางท่ี 3: การให้ยาฉีดหลงัจากพลาดก าหนดฉีดยา หรือหลงัจากให้ยาส าหรับ PrEP โดยการรับประทาน 
เพ่ือทดแทนการฉีดยา 

การพลาดยา 
ระยะเวลานับจากการฉีดยาคร้ังล่าสุด ค าแนะน า 
หากไม่ได้ฉีดยาเข็มท่ี 2 และระยะเวลา
นับจากฉีดเข็มแรก คือ: 

 

≤2 เดือน ฉีดยาขนาด 3 มล. (600 มก.) 1 เขม็ โดยเร็วท่ีสุด และฉีดยา
ต่อเน่ืองตามก าหนดทุก 2 เดือน 

>2 เดือน ใหเ้ร่ิมตน้ใหม่ดว้ยการฉีดยาขนาด 3 มล. (600 มก.) 1 เขม็ ตาม
ดว้ยการฉีดยาเขม็ท่ีสองขนาด 3 มล. (600 มก.) ในอีกหน่ึงเดือน
ถดัมา(*) จากนั้นฉีดยาต่อเน่ืองตามก าหนดทุก 2 เดือน 

หากไม่ได้ฉีดยาเข็มท่ี 3 และเข็มถัดไป
หลงัจากนั้น และระยะเวลานับจากฉีด
เข็มก่อนหน้า คือ: 

 

≤3 เดือน ฉีดยา 3 มล. (600 มก.) 1 เขม็ โดยเร็วท่ีสุด และฉีดต่อเน่ืองตาม
ก าหนดการฉีดยาทุก 2 เดือน 

>3 เดือน ใหเ้ร่ิมตน้ใหม่ดว้ยการฉีดยาขนาด 3 มล. (600 มก.) 1 เขม็ ตาม
ดว้ยการฉีดยาเขม็ท่ีสองขนาด 3 มล. (600 มก.) ในอีกหน่ึงเดือน
ถดัมา(*) จากนั้นฉีดยาต่อเน่ืองตามก าหนดทุก 2 เดือน 

(*): แนะน าใหเ้ร่ิมตน้ยาฉีดเขม็แรก โดยห่างกนั 1 เดือน โดยไม่ค านึงว่าไดรั้บ APRETUDE ชนิดรับประทานหรือไม่ หาก
ผูป่้วยไดรั้บยา APRETUDE ชนิดรับประทานอยู ่ใหเ้ร่ิมยาฉีดในวนัเดียวกบัวนัสุดทา้ยท่ีไดรั้บ APRETUDE ชนิด
รับประทาน หรือภายใน 3 วนัหลงัจากนั้น 
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วัยรุ่นและเด็ก 
ยงัไม่มีขอ้มูลดา้นความปลอดภยัและประสิทธิภาพของ APRETUDE ในเด็กและวยัรุ่นท่ีมีน ้าหนกันอ้ยกวา่ 35 
กก.  

ผู้สูงอายุ 
ไม่จ าเป็นตอ้งปรับขนาดยาในผูสู้งอาย ุ ยงัมีขอ้มูลจ ากดัส าหรับการใช ้APRETUDE ในผูท่ี้มีอาย ุ65 ปีขึ้นไป 
(โปรดดู 5.2 คุณสมบัติทางเภสัชจลนศาสตร์ – ประชากรกลุ่มพิเศษ) 

ผู้ท่ีมีการท างานของไตบกพร่อง 

ไม่จ าเป็นตอ้งปรับขนาดยาในผูท่ี้มีการท างานของไตบกพร่องเลก็นอ้ย (creatinine clearance ≥60 ถึง 90 
มล./นาที), ปานกลาง (creatinine clearance ≥30 ถึง 60 มล./นาที) หรือ รุนแรง (creatinine clearance ≥15 
ถึง 30 มล./นาทีและยงัไม่จ าเป็นตอ้งฟอกไต) (โปรดดู 5.2 คุณสมบัติทางเภสัชจลนศาสตร์ – ประชากรกลุ่ม
พิเศษ) 

ผู้ท่ีมีการท างานของตับบกพร่อง 
ไม่จ าเป็นตอ้งปรับขนาดยาในผูท่ี้มีการท างานของตบับกพร่องเลก็นอ้ยหรือปานกลาง (Child-Pugh score A 
หรือ B)  ยงัไม่มีการศึกษาการใช ้APRETUDE ในผูท่ี้มีภาวะตบับกพร่องรุนแรง (Child-Pugh score C) 
(โปรดดู 5.2 คุณสมบัติทางเภสัชจลนศาสตร์ – ประชากรกลุ่มพิเศษ) 

4.3 ข้อห้ามใช้ 
หา้มใช ้APRETUDE PrEP ใน: 

• ผูท่ี้มีประวติัแพย้า APRETUDE หรือตวัยาไม่ส าคญัอ่ืนใดท่ีเป็นส่วนประกอบของสูตรยาเมด็หรือยา
ฉีด 

• ก าลงัไดรั้บยา rifampicin, rifapentine, phenytoin, phenobarbital, carbamazepine และ 
oxcarbazepine 

• ผลตรวจ HIV-1 เป็นบวก 

4.4 ค าเตือนและข้อควรระวงัในการใช้ยา 

มาตรการท้ังหมดส าหรับการป้องกันการติดเชื้อ HIV-1      

APRETUDE มีประสิทธิภาพในการป้องกนัการติดเช้ือ HIV-1 ไดไ้ม่เสมอไป (โปรดดู ข้อมูลจากการศึกษา
ทางคลินิก) ยงัไม่ทราบระยะเวลาท่ีจะเร่ิมใหผ้ลป้องกนัโรคหลงัจากเร่ิมยา APRETUDE 

ควรใช ้APRETUDE เป็นส่วนหน่ึงในมาตรการทั้งหมดท่ีใชเ้พื่อป้องกนัการติดเช้ือ HIV-1 ซ่ึงรวมถึงวิธีการ
อ่ืน ๆ ในการป้องกนั HIV-1 (เช่น การรับทราบสถานะของ HIV-1, การตรวจหาโรคติดต่อทางเพศสัมพนัธ์
อ่ืนๆ อยา่งสม ่าเสมอ, การใชถุ้งยางอนามยั) 
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ควรใช ้APRETUDE เพื่อลดความเส่ียงต่อการติดเช้ือ HIV-1 ในผูท่ี้ไดรั้บการยนืยนัผลตรวจ HIV เป็นลบ
เท่านั้น (โปรดดู 4.3 ข้อห้ามใช้) ในระหวา่งท่ีใช ้APRETUDE เพื่อป้องกนัโรคก่อนการสัมผสัเช้ือ ผูท่ี้ไดรั้บยา
ควรไดรั้บการตรวจยนืยนัเป็นระยะวา่ไม่ไดติ้ดเช้ือ HIV (ตามแนวปฏิบติัของแต่ละประเทศแต่ไม่เกิน 3 
เดือน)  

หากมีอาการทางคลินิกท่ีสอดคลอ้งกบัการติดเช้ือไวรัสแบบเฉียบพลนั และสงสัยวา่มีการสัมผสัเช้ือ HIV-1 
ในระยะเวลาท่ีผา่นมาไม่นาน (<1 เดือน) ควรตรวจยนืยนัผล HIV-1 อีกคร้ัง 

ความเส่ียงต่อการดือ้ยา 

มีความเส่ียงท่ีจะเกิดการด้ือ APRETUDE หากไดรั้บเช้ือ HIV-1 ไม่วา่ก่อนหรือระหวา่งไดรั้บยา APRETUDE 
หรือหลงัจากหยดุใช ้APRETUDE PrEP (โปรดดู คุณสมบัติการออกฤทธ์ิเน่ินของยาฉีด APRETUDE) 

เพื่อลดโอกาสด้ือยาดงักล่าว จึงจ าเป็นอยา่งยิง่ท่ีจะตอ้งประเมินซ ้าส าหรับผูท่ี้เส่ียงติดเช้ือ HIV และตอ้งท าการ
ทดสอบเป็นระยะเพื่อยนืยนัผลตรวจเช้ือ HIV วา่เป็นลบ ผูท่ี้สงสัยหรือไดรั้บการยนืยนัวา่ติดเช้ือ HIV-1 ควร
เร่ิมรับ ART ทนัที 

หลงัจากหยดุ APRETUDE  ควรพิจารณาเลือก PrEP รูปแบบอ่ืน ส าหรับผูท่ี้ยงัคงมีความเส่ียงต่อการติดเช้ือ 
HIV โดยเร่ิมภายใน 2 เดือนหลงัจากฉีด APRETUDE เข็มสุดทา้ย 

คุณสมบัติออกฤทธ์ิเน่ินของยาฉีด APRETUDE 

ความเขม้ขน้ของยา cabotegravir จากการฉีดอาจยงัคงเหลืออยูใ่นระบบไหลเวียนโลหิตของผูไ้ดรั้บยาเป็น
ระยะเวลานาน (นานถึง 12 เดือนหรือนานกวา่นั้น) ดงันั้น แพทยจึ์งควรค านึงถึงคุณลกัษณะในการปลดปล่อย
ตวัยาแบบเน่ินของ APRETUDE เม่ือหยดุยา (โปรดดู 4.5 อันตรกิริยากับยาอ่ืนๆ หรืออันตรกิริยาอ่ืนๆ, 4.6 
การใช้ในสตรีมีครรภ์และสตรีระหว่างให้นมบุตร และ 4.9 การได้รับยาเกินขนาด) 

ความส าคัญของการรับยาอย่างต่อเน่ือง 

ผูรั้บยาควรไดรั้บการเนน้ย  ้าเป็นระยะใหม้ารับยาฉีด APRETUDE ตามก าหนดอยา่งเคร่งครัด เพื่อลดความ
เส่ียงต่อการติดเช้ือ HIV-1 และความเส่ียงต่อการด้ือยา 

ปฏิกิริยาภูมิไวเกิน 

มีรายงานการเกิดปฏิกิริยาภูมิไวเกินจากยาท่ียบัย ั้ง integrase ซ่ึงปฏิกิริยาเหล่าน้ีจะท าใหเ้กิดผ่ืน อาการทัว่ไป
อ่ืนๆ และบางคร้ังอาจเกิดการท างานผิดปกติของอวยัวะ รวมถึงการบาดเจ็บท่ีตบั มีการใช ้ APRETUDE เป็น
ยาน าชนิดรับประทานในการศึกษาวิจยัทางคลินิก เพื่อช่วยหาผูท่ี้อาจมีความเส่ียงต่อการเกิดปฏิกิริยาภูมิไว
เกิน แมว้า่จนถึงปัจจุบนัจะยงัไม่พบปฏิกิริยาดงักล่าวจากยา APRETUDE  แพทยย์งัควรตอ้งระมดัระวงัและ
ควรหยดุยา APRETUDE และยาตอ้งสงสัยอ่ืน ๆ ทนัที หากเกิดอาการหรืออาการแสดงของปฏิกิริยาภูมิไวเกิน 
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(ไดแ้ก่ แต่ไม่จ ากดัอยูเ่พียงเท่าน้ี ผื่นรุนแรง หรือผื่นพร้อมกบัเป็นไข ้คร่ันเน้ือคร่ันตวั เหน่ือยลา้ ปวด
กลา้มเน้ือหรือปวดขอ้ ตุ่มพุพอง แผลในช่องปาก เยือ่บุตาอกัเสบ หนา้บวม ตบัอกัเสบ eosinophilในเลือดสูง 
[eosinophilia] หรือการบวมใตช้ั้นผิวหนงั [angioedema]) ควรมีการติดตามภาวะทางคลินิก รวมถึงการ
ติดตามเอนไซมต์บั aminotransferase  และใหก้ารรักษาตามความเหมาะสม (โปรดดู 4.2 ขนาดยาและ
วิธีการใช้ยา, 4.3 ข้อห้ามใช้, คุณสมบัติออกฤทธ์ิเน่ินของยาฉีด APRETUDE, 4.8 อาการไม่พึงประสงค์, การ
ศึกษาวิจัยทางคลินิก) 

ความเป็นพิษต่อตับ 

มีรายงานความเป็นพิษต่อตบัในผูป่้วยจ านวนหน่ึงท่ีไดรั้บยา APRETUDE ทั้งผูท่ี้มีประวติั หรือผูไ้ม่มีประวติั
เป็นโรคตบัมาก่อน (โปรดดู 4.8 อาการไม่พึงประสงค์) 

ควรพิจารณาติดตามอาการทางคลินิกและผลตรวจทางห้องปฏิบติัการ และควรหยดุยา APRETUDE หาก
ไดรั้บการยนืยนัวา่เกิดพิษต่อตบั และผูรั้บยาควรไดรั้บการดูแลตามอาการบ่งช้ีทางคลินิก (โปรดดู คุณสมบัติ
การออกฤทธ์ิเน่ินของยาฉีด APRETUDE) 

อันตรกิริยากับยาอ่ืน ๆ  
ควรระมดัระวงัการให ้APRETUDE ร่วมกบัผลิตภณัฑย์าท่ีอาจมีผลท าใหร้ะดบัยาในร่างกายลดลง  (โปรดดู 
4.5 อันตรกิริยากับยาอ่ืนๆ หรืออันตรกิริยาอ่ืนๆ) 

4.5 อนัตรกริิยากบัยาอ่ืน ๆ หรืออนัตรกริิยาอ่ืน ๆ 

ผลของ cabotegravir ต่อเภสัชจลนศาสตร์ของยาตัวอ่ืน 

การทดลอง in vivo พบวา่ cabotegravir ไม่มีผลต่อ midazolam ซ่ึงเป็นตวัแทนของยาท่ีเมตาบอไลทด์ว้ย 
CYP3A4   Cabotegravir ไม่มีผลทางคลินิกในการยบัย ั้งเอนไซมแ์ละ transporter ต่อไปน้ี: CYP1A2, 
CYP2A6, CYP2B6, CYP2C8, CYP2C9, CYP2C19, CYP2D6, CYP3A4, UGT1A1, UGT1A3, UGT1A4, 
UGT1A6, UGT1A9, UGT2B4, UGT2B7, UGT2B15 และ UGT2B17, P-gp, โปรตีนตา้นมะเร็งเตา้นม 
(BCRP), Bile salt export pump (BSEP), organic cation transporter (OCT)1, OCT2, OATP1B1, OATP1B3, 
multidrug and toxin extrusion transporter (MATE) 1, MATE 2-K, multidrug resistance protein (MRP) 2 
หรือ MRP4 

การทดลอง in vitro พบวา่ cabotegravir ยบัย ั้ง organic anion transporter (OAT) 1 (IC50 = 0.81 µM) และ 
OAT3 (IC50 = 0.41 µM) อยา่งไรก็ตาม จากแบบจ าลองเภสัชจลนศาสตร์ของสภาวะในร่างกาย (PBPK) ไม่
คาดวา่จะเกิดปฏิกิริยากบั substrate ของ OAT ท่ีความเขม้ขน้ของยาท่ีใชท้างคลินิก   

การทดลอง in vitro พบวา่ cabotegravir ไม่เหน่ียวน า CYP1A2, CYP2B6 หรือ CYP3A4 
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จากขอ้มูลเหล่าน้ีและผลการศึกษาอนัตรกิริยาระหวา่งยา จึงไม่คาดวา่ cabotegravir จะส่งผลกระทบต่อเภสัช
จลนศาสตร์ของยาท่ีเป็น substrate ของเอนไซมห์รือ transporter เหล่าน้ี 

จากการทดลอง in vitro และขอ้มูลอนัตรกิริยาระหวา่งยาทางคลินิกไม่คาดวา่ cabotegravir จะส่งผลต่อความ
เขม้ขน้ของยาตา้นรีโทรไวรัสอ่ืน ๆ ซ่ึงไดแ้ก่ ยายบัย ั้งเอนไซม ์ protease, ยายบัย ั้งเอนไซม ์nucleoside reverse 
transcriptase, ยายบัย ั้งเอนไซม ์non-nucleoside reverse transcriptase, ยายบัย ั้งเอนไซม ์integrase, ยายบัย ั้ง
ไม่ใหไ้วรัสเขา้สู่เซลล ์และ ibalizumab 

ผลของยาอ่ืน ๆ ต่อเภสัชจลนศาสตร์ของ cabotegravir 

Cabotegravir ส่วนใหญ่ถูกเมตาบอไลซ์ผา่น UGT1A1 และบางส่วนผา่น UGT1A9 คาดวา่ผลิตภณัฑย์าท่ีเป็น
สารเหน่ียวน าท่ีแรงให้ผลิต UGT1A1 หรือ UGT1A9 จะท าใหค้วามเขม้ขน้ของยา cabotegravir ในพลาสมา
ลดลง ส่งผลใหย้าไม่มีประสิทธิภาพ (โปรดดู 4.3 ข้อห้ามใช้) 

การจ าลอง PBPK แสดงให้เห็นวา่ไม่มีอนัตรกิริยาท่ีมีนยัส าคญัทางคลินิกหลงัจากใหย้า cabotegravir ร่วมกบั
ยาท่ียบัย ั้งเอนไซม ์UGT 

การทดลอง in vitro พบวา่ cabotegravir ไม่ใช่ substrate ของ OATP1B1, OATP1B3, OATP2B1 หรือ OCT1 

Cabotegravir เป็น substrate ของ P-gp และ BCRP อยา่งไรก็ตาม เน่ืองจากยามีความสามารถในการซึมผา่น
เซลลไ์ดดี้ จึงคาดวา่การดูดซึมไม่เปลี่ยนแปลงเม่ือให้ร่วมกบัสารยบัย ั้ง P-gp หรือ BCRP 

ยงัไม่มีการศึกษาอนัตรกิริยาของยาฉีด APRETUDE  กบัยาอ่ืน ๆ ขอ้มูลอนัตรกิริยากบัยาอ่ืน ๆ ในตารางท่ี 4 
เป็นขอ้มูลจากการศึกษา cabotegravir ชนิดรับประทาน 

ตารางท่ี 4: อันตรกริิยากบัยาอ่ืน ๆ 

กลุ่มยาท่ีให้ร่วมกัน: 
ช่ือยา 

ผลต่อความเข้มข้นของ 
cabotegravir หรือยาท่ีให้
ร่วมกนั  

ข้อสังเกตทางคลินิก 

ยายบัย ั้งเอนไซม ์Non-
nucleoside Reverse 
Transcriptase: 
Etravirine 

Cabotegravir  
AUC  1% 
Cmax  4% 
Cτ  0% 

Etravirine ไม่ท าใหค้วามเขม้ขน้ของยา 
cabotegravir ในพลาสมาเปล่ียนแปลงอยา่งมี
นยัส าคญั ไม่จ าเป็นตอ้งปรับขนาดยา 

ยายบัย ั้งเอนไซม ์Non-
nucleoside Reverse 
Transcriptase: 
Rilpivirine 

Cabotegravir  
AUC  12% 
Cmax  5% 
Cτ  14% 

Rilpivirine ไม่ท าใหค้วามเขม้ขน้ของ 
cabotegravir ในพลาสมาเปล่ียนแปลงอยา่งมี
นยัส าคญั หรือในท านองเดียวกนั 
cabotegravir ไม่ท าใหค้วามเขม้ขน้ของ 
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Rilpivirine  

AUC   1% 

Cmax  4% 

Cτ  8% 

rilpivirine ในพลาสมาเปล่ียนแปลงอยา่งมี
นยัส าคญั  ไม่จ าเป็นตอ้งปรับขนาดยา 
cabotegravir หรือ rilpivirine เม่ือใหย้าร่วมกนั 

Rifampicin Cabotegravir  
AUC  59% 
Cmax  6% 

Rifampicin ลดความเขม้ขน้ของ cabotegravir 
ในพลาสมาอยา่งมีนยัส าคญั ซ่ึงอาจท าให้
สูญเสียฤทธ์ิในการรักษา หา้มใชย้า 
cabotegravir ร่วมกบั rifampicin  

ยงัไม่มีค  าแนะน าส าหรับการใชย้า 
APRETUDE (รูปแบบยารับประทานและยา
ฉีด) ร่วมกบั rifampicin 

Rifapentine Cabotegravir  Rifapentine อาจลดความเขม้ขน้ของ 
cabotegravir ในพลาสมาอยา่งมีนยัส าคญั จึง
หา้มใชร่้วมกนั 

Rifabutin Cabotegravir   
AUC  21% 
Cmax  17% 
Cτ  8% 

ยาเมด็ APRETUDE: 

Rifabutin ไม่ท าใหค้วามเขม้ขน้ของยา 
cabotegravir ในพลาสมาเปล่ียนแปลงอยา่งมี
นยัส าคญั ไม่จ าเป็นตอ้งปรับขนาดยา 

ยาฉีด APRETUDE: 

หากเร่ิมใช ้rifabutin มาก่อนหรือใชร่้วมกบัยา
ฉีด APRETUDE เขม็แรก วิธีการใหย้า 
APRETUDE  ท่ีแนะน าคือ ฉีดยา 3 มล. (600 
มก.) เขม็แรก หลงัจากนั้น 2 สัปดาห์ ใหฉี้ด
เขม็ท่ี 2 ในขนาด 3 มล. (600 มก.) เป็นการฉีด
ชุดเร่ิมตน้ และฉีดเขม็ถดัไปทุกเดือน ตราบ
เท่าท่ียงัไดรั้บ rifabutin  

เม่ือเร่ิม rifabutin ในช่วงฉีดเขม็ท่ี 2 ของการ
ฉีดชุดเร่ิมตน้ หรือหลงัจากนั้น แนะน าใหฉี้ด 
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3 มล. (600 มก.) ทุกเดือน ตราบเท่าท่ียงัไดรั้บ 
rifabutin  

หลงัจากหยดุยา rifabutin แลว้ แนะน าใหฉี้ด 
APRETUDE  3 มล. (600 มก.) ทุก 2 เดือน   

ยากนัชกั: Carbamazepine 
Oxcarbazepine Phenytoin 
Phenobarbital 

Cabotegravir  ยาเหน่ียวน าใหเ้กิดเมตาบอลิซึม อาจลดความ
เขม้ขน้ของ cabotegravir ในพลาสมา อยา่งมี
นยัส าคญั จึงหา้มใชร่้วมกนั 

ยาลดกรด (เช่น 
แมกนีเซียม แคลเซียม 
หรืออะลูมิเนียม)  

Cabotegravir  ยาเมด็ APRETUDE:  

การใชร่้วมกบัยาลดกรดอาจลดการดูดซึมของ 
cabotegravir ท่ีใหใ้นรูปยารับประทาน และยงั
ไม่มีการศึกษาในเร่ืองน้ี 

แนะน าใหใ้ชย้าลดกรดท่ีมี polyvalent cations 
อยา่งนอ้ย 2 ชัว่โมงก่อนหรือ 4 ชัว่โมง
หลงัจากรับประทาน APRETUDE 

ยาฉีด APRETUDE: 

ไม่มีความเก่ียวขอ้งกบัอนัตรกิริยาภายหลงั
การใหย้าฉีด 

ยาคุมก าเนิดชนิด
รับประทาน: 
[Ethinyl estradiol (EE) 
และ levonorgestrel] 

EE  

AUC  2% 
Cmax  8% 

Cτ  0% 

LNG  

Cabotegravir ไม่ท าใหค้วามเขม้ขน้ของ 
ethinyl estradiol และ levonorgestrel ใน
พลาสมาเปล่ียนแปลงอยา่งมีนยัส าคญัทาง
คลินิก จึงไม่จ าเป็นตอ้งปรับขนาดยาคุมก าเนิด
เม่ือใหร่้วมกบั APRETUDE 

 

4.6 การใช้ในสตรีมีครรภ์และสตรีระหว่างให้นมบุตร 
การเจริญพนัธ์ุ 
การศึกษาในสัตวท์ดลองพบวา่ cabotegravir ไม่ส่งผลต่อภาวะการเจริญพนัธุ์ของสัตวท์ดลองเพศผูแ้ละเพศ
เมีย (โปรดดู ข้อมูลท่ีไม่ไช่การศึกษาทางคลินิก) 
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การใช้ยาในสตรีมีครรภ์ 
ขอ้มูลของการใช ้APRETUDE ในสตรีมีครรภย์งัมีอยู่อยา่งจ ากดั  และยงัไม่ทราบผลต่อการตั้งครรภใ์นมนุษย ์

การศึกษาในหนู (rat) และกระต่ายท่ีตั้งทอ้งพบวา่ cabotegravir ไม่ท าใหเ้กิดทารกวิรูป แต่ท าใหก้ารคลอดลูก
ชา้ลง ซ่ึงสัมพนัธ์กบัการรอดชีวิตท่ีลดลงและจ านวนของลูกหนูท่ีอยูร่อดหลงัคลอดลดลงเม่ือมีระดบัยาใน
ร่างกายสูงกวา่ขนาดท่ีใชใ้นการรักษา (โปรดดู ข้อมูลท่ีไม่ใช่การศึกษาทางคลินิก)  โดยยงัไม่ทราบความ
เก่ียวขอ้งกบัการตั้งครรภใ์นมนุษย ์

ควรใช ้APRETUDE ในสตรีระหวา่งตั้งครรภเ์ฉพาะเม่ือคาดวา่ประโยชนท่ี์ไดรั้บมีมากกวา่ความเส่ียงท่ีอาจ
เกิดกบัทารกในครรภ ์ 

หลงัการฉีดยา 1 เขม็ อาจตรวจพบ cabotegravir ในระบบไหลเวียนโลหิตไดน้านถึง 12 เดือนหรือนานกวา่
นั้น ดงันั้น จึงควรพิจารณาถึงโอกาสท่ีทารกในครรภจ์ะไดรั้บยาในระหวา่งตั้งครรภ ์(โปรดดู 4.4 ค าเตือน
และข้อควรระวังในการใช้ยา) 

การใช้ยาในสตรีระหว่างให้นมบุตร 

จากขอ้มูลในสัตวท์ดลอง คาดวา่ cabotegravir จะถูกขบัออกในน ้านมของมนุษย ์แมว้า่จะยงัไม่ไดรั้บการ
ยนืยนัในมนุษย ์และอาจมียา cabotegravir อยูใ่นน ้านมของมนุษยน์านถึง 12 เดือนหรือนานกวา่นั้นภายหลงั
การฉีด APRETUDE เขม็สุดทา้ย 

แนะน าวา่สตรีควรใหน้มบุตรเฉพาะเม่ือคาดวา่ประโยชน์ท่ีไดรั้บจะมีมากกวา่ความเส่ียงท่ีอาจเกิดกบัทารก 

4.7 ผลต่อความสามารถในการขับขี่และการท างานกบัเคร่ืองจักร 

ยงัไม่มีการศึกษาเพื่อตรวจสอบผลของ APRETUDE ต่อความสามารถในการขบัขี่หรือความสามารถในการ
ท างานกบัเคร่ืองจกัร ควรค านึงถึงภาวะทางคลินิกของผูไ้ดรั้บยาและขอ้มูลเหตุการณ์ไม่พึงประสงคข์อง 
APRETUDE เม่ือพิจารณาถึงความสามารถในการขบัขี่และการท างานกบัเคร่ืองจกัรของผูท่ี้ไดรั้บยา 

4.8 อาการไม่พงึประสงค์ 

ข้อมูลการศึกษาทางคลนิิก 
ขอ้มูลอาการไม่พึงประสงค ์(ADR) ของ cabotegravir ไดม้าจากการศึกษาวิจยัทางคลินิกระยะท่ี 3 คือ  HPTN 
083 และ HPTN 084  พบวา่ใน HPTN 083 มีค่ามธัยฐานของเวลาในการศึกษาผลิตภณัฑท่ี์น ามาวิจยัแบบ
ปกปิดคือ 65 สัปดาห์และ 2 วนั (วนัท่ี 1 ถึง 156 สัปดาห์และ 1 วนั) โดยมีระดบัยา cabotegravir ในร่างกาย
ทั้งหมด 3,270 person years ใน HPTN 084 มีค่ามธัยฐานของเวลาในการศึกษาผลิตภณัฑท่ี์น ามาวิจยัแบบ
ปกปิดคือ 64 สัปดาห์และ 1 วนั (วนัท่ี 1 ถึง 153 สัปดาห์และ 1 วนั) โดยมีระดบัยา cabotegravir ในร่างกาย
ทั้งหมด 1,920 person years 
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ADR ท่ีแสดงรายการดา้นล่างเกิดจากยา cabotegravir ทั้งในรูปแบบรับประทานและแบบยาฉีด หากความถี่
ของอาการไม่พึงประสงคร์ะหวา่งการศึกษาวิจยั HPTN 083 และ 084 ต่างกนั จะแสดงความถี่ท่ีสูงกวา่  

ADR ท่ีไดรั้บรายงานบ่อยท่ีสุดในการศึกษาวิจยั HPTN 083 ไดแ้ก่ ปฏิกิริยาบริเวณท่ีฉีด (82%) ปวดศีรษะ 
(17%) และทอ้งเสีย (14%) 

ADR ท่ีไดรั้บรายงานบ่อยท่ีสุดในการศึกษาวิจยั HPTN 084 ไดแ้ก่ ปฏิกิริยาบริเวณท่ีฉีด (38%) ปวดศีรษะ 
(23%) และเอนไซม ์transaminase เพิ่มขึ้น (19%)  

ADR ท่ีพบในการศึกษาวิจยัเหล่าน้ีซ่ึงแสดงไวด้า้นล่างถูกจ าแนกตามระบบอวยัวะของร่างกายตามเกณฑข์อง 
MedDRA และตามความถี่ท่ีพบ โดยก าหนดความถ่ีดงัน้ี: พบบ่อยมาก (1/10), พบบ่อย (1/100 และ 
<1/10), พบไม่บ่อย (1/1,000 และ <1/100), พบนอ้ย (1/10,000 และ <1/ 1,000) และพบนอ้ยมาก 
(<1/10,000) รวมทั้งรายงานเด่ียว 

ตารางท่ี 5 อาการไม่พงึประสงค์1 

ระบบอวัยวะของร่างกายตาม 
เกณฑ์ของ MedDRA 

กลุ่มความถี่  อาการไม่พงึประสงค์ 

ความผิดปกติทางจิตประสาท พบบ่อย ฝันผิดปกติ 
นอนไม่หลบั 
ซึมเศร้า 

ความผิดปกติของระบบ
ประสาท 

พบบ่อยมาก ปวดศีรษะ 
พบบ่อย  เวียนศีรษะ 
พบไม่บ่อย Vasovagal reactions (เป็นลมหมดสติ ซ่ึงเป็นการ

ตอบสนองจากการกลวัเขม็ฉีดยา) 
ความผิดปกติของระบบ
ทางเดินอาหาร 

พบบ่อยมาก ทอ้งเสีย 
พบบ่อย คล่ืนไส้ 

ปวดทอ้ง2 
ทอ้งอืด 
อาเจียน 

ความผิดปกติของตบัและน ้าดี พบบ่อยมาก Transaminase เพิ่มขึ้น 
พบไม่บ่อย พิษต่อตบั 

ความผิดปกติของผิวหนงัและ
เน้ือเยือ่ใตผิ้วหนงั 

พบบ่อย ผ่ืน3 
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ความผิดปกติของระบบเน้ือเยือ่
เก่ียวพนั กลา้มเน้ือและกระดูก 

พบบ่อย ปวดกลา้มเน้ือ 

ความผิดปกติทัว่ไปและ
ปฏิกิริยาบริเวณท่ีฉีดยา 

พบบ่อยมาก ไข้4 
ปฏิกิริยาบริเวณท่ีฉีดยา5 (ปวดและกดเจ็บ เป็นกอ้น 
บวมนูน) 

พบบ่อย ปฏิกิริยาบริเวณท่ีฉีดยา5 (บวม ช ้า แดง ร้อน คนั ชา) 
เหน่ือยลา้ 
คร่ันเน้ือคร่ันตวั  

พบไม่บ่อย ปฏิกิริยาบริเวณท่ีฉีดยา5  (ห้อเลือดหรือภาวะเลือด
คัง่ ผิวหนงัมีสีผิดปกติ เป็นหนอง) 

การตรวจวินิจฉยัทางการแพทย ์ พบไม่บ่อย น ้าหนกัตวัเพิ่มขึ้น 

1ความถ่ีของ AR ท่ีระบขุึ้นอยูก่บัเหตุการณ์ทั้งหมดท่ีไดรั้บรายงาน และไมไ่ดจ้ ากดัเฉพาะเหตุการณ์ท่ีผูวิ้จยัพิจารณาว่าอาจมี
ความเก่ียวขอ้งกบัยาท่ีน ามาวิจยั เป็นอยา่งนอ้ย 
2อาการปวดทอ้ง รวมถึง กลุ่มอาการตาม MedDRA preferred term ซ่ึงไดแ้ก่ ปวดทอ้งส่วนบนและปวดทอ้ง 
3ผื่น รวมถึง กลุ่มอาการตาม MedDRA preferred term ซ่ึงไดแ้ก่ ผื่น, ผื่นแดง, rash macular, rash 
maculo-papular, rash morbilliform, rash papular, ผื่นคนั 
4ไข ้รวมถึง กลุ่มอาการตาม MedDRA system preferred term ซ่ึงไดแ้ก่ ไข ้รู้สึกตวัร้อน ซ่ึงส่วนใหญ่อาการไขม้กัไดรั้บ
รายงานภายใน 1 สัปดาหห์ลงัฉีดยา 
5ปฏิกิริยาบริเวณท่ีฉีดยา (ISR) ท่ีระบุในตารางพบในอาสาสมคัรตั้งแต่ 2 คนขึ้นไป 

ปฏิกริิยาในบริเวณท่ีฉีดยา 

ในการศึกษา HPTN 083 มีอาสาสมคัร 2% หยดุยา cabotegravir เน่ืองจากเกิดปฏิกิริยาบริเวณท่ีฉีดยา (ISR) 

มีรายงานการเกิดปฏิกิริยาบริเวณท่ีฉีดยา (ISR) 8,900 เหตุการณ์จากการฉีดยา 20,286 คร้ัง 

อาสาสมคัรทั้งหมด 2,117 รายไดรั้บยาฉีดอยา่งนอ้ย 1 เขม็ ในจ านวนอาสาสมคัร 1,740 ราย (82%) ท่ี
เกิดปฏิกิริยาบริเวณท่ีฉีดยา (ISR) อยา่งนอ้ยหน่ึงเหตุการณ์ พบวา่ความรุนแรงสูงสุดของปฏิกิริยาบริเวณท่ีฉีด
ยา (ISR) ท่ีไดรั้บรายงาน คือ เลก็นอ้ย (ระดบั 1; 34% ของอาสาสมคัร), ปานกลาง (ระดบั 2; 46% ของ
อาสาสมคัร) หรือรุนแรง (ระดบั 3; 3% ของอาสาสมคัร) ไม่มีรายใดเกิดปฏิกิริยาบริเวณท่ีฉีดยา (ISR) Grade 
4 โดยมีค่ามธัยฐานของระยะเวลาของการเกิดปฏิกิริยาบริเวณท่ีฉีดยา (ISR) โดยรวม คือ 4 วนั สัดส่วนของ
อาสาสมคัรท่ีรายงานการเกิดปฏิกิริยาบริเวณท่ีฉีดยา (ISR) ในแต่ละคร้ังท่ีมาพบแพทยแ์ละความรุนแรงจะ
ลดลงเร่ือย ๆ ตามระยะเวลา  

ในการศึกษา HPTN 084 ไม่มีอาสาสมคัรท่ีตอ้งหยดุ cabotegravir เน่ืองจากเกิดปฏิกิริยาบริเวณท่ีฉีดยา (ISR) 



   

เอกสารก ากบัยาภาษาไทย 

APRETUDE TAB&IV IPI06 TH 11/24                                                           14                                         

มีรายงานการเกิดปฏิกิริยาบริเวณท่ีฉีดยา (ISR) 1,171 เหตุการณ์จากการฉีดยา 13,068 คร้ัง 

อาสาสมคัรทั้งหมด 1,519 ราย ไดรั้บยาฉีดอยา่งนอ้ย 1 เข็ม ในจ านวนอาสาสมคัร 578 ราย (38%) ท่ี
เกิดปฏิกิริยาบริเวณท่ีฉีดยา (ISR) อยา่งนอ้ยหน่ึงเหตุการณ์ พบวา่ความรุนแรงสูงสุดของปฏิกิริยาบริเวณท่ีฉีด
ยา (ISR) ท่ีไดรั้บรายงาน คือ เลก็นอ้ย (ระดบั 1; 25% ของอาสาสมคัร), ปานกลาง (ระดบั 2; 13% ของ
อาสาสมคัร) หรือรุนแรง (ระดบั 3; <1 % ของอาสาสมคัร) ไม่มีรายใดเกิดปฏิกิริยาบริเวณท่ีฉีดยา (ISR)  
ระดบั 4 โดยมีค่ามธัยฐานของระยะเวลาของการเกิดปฏิกิริยาบริเวณท่ีฉีดยา (ISR) โดยรวม คือ 8 วนั สัดส่วน
ของอาสาสมคัรท่ีรายงานการเกิดปฏิกิริยาบริเวณท่ีฉีดยา (ISR) ในแต่ละคร้ังท่ีมาพบแพทยแ์ละความรุนแรง
จะลดลงเร่ือย ๆ ตามระยะเวลา 

น ้าหนักตัวเพิม่ขึน้ 

ท่ีสัปดาห์ท่ี 41 และ 97 อาสาสมคัรในการศึกษา HPTN 083 ท่ีไดรั้บยา cabotegravir มีน ้ าหนกัตวัเพิ่มขึ้นโดย
มีค่ามธัยฐานอยูท่ี่ 1.2 กก. (IQR -1.0, 3.5; n = 1,623) และ 2.1 กก. (IQR; -0.9, 5.9, n = 601) ตามล าดบั 
ในขณะท่ีผูท่ี้อยูใ่นกลุ่ม tenofovir disoproxil fumarate (TDF)/emtricitabine (FTC) มีน ้ าหนกัตวัเพิ่มขึ้นโดยมี
ค่ามธัยฐานอยูท่ี่ 0.0 กก. (IQR -2.1, 2.4, n = 1,611) และ 1.0 กก. (IQR; -1.9, 4.0 n = 598) ตามล าดบั 

ท่ีสัปดาห์ท่ี 41 และ 97 อาสาสมคัรในการศึกษา HPTN 084 ท่ีไดรั้บยา cabotegravir มีน ้ าหนกัตวัเพิ่มขึ้นโดย
มีค่ามธัยฐานอยูท่ี่ 2.0 กก. (IQR 0.0, 5.0; n = 1,151) และ 4.0 กก. (IQR; 0.0, 8.0, n = 216) ตามล าดบั ในขณะ
ท่ีผูท่ี้อยูใ่นกลุ่ม tenofovir disoproxil fumarate (TDF)/emtricitabine (FTC) มีน ้าหนกัตวัเพิ่มขึ้นโดยมีค่ามธัย
ฐานอยูท่ี่ 1.0 กก. (IQR -1.0, 4.0, n = 1,131) และ 3.0 กก. (IQR; -1.0, 6.0 n = 218) ตามล าดบั 

การเปลีย่นแปลงผลทางเคมีจากการตรวจในห้องปฏิบัติการ 

ทั้งการศึกษา HPTN 083 และ HPTN 084 พบวา่อาสาสมคัรในกลุ่ม cabotegravir และ TDF/FTC มีระดบั
เอนไซมต์บั transaminases (ALT/AST) สูงขึ้นในสัดส่วนท่ีใกลเ้คียงกนั และการเพิ่มขึ้นสูงสุดจากค่าเร่ิมตน้
ส่วนใหญ่เป็นระดบั 1 และ 2    ในการศึกษา HPTN 083 จ านวนอาสาสมคัรซ่ึงมีระดบั ALT เพิ่มขึ้นสูงสุดท่ี
ระดบั 3 หรือ 4 จากค่าเร่ิมตน้ ในกลุ่ม cabotegravir เทียบกบักลุ่ม TDF/FTC คือ 40 ราย (2%) เทียบกบั 44 
ราย (2%) และระดบั AST เพิ่มขึ้นสูงสุดท่ีระดบั 3 หรือ 4 จากค่าเร่ิมตน้ คือ 68 ราย (3%) เทียบกบั 79 ราย 
(3%) ตามล าดบั   ในการศึกษา HPTN 084 จ านวนอาสาสมคัรซ่ึงมีระดบั ALT เพิ่มขึ้นสูงสุดท่ีระดบั 3 หรือ 4 
จากค่าเร่ิมตน้ ในกลุ่ม cabotegravir เทียบกบั TDF/FTC คือ 12 ราย (<1%) เทียบกบั 18 ราย (1%) และระดบั 
AST เพิ่มขึ้นสูงสุดท่ีระดบั 3 หรือ 4 จากค่าเร่ิมตน้ คือ 15 ราย (<1%) เทียบกบั 14 ราย (<1%) ตามล าดบั 

อาสาสมคัรในกลุ่ม cabotegravir และ TDF/FTC เพียงไม่ก่ีรายท่ีเกิดเหตุการณ์ไม่พึงประสงคโ์ดยค่า AST 
หรือ ALT เพิ่มขึ้นจนตอ้งหยุดรับยาท่ีน ามาวิจยั   ในการศึกษา HPTN 083 จ านวนอาสาสมคัรในกลุ่ม 
cabotegravir เทียบกบักลุ่ม TDF/FTC ท่ีตอ้งหยดุยาเน่ืองจากการเพิ่มขึ้นของ ALT คือ 29 ราย (1%) เทียบกบั 
31 ราย (1%) และเน่ืองจากการเพิ่มขึ้นของ AST คือ 7 ราย (<1%) เทียบกบั 8 ราย ( <1%) ตามล าดบั ใน
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การศึกษา HPTN 084 จ านวนอาสาสมคัรในกลุ่ม cabotegravir เทียบกบักลุ่ม TDF/FTC ท่ีตอ้งหยดุยา
เน่ืองจากการเพิ่มขึ้นของ ALT คือ 12 ราย (<1%) เทียบกบั 15 ราย (<1%) และไม่มีผูท่ี้ตอ้งหยดุยาเน่ืองจาก
การเพิ่มขึ้นของ AST 

ประชากรเด็ก 
จากขอ้มูลการวิเคราะห์ในสัปดาห์ท่ี 16 ของการศึกษา MOCHA ในวยัรุ่นท่ีติดเช้ือ HIV 23 ราย (อายอุยา่ง
นอ้ย 12 ปีและน ้าหนกั 35 กก. ขึ้นไป) ซ่ึงไดรั้บ cART อยูก่่อนแลว้ การเพิ่ม cabotegravir ชนิดรับประทาน
และตามดว้ยชนิดยาฉีด (n = 8) ไม่พบขอ้กงัวลดา้นความปลอดภยัเพิ่มขึ้นเม่ือเปรียบเทียบกบัขอ้มูลดา้นความ
ปลอดภยัของการใช ้cabotegravir ในผูใ้หญ่ (โปรดดู การศึกษาทางคลินิก) 

ข้อมูลหลงัยาออกวางจ าหน่ายในตลาด 

ตารางท่ี 6 อาการไม่พงึประสงค์ท่ีพบภายหลงัยาออกวางจ าหน่ายในตลาด   
ความผิดปกติของระบบ
ภูมิคุม้กนั  

พบไม่บ่อย  ปฏิกิริยาภูมิไวเกิน (รวมถึง angioedema ลมพิษ)  

ความผิดปกติทางจิตเวช พบไม่บ่อย มีความคิดท่ีจะฆ่าตวัตาย*, มีความพยายามท่ีจะฆ่าตวั
ตาย* 
*โดยเฉพาะในผูป่้วยท่ีมีประวติัของโรคซึมเศร้ามาก่อน 
หรือมีอาการป่วยทางจิตเวช 

ความผิดปกติของ
ผิวหนงัและเน้ือเยื่อใต้
ผิวหนงั 

พบไดน้อ้ยมาก Stevens-Johnson syndrome, toxic epidermal necrolysis 

4.9 การได้รับยาเกนิขนาด 
อาการและอาการแสดง 
ปัจจุบนั ยงัไม่มีประสบการณ์เก่ียวกบัการไดรั้บยา APRETUDE เกินขนาด  

การรักษา 
ไม่มีการรักษาท่ีเฉพาะเจาะจงส าหรับการไดรั้บยา APRETUDE เกินขนาด หากไดรั้บยาเกินขนาด  ผูรั้บยาควร
ไดรั้บการดูแลรักษาตามอาการ โดยเฝ้าสังเกตอาการตามความจ าเป็น อาจใหก้ารรักษาเพิ่มเติมตามขอ้บ่งช้ี
ทางคลินิกหรือตามค าแนะน าของศูนยพ์ิษวิทยาแห่งชาติ ถา้มี 

เป็นท่ีทราบกนัดีวา่ cabotegravir  สามารถจบักบัโปรตีนในกบัพลาสมาไดสู้ง ดงันั้น การก าจดัยาออกจาก
ร่างกายดว้ยการฟอกเลือดจึงไม่น่าจะไดผ้ลมากนกั  การดูแลกรณีไดรั้บยาฉีด APRETUDE เกินขนาด ควร
ค านึงถึงระดบัยาท่ีอยูใ่นกระแสเลือดเป็นเวลานานหลงัจากฉีดยา (โปรดดู 4.4 ค าเตือนและข้อควรระวังใน
การใช้ยา) 
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5. คุณสมบัติทางเภสัชวิทยา 
5.1 คุณสมบัติทางเภสัชพลศาสตร์ 
ATC code  
กลุ่มเภสัชบ ำบดั: ยาตา้นไวรัสท่ีออกฤทธ์ิทัว่ร่างกาย, ยายบัย ั้งเอนไซม ์integrase  รหสั ATC: J05AJ04  

กลไกการออกฤทธิ์ 

Cabotegravir ยบัย ั้งเอนไซม ์integrase ของเช้ือ HIV โดยจบักบัต าแหน่งท่ีออกฤทธ์ิของ integrase และปิดกั้น
ขั้นตอนการถ่ายโอนกรดดีออกซีไรโบนิวคลีอิก (DNA) ของเช้ือรีโทรไวรัส ซ่ึงเป็นขั้นตอนท่ีจ าเป็นส าหรับ
วงจรการเพิ่มจ านวนเช้ือ HIV 

คุณสมบัติทางเภสัชพลศาสตร์ 

ฤทธ์ิต้านไวรัสในเซลล์เพาะเลีย้ง 
Cabotegravir แสดงฤทธ์ิตา้นไวรัสต่อ HIV-1 สายพนัธุ์ดั้งเดิมในหอ้งปฏิบติัการโดยมีความเขม้ขน้ของ 
cabotegravir เฉล่ียท่ีจ าเป็นต่อการลดการจ าลองแบบของไวรัสลง 50 เปอร์เซ็นต ์(EC50) อยูท่ี่ 0.22 nM ใน
เซลลเ์มด็เลือดชนิดนิวเคลียสเดียว (peripheral blood mononuclear cell, PBMC); ท่ี 0.74 nM ใน 293T cell 
และท่ี 0.57 nM ใน MT-4 cell  ยา cabotegravir แสดงฤทธ์ิตา้นไวรัสต่อ HIV-1 ในเซลลเ์พาะเล้ียงซ่ึงเก็บจาก
ตวัอยา่งทางคลินิกจ านวน 24 ตวัอยา่ง (3 ตวัอยา่งในแต่ละกลุ่มของ M clades A, B, C, D, E, F และ G; และ 3 
ตวัอยา่งในกลุ่ม O) โดยมี EC50 ส าหรับ HIV-1 ตั้งแต่ 0.02 - 1.06 nM   ค่า EC50 ของ cabotegravir ต่อเช้ือ 
HIV-2 ท่ีเก็บจากตวัอยา่งทางคลินิก 3 ตวัอยา่ง มีค่าตั้งแต่ 0.10 - 0.14 nM  ยงัไม่มีขอ้มูลทางคลินิกในผูป่้วยท่ี
ติดเช้ือ HIV-2  

ฤทธ์ิต้านไวรัสเม่ือให้ยาร่วมกับยาต้านไวรัสตัวอ่ืน ๆ 

ไม่มียาตา้น HIV ตวัใดท่ีมีผลหกัลา้งฤทธ์ิตา้นรีโทรไวรัสของ cabotegravir (ท าการประเมินผล in vitro โดย
ใหย้าร่วมกบั rilpivirine, lamivudine, tenofovir และ emtricitabine) 

ผลของซีรัมและโปรตีนในซีรัมของมนุษย์ 

การศึกษา in vitro พบวา่  IC50 ของ cabotegravir สูงขึ้น 408 เท่าในภาวะท่ีมีซีรัมของมนุษย ์100% (ค านวณ
โดยวิธี extrapolation)  และค่า IC50 (PA-IC50) ท่ีปรับตามโปรตีนอยูท่ี่ประมาณ 102 nM ใน MT4 cell 

การดือ้ยาเม่ือทดสอบ in vitro 

การแยกเช้ือจาก HIV-1 สายพนัธุ์ดั้งเดิม (wild type) และฤทธ์ิต่อสายพนัธุ์ท่ีด้ือยา: ไม่พบไวรัสท่ีตอ้งใช ้
EC50 ของยา cabotegravir เพิ่มขึ้น >10 เท่า ในช่วงการท า passage 112 วนัของสายพนัธุ์ IIIB โดยพบการ
กลายพนัธุ์ของ integrase (IN) ต่อไปน้ีเกิดขึ้นหลงัการท า passage เช้ือ HIV-1 สายพนัธุ์ดั้งเดิม (ท่ีมี T124A 
polymorphism) ในภาวะท่ีมี cabotegravir: Q146L (fold-change อยูใ่นช่วง 1.3-4.6),  S153Y (fold-change อยู่
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ในช่วง 2.8-8.4) และ I162M (fold-change = 2.8)     ดงัท่ีกล่าวไวข้า้งตน้ การตรวจหาการกลายพนัธุ์ท่ี T124A 
เป็นการคดัเลือกความปรวนแปรเลก็นอ้ยท่ีมีอยูก่่อนโดยมีความไวต่อ cabotegravir ไม่เปล่ียนแปลง ไม่พบ
การแทนท่ีกรดอะมิโนในส่วนของ integrase ซ่ึงถูกเลือกในการท า passage เช้ือ HIV-1 NL432 สายพนัธุ์
ดั้งเดิม ในภาวะท่ีมี cabotegravir 6.4 nM ตลอดช่วงจนถึงวนัท่ี 56   

ในสายพนัธุ์กลายต่างๆ fold change สูงสุดพบในสายพนัธุก์ลายท่ีต าแหน่ง Q148K หรือ Q148R โดยต าแหน่ง 
E138K/Q148H ส่งผลใหค้วามไวต่อ cabotegravir ลดลง 0.92 เท่า แต่การกลายพนัธุ์ท่ี E138K/Q148K ส่งผล
ใหค้วามไวต่อ cabotegravir ลดลง 81 เท่า ในขณะท่ีการกลายพนัธุ์ท่ี  G140C/Q148R และ G140S/Q148R 
ส่งผลใหค้วามไวต่อ cabotegravir ลดลง 22 และ 12 เท่า ตามล าดบั โดยการกลายพนัธุ์ท่ี N155H ไม่ได้
เปล่ียนแปลงความไวต่อ cabotegravir แต่การกลายพนัธุ์ท่ี N155H/ Q148R ส่งผลใหค้วามไวต่อ cabotegravir 
ลดลง 61 เท่า 

การดือ้ยาเม่ือทดสอบ in vivo 

การศึกษา HPTN 083 

ในการวิเคราะห์การศึกษา HPTN 083 เบ้ืองตน้พบ incident infection 13 รายในกลุ่มท่ีไดรั้บ cabotegravir 
และ 39 รายในกลุ่มท่ีไดรั้บ tenofovir disoproxil fumarate (TDF)/emtricitabine (FTC) โดยพบ incident 
infection 5 ราย ระหวา่งท่ีไดรั้บยาฉีด cabotegravir เพื่อเป็น PrEP ซ่ึงมี 4 รายฉีดยาตรงก าหนด และ 1 รายฉีด
ยาไม่ตรงก าหนด 1 คร้ัง; พบ incident infection 5 รายเกิดขึ้นในช่วง 6 เดือนหลงัจากไดรั้บ cabotegravir 
PrEP คร้ังสุดทา้ย; และพบ incident infection 3 รายเกิดขึ้นในช่วงรับประทานยาน า 

ในการนดัแพทยค์ร้ังแรกจะมีการตรวจ genotype และ phenotype ของ HIV เม่ือปริมาณไวรัส HIV  >500 
copies/mL จาก incident infection 13 รายในกลุ่มท่ีไดรั้บ cabotegravir พบวา่อาสาสมคัร 4 ราย มีการกลาย
พนัธุ์ท่ีด้ือต่อ  INSTI ส าหรับกลุ่มท่ีไดรั้บ TDF/FTC พบวา่อาสาสมคัร 4 รายซ่ึงด้ือต่อ NRTI (รวมถึง 3 รายท่ี
มีการด้ือยาหลายกลุ่ม) รวมถึง 3 รายท่ีพบการกลายพนัธุ์ท่ีต าแหน่ง M184V/I และอีกหน่ึงรายท่ีพบการกลาย
พนัธุ์ท่ีต าแหน่ง K65R 

อาสาสมคัร 5 รายท่ีติดเช้ือหลงัจากหยดุยา cabotegravir เป็นเวลานาน ไม่มีรายใดท่ีมีการกลายพนัธุ์ท่ีด้ือต่อ  
INSTI โดยอาสาสมคัร  1 ใน 5 ราย ไม่สามารถหาทั้ง genotype หรือ phenotype ซ่ึงอาสาสมคัรมี HIV-1 
RNA เพียง 770 copies/mL อาสาสมคัรอีก 1 ใน 4 รายท่ีเหลือไม่สามารถตรวจ Integrase phenotype ได ้ใน
อาสาสมคัรอีก 3 รายท่ีเหลือยงัคงมีความไวต่อ INSTI ทุกตวั  

อาสาสมคัร 1 รายจาก 3 รายท่ีติดเช้ือในระยะรับประทานยาน าก่อนช่วงไดรั้บยาฉีด cabotegravir ไม่สามารถ
ตรวจหาระดบั cabotegravir ในพลาสมา ไม่พบการกลายพนัธุ์ท่ีด้ือต่อ  INSTI และไวต่อ INSTI ทุกตวั 
อาสาสมคัร 2 รายท่ีสามารถตรวจหาระดบัความเขม้ขน้ของ cabotegravir ในพลาสมาพบวา่มีการกลายพนัธุ์ท่ี
ด้ือต่อ  INSTI โดยการกลายพนัธุ์ท่ีด้ือต่อ  INSTI พบท่ีต าแหน่ง E138E/K, G140G/S, Q148R และ E157Q 
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ในรายแรก ไม่สามารถหา phenotype ของ Integrase ได ้อาสาสมคัรรายท่ี 2 พบการกลายพนัธุ์ท่ีด้ือต่อ  INSTI 
ท่ีต าแหน่ง E138A และ Q148R ไวรัสน้ีด้ือต่อ cabotegravir (fold-change = 5.92) แต่ไวต่อยา dolutegravir 
(fold-change = 1.69)  

อาสาสมคัร 5 รายท่ีติดเช้ือ HIV-1 แมมี้ 4 ราย ไดรั้บยาฉีด cabotegravir ตรงตามก าหนด และ 1 รายไดรั้บยา
ฉีดไม่ตรงก าหนด 1 คร้ัง พบวา่อาสาสมคัร 2 รายมีปริมาณไวรัสต ่าเกินกวา่ท่ีจะสามารถวิเคราะห์ได ้ 
อาสาสมคัรรายท่ี 3 ไม่มีการกลายพนัธุ์ท่ีด้ือต่อ  INSTI ในการเขา้รับการตรวจไวรัสคร้ังแรก (สัปดาห์ท่ี 17) 
แต่มีการกลายพนัธุ์ท่ีต าแหน่ง R263K เม่ือผา่นไป 112 และ 117 วนัต่อมา ในขณะท่ีไม่สามารถหา phenotype 
เม่ือผา่นไป 112 วนัต่อมา แต่วนัท่ี 117 วนั การตรวจ phenotype แสดงใหเ้ห็นวา่ไวรัสน้ีไวต่อทั้ง cabotegravir 
(fold-change= 2.32) และ dolutegravir (fold-change=2.29)  อาสาสมคัรรายท่ี 4 มีการกลายพนัธุ์ท่ีด้ือต่อ  
INSTI ท่ีต าแหน่ง G140A และ Q148R การตรวจ phenotype พบวา่ด้ือต่อ cabotegravir (fold-change=13) แต่
ไวต่อยา dolutegravir (fold-change=2.09) อาสาสมคัรรายท่ี 5 ไม่พบการกลายพนัธุ์ท่ีด้ือต่อ  INSTI 

นอกเหนือจาก incident infection 13 รายแลว้ มีอาสาสมคัรอีก 1 รายท่ีติดเช้ือ HIV-1 ในช่วงคดัเขา้แต่ใน
ขณะนั้นไมพ่บการกลายพนัธุ์ท่ีด้ือต่อ  INSTI อยา่งไรก็ตาม 60 วนัต่อมา พบการกลายพนัธุ์ท่ีด้ือต่อ  INSTI ท่ี
ต าแหน่ง E138K และ Q148K โดยไม่สามารถหา phenotype ได ้

หลงัการวิเคราะห์หลกัไดท้ าการทดสอบไวรัสแบบยอ้นหลงัเพิ่มเติมเพื่อใหส้ามารถระบุเวลาของการติดเช้ือ 
HIV ไดแ้ม่นย  าขึ้น ผลท่ีไดค้ือ incident infection ของอาสาสมคัร 1 รายใน 13 รายท่ีไดรั้บยาฉีด cabotegravir 
ตรงเวลา ถูกตดัสินวา่เป็น prevalent infection 

การศึกษา HPTN 084 

ในการวิเคราะห์การศึกษา HPTN 084 เบ้ืองตน้พบ incident infection 4 รายในกลุ่มท่ีไดรั้บ cabotegravir และ 
36 รายในกลุ่มท่ีไดรั้บ TDF/FTC 

ในกลุ่ม cabotegravir พบ incident infection 2 รายในช่วงระหวา่งท่ีไดรั้บยาฉีด cabotegravir โดย 1 รายฉีดยา
ล่าชา้ 3 คร้ัง และทั้งสองรายรับประทานยา cabotegravir ไม่สม ่าเสมอ 

Incident infection 2 รายเกิดขึ้นหลงัจากรับประทานยา cabotegravir คร้ังสุดทา้ย โดยทั้งสองรายรับประทาน
ยา cabotegravir ไม่สม ่าเสมอ การนดัหมายท่ีตรวจพบการติดเช้ือ HIV คร้ังแรกของอาสาสมคัร 1 ราย คือ
ประมาณ 11 สัปดาห์หลงัจากถูกคดัเขา้กลุ่ม และ 57 สัปดาห์หลงัจากถูกคดัเขา้กลุ่มส าหรับอีกหน่ึงราย  

หากมีปริมาณไวรัส  HIV >500 c/mL ในการนดัแพทยค์ร้ังแรก (การนดัหมายเพื่อตรวจหาไวรัสคร้ังแรก)  จะ
มีการพยายามตรวจหา genotype ของเอชไอวี ในกลุ่ม cabotegravir มีผลการตรวจ genotype ของ HIV ของ
อาสาสมคัร 3 รายใน 4 ราย ไม่พบการการกลายพนัธุ์หลกัท่ีด้ือต่อ  INSTI  

ในกลุ่ม TDF/FTC  มีผลการตรวจ genotype ของ HIV ของอาสาสมคัร 33 รายจาก 36 รายท่ีมี incident 
infection โดยอาสาสมคัร 1 รายมีการกลายพนัธุ์หลกัท่ีด้ือต่อ  NRTI (M184V) และรายน้ียงัด้ือต่อ NNRTI  
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โดยกลายพนัธุ์ท่ีต าแหน่ง K103N อาสาสมคัรอีก 9 รายมีการด้ือต่อ NNRTI (7 รายมีการกลายพนัธุ์ท่ีต าแหน่ง 
K103N แห่งเดียวหรือร่วมกบัการกลายพนัธุ์ท่ีต าแหน่ง E138A หรือ P225H; 1 รายมีการกลายพนัธุ์ท่ีต าแหน่ง 
K101E แห่งเดียว และ 1 รายมีการกลายพนัธุ์ท่ีต าแหน่ง E138A แห่งเดียว) 

หลงัการวิเคราะห์เบ้ืองตน้ ไดท้ าการทดสอบไวรัสแบบยอ้นหลงัเพิ่มเติมเพื่อใหส้ามารถระบุเวลาของการติด
เช้ือ HIV-1 ไดแ้ม่นย  าขึ้น ผลท่ีไดค้ือ incident infection ของอาสาสมคัร 1 รายใน 4 รายซ่ึงไดรั้บ cabotegravir 
ถูกตดัสินวา่เป็นการติดเช้ือท่ีมีอยูเ่ดิม (prevalent infection) 

ผลต่อคลื่นไฟฟ้าหัวใจ 

ในการทดลองแบบสุ่มมีกลุ่มควบคุม ขา้มสลบั 3 ระยะ (randomised, placebo-controlled, three-period cross-
over) โดยอาสาสมคัรท่ีมีสุขภาพดี 42 ราย ถูกสุ่มเขา้ 6 ล าดบั และไดรั้บยาหลอกชนิดรับประทาน 3 คร้ัง, 
cabotegravir ขนาด 150 มก. ทุก 12 ชัว่โมง (ค่าเฉล่ีย Cmax เม่ือระดบัยาคงท่ีอยูท่ี่ประมาณ 2.8 เท่า และ 5.6 เท่า 
เหนือกวา่ยารับประทานขนาด 30 มก. วนัละ 1 คร้ัง และยาฉีด cabotegravir ขนาด 600 มก. ทุก 2 เดือน 
ตามล าดบั) หรือ ไดรั้บยา moxifloxacin ขนาด 400 มก. คร้ังเดียว (กลุ่มควบคุมท่ีไดรั้บยาออกฤทธ์ิ) หลงัจาก
การปรับค่า baseline และยาหลอกแลว้ ค่าเฉล่ียสูงสุดของการเปลี่ยนแปลง QTc ตาม Fridericia’s correction 
(QTcF) ส าหรับยา cabotegravir คือ 2.62 msec (1-side 90% upper CI: 5.26 msec) โดย cabotegravir ไม่ท าให ้
QTc interval ยาวขึ้นตลอดช่วง 24 ชัว่โมงหลงัใหย้า 

5.2 คุณสมบัติทางเภสัชจลนศาสตร์ 
ยารับประทาน 
เภสัชจลนศาสตร์ของ cabotegravir ระหวา่งอาสาสมคัรท่ีมีสุขภาพดีและอาสาสมคัรท่ีติดเช้ือ HIV มีความ
คลา้ยคลึงกนั ความแปรปรวนดา้นเภสัชจลนศาสตร์ของ cabotegravir อยูใ่นระดบัปานกลางถึงสูง การศึกษา
ระยะท่ี 1 ในอาสาสมคัรท่ีมีสุขภาพดีพบวา่ CVb% ระหวา่งอาสาสมคัรส าหรับ AUC, Cmax และ Ctau จาก
การศึกษาในอาสาสมคัรท่ีมีสุขภาพดีอยูใ่นช่วง 34 -91%  ความแปรปรวนภายในตวัอาสาสมคัรแต่ละราย 
(CVw%) ต ่ากวา่ความแปรปรวนระหวา่งอาสาสมคัร 

ยาแขวนตะกอนส าหรับฉีด 

เภสัชจลนศาสตร์ของ cabotegravir ระหวา่งอาสาสมคัรท่ีมีสุขภาพดีและอาสาสมคัรท่ีติดเช้ือ HIV มีความ
คลา้ยคลึงกนั ความแปรปรวนดา้นเภสัชจลนศาสตร์ของ cabotegravir อยูใ่นระดบัปานกลางถึงสูง การศึกษา
ระยะท่ี 3 ในอาสาสมคัรท่ีติดเช้ือ HIV พบวา่ CVb% ระหว่างอาสาสมคัรส าหรับ Ctau อยู่ในช่วง 39-48%  พบ
ความแปรปรวนระหวา่งอาสาสมคัรสูงกวา่โดยพบตั้งแต่ 65-76 % จากการฉีดยา cabotegravir แบบออกฤทธ์ิ
เน่ินเพียงเขม็เดียว  
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ตารางท่ี 7: พารามิเตอร์ทางเภสัชจลนศาสตร์หลงัการรับประทาน cabotegravir วนัละ 1 คร้ัง และการฉีดยา
ชุดเร่ิมตน้และการฉีดยาต่อเน่ืองทุก 2 เดือน เขา้กลา้มเน้ือ 

ระยะการให้ยา 
รูปแบบ 
การให้ยา 

ค่าเฉลีย่เรขาคณิต (เปอร์เซ็นไทล์ท่ี 5, 95)a 

AUC(0-tau)
b 

(µg•h/mL) 
Cmax 

(µg/mL) 
Ctau 

(µg/mL) 
การรับประทาน
ยาน าc 

30 มก. 
วนัละ 1 คร้ัง 

145 
(93.5, 224) 

8.0 
(5.3, 11.9) 

4.6 
(2.8, 7.5) 

การฉีดยาชุด
เร่ิมตน้d 

ขนาดเร่ิมตน้ 
600 มก. IM 

1591 
(714, 3245) 

8.0 
(5.3, 11.9) 

1.5 
(0.65, 2.9) 

การฉีดยาทุก 2 
เดือนe 

ขนาด 600 มก. 
IM ทุก 2 เดือน 

3764 
(2431, 5857) 

4.0 
(2.3, 6.8) 

1.6 
(0.8, 3.0) 

a ค่าพารามิเตอร์ทางเภสัชจลนศาสตร์ (PK) อา้งอิงจากการประมาณท่ีไดข้องผูป่้วยแต่ละรายจาก population 
PK model ส าหรับผูป่้วยในการศึกษาเก่ียวกบัการรักษา HIV ระยะท่ี 3   
b tau คือช่วงระยะห่างของการใหย้าแต่ละคร้ัง: 24 ชัว่โมงส าหรับยารับประทาน; 1 เดือนส าหรับการฉีดยา ชุด
เร่ิมตน้ และ 2 เดือนส าหรับการฉีดยาทุก 2 เดือน โดยเป็นยาแขวนตะกอนส าหรับฉีดแบบออกฤทธ์ิเน่ิน ซ่ึง
ฉีดเขา้กลา้ม 
c ค่าพารามิเตอร์ทางเภสัชจลนศาสตร์ของยารับประทานท่ีใชเ้ป็นยาน าแสดงถึงภาวะระดบัยาคงท่ี 
d ค่า Cmax ของการฉีดยาชุดเร่ิมตน้สะทอ้นถึงยารับประทานเป็นหลกั เน่ืองจากเร่ิมฉีดยาชุดเร่ิมตน้ในวนั
เดียวกบัการรับประทานยาคร้ังสุดทา้ย อยา่งไรก็ตาม ค่า AUC(0-tau) และ Ctau จะสะทอ้นถึงการฉีดยาชุดเร่ิมตน้ 
ในกรณีท่ีฉีดยาใหแ้ก่ผูติ้ดเช้ือ HIV โดยไม่มีการใหย้ารับประทานเป็นยาน า (n = 110) ค่าเฉล่ียเรขาคณิต 
(เปอร์เซ็นตไ์ทลท่ี์ 5, 95) ของ Cmax (1 สัปดาห์หลงัการฉีดยาเขม็แรก) ของ cabotegravir อยูท่ี่ 1.89 µg/mL 
(0.438, 5.69) และ Ctau อยูท่ี่ 1.43 µg/mL (0.403, 3.90) 
e ค่าพารามิเตอร์ทางเภสัชจลนศาสตร์แสดงถึงภาวะระดบัยาคงท่ี 

การดูดซึม 

ยารับประทาน 

หลงัจากรับประทาน ยา cabotegravir จะถูกดูดซึมอยา่งรวดเร็ว โดยมีค่ามธัยฐานของ Tmax อยูท่ี่ 3 ชัว่โมงหลงั
รับประทานยาเม็ด เภสัชจลนศาสตร์ของ cabotegravir เป็นเส้นตรงโดยแปรผนัตามขนาดยาและรูปแบบยา 
หลงัจากรับประทานยาเม็ด เภสัชจลนศาสตร์ของ cabotegravir เป็นสัดส่วนตามขนาดยาจนถึงต ่ากวา่สัดส่วน
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ตามขนาดยาเลก็นอ้ย ท่ีขนาดยาตั้งแต่ 5 - 60 มก.  การรับประทานยาวนัละ 1 คร้ัง จะถึงภาวะระดบัยาคงท่ี
ทางเภสัชจลนศาสตร์ภายใน 7 วนั 

อาจรับประทาน APRETUDE พร้อมอาหารหรือไม่ก็ได ้ อาหารจะเพิ่มระดบัการดูดซึมของ cabotegravir  
โดยชีวประสิทธิผล (bioavailability) ของ cabotegravir ไม่ขึ้นกบัส่วนประกอบของอาหาร: อาหารท่ีมีไขมนั
สูงจะท าให ้cabotegravir AUC(0-) เพิ่มขึ้น 14% และ Cmax เพิ่มขึ้น 14% เม่ือเทียบกบัการรับประทานยา
ภายใตส้ภาวะอดอาหารโดยการเพิ่มขึ้นเหล่าน้ีไม่มีนยัส าคญัทางคลินิก 

ยงัไม่มีการศึกษาค่าชีวประสิทธิผลสัมบูรณ์ของ cabotegravir 

ยาแขวนตะกอนส าหรับฉีด 

ยาฉีด cabotegravir แสดงเภสัชจลนศาสตร์ท่ีถูกจ ากดัโดยการดูดซึม เน่ืองจาก cabotegravir จะถูกดูดซึมจาก
กลา้มเน้ือสะโพกเขา้สู่ระบบไหลเวียนอยา่งชา้ ๆ ส่งผลใหค้วามเขม้ขน้ในพลาสมาคงท่ี  ภายหลงัฉีดยาเขา้
กลา้มเน้ือในขนาด 600 มก. เพียงเขม็เดียว สามารถตรวจพบความเขม้ขน้ของ cabotegravir ในพลาสมาไดใ้น
วนัแรก โดยมีมธัยฐานความเขม้ขน้ของ cabotegravir ท่ี 4 ชัว่โมงหลงัฉีดยาอยูท่ี่ 0.290 mg/mL ซ่ึงสูงกวา่ in-
vitro PA-IC90 ซ่ึงอยูท่ี่ 0.166 mg/mL และถึงระดบัความเขม้ขน้สูงสุดในพลาสมาโดยมีค่ามธัยฐานของ Tmax 
อยูท่ี่ 7 วนั    ภายหลงัการฉีดยาเขม็เร่ิมตน้ระดบัยาในเลือดจะถึงระดบัความเขม้ขน้เป้าหมาย (โปรดดู ตารางท่ี 
7)     หลงัการฉีดยาเพียงเขม็เดียวสามารถตรวจพบ cabotegravir ในพลาสมาไดน้านถึง 52 สัปดาห์หรือนาน
กวา่นั้น 

ระดบัยา cabotegravir ในพลาสมาเพิ่มขึ้นตามสัดส่วนหรือต ่ากวา่สัดส่วนตามขนาดยาเลก็นอ้ยหลงัการฉีดยา
เขา้กลา้มเพียงคร้ังเดียวและฉีดซ ้า ในขนาดยาตั้งแต่ 100 - 800 มก. 

การกระจายตัวของยา 

จากขอ้มูล in vitro พบวา่ cabotegravir สามารถจบักบัโปรตีนในพลาสมาของมนุษยไ์ดสู้ง (ประมาณ >99%)  
หลงัจากรับประทานยาเม็ด  ปริมาตรการกระจายตวัเฉล่ียของยารับประทาน (Vz/F) ในพลาสมาอยูท่ี่ 12.3 
ลิตร ในมนุษยค์่าประมาณ Vc/F ของ cabotegravir ในพลาสมาอยูท่ี่ 5.27 ลิตร และ Vp/F อยูท่ี่ 2.43 ลิตร การ
ประมาณการปริมาตรเหล่าน้ีมาจากสมมติฐานท่ีวา่ถา้ F สูง  แสดงถึงการกระจายตวัของ cabotegravir ไปยงั
ช่องวา่งภายนอกเซลล ์

จากการศึกษาในอาสาสมคัรท่ีมีสุขภาพดี (n = 15) พบ cabotegravir ในระบบสืบพนัธุ์ของเพศหญิงและเพศ
ชายหลงัไดรั้บยาฉีด IM ขนาด 3 มล. (600 มก.) เพียงเขม็เดียว ค่ามธัยฐานของความเขม้ขน้ของ cabotegravir 
ในวนัท่ี 3 (ตวัอยา่งเน้ือเยือ่ส าหรับตรวจ PK คร้ังแรกสุด) อยูท่ี่ 0.49 mg/mL ในเน้ือเยือ่ปากมดลูก,  0.29 
mg/mL ในของเหลวปากมดลูก,  0.37 mg/mL ในเน้ือเยื่อช่องคลอด,  0.32 mg/mL ในเน้ือเยื่อทวารหนกั และ 
0.69 mg/mL ในของเหลวจากทวารหนกั ซ่ึงสูงกวา่ท่ีพบใน in vitro PA-IC90   
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เมตาบอลซึิม 
Cabotegravir ถูกเมตาบอไลซ์ผา่น UGT1A1 เป็นส่วนใหญ่ และผา่น UGT1A9 เลก็นอ้ย โดยมี  cabotegravir 
เป็นสารประกอบหลกัท่ีไหลเวียนอยูใ่นพลาสมา แสดงถึงเรดิโอคาร์บอนในพลาสมาทั้งหมด >90%   ใน
มนุษยห์ลงัจากรับประทานยาพบวา่ cabotegravir ส่วนใหญ่ถูกก าจดัออกโดยผา่นทางเมตาบอลิซึม การก าจดั 
cabotegravir ทางไตในรูปท่ีไม่เปล่ียนแปลงเลก็นอ้ย (<1% ของขนาดยา)  โดย 47% ของขนาดยาทั้งหมดท่ี
รับประทานจะถูกขบัออกทางอุจจาระในรูปท่ีไม่เปล่ียนแปลง ซ่ึงยงัไม่ทราบวา่ยาท่ีขบัออกทั้งหมดหรือ
บางส่วนมาจากยาท่ีไม่ถูกดูดซึมหรือเป็นการขบัออกส่วนท่ี conjugate กบั glucuronidate ทางน ้าดี ซ่ึง
สามารถสลายตวักลบัไปเป็นสารประกอบตวัเดิมภายในล าไส้  พบ cabotegravir ในตวัอยา่งน ้าดีจากล าไส้เลก็
ส่วนตน้ และพบ glucuronic acid metabolite อยูใ่นตวัอยา่งน ้าดีในล าไส้เลก็ส่วนตน้บางตวัอยา่งแต่ไม่พบใน
ทุกตวัอยา่ง  27% ของขนาดยาทั้งหมดท่ีรับประทานจะถูกขบัออกทางปัสสาวะ โดยส่วนใหญ่อยูใ่นรูป 
glucuronide metabolite (75% ของสารกมัมนัตภาพรังสีในปัสสาวะ; 20% ของขนาดยาทั้งหมด) 

การก าจัดยา 

ยารับประทาน 
จากการวิเคราะห์ทางเภสัชจลนศาสตร์ประชากร cabotegravir มีค่าคร่ึงชีวิตการก าจดัออกเฉล่ีย 41 ชัว่โมง 
และมีค่าการก าจดัยาท่ีปรากฎ (apparent clearance, CL/F) 0.21 ลิตรต่อชัว่โมง  

ยาแขวนตะกอนส าหรับฉีด 
ค่าคร่ึงชีวิตการก าจดัยาเฉล่ียท่ีปรากฎของ cabotegravir  ถูกจ ากดัดว้ยอตัราการดูดซึม และคาดวา่จะอยูท่ี่ 5.6 - 
11.5 สัปดาห์หลงัจากการฉีด IM เพียงเขม็เดียว ค่าคร่ึงชีวิตท่ีปรากฎซ่ึงยาวนานกวา่ยารับประทานอยา่งมี
นยัส าคญั สะทอ้นถึงการดูดซึมยาจากบริเวณท่ีฉีดยาเขา้สู่ระบบไหลเวียน ค่า CL/F อยู่ท่ี 0.151 ลิตร/ชม. 

ประชากรกลุ่มพเิศษ 

เพศ  
การวิเคราะห์ทางเภสัชจลนศาสตร์ประชากรพบวา่ความแตกต่างของเพศไม่มีผลทางคลินิกต่อระดบัยา 
cabotegravir ในร่างกาย นอกจากน้ี ในการศึกษา HPTN 083 ยงัไม่พบความแตกต่างทางคลินิกของความ
เขม้ขน้ของ cabotegravir ในพลาสมาจากเพศท่ีต่างกนั ซ่ึงรวมถึง ผูช้ายตามเพศสภาพและผูห้ญิงขา้มเพศ ท่ีใช้
หรือไม่ใชฮ้อร์โมนบ าบดัเพื่อการขา้มเพศ ดงันั้นจึงไม่จ าเป็นตอ้งปรับขนาดยาตามเพศ 

เช้ือชาต ิ
การวิเคราะห์เภสัชจลนศาสตร์ประชากรพบวา่ เช้ือชาติไม่มีผลทางคลินิกต่อระดบัยา cabotegravir ในร่างกาย 
ดงันั้น จึงไม่จ าเป็นตอ้งปรับขนาดยาตามเช้ือชาติ 
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ค่าดัชนีมวลกาย (BMI) 

การวิเคราะห์เภสัชจลนศาสตร์ประชากรพบวา่ BMI ไม่มีผลทางคลินิกต่อระดบัยา cabotegravir ในร่างกาย 
ดงันั้น จึงไม่จ าเป็นตอ้งปรับขนาดยาตาม BMI  

วัยรุ่น 

การวิเคราะห์เภสัชจลนศาสตร์ประชากรพบวา่ ระดบัยาในร่างกายของวยัรุ่นท่ีติดเช้ือ HIV-1 ไม่มีความ
แตกต่างทางคลินิกเม่ือเทียบกบัผูใ้หญ่ท่ีติดเช้ือ และไม่ติดเช้ือ HIV-1 จากผูเ้ขา้ร่วมในโปรแกรมการพฒันายา 
cabotegravir ดงันั้น จึงไม่จ าเป็นตอ้งปรับขนาดยาส าหรับวยัรุ่นท่ีมีน ้าหนกั 35 กก. 

ตารางท่ี 8: ค่าประมาณของพารามิเตอร์ทางเภสัชจลนศาสตร์หลงัจากให้รับประทานยา cabotegravir วันละ 
1 คร้ัง และการฉีดยาเข้ากล้ามเน้ือชุดเร่ิมต้นและการฉีดยาต่อเน่ืองทุก 2 เดือน ในอาสาสมัครวัยรุ่นท่ีมีอายุ 12 
ถึงต ่ากว่า 18 ปี (35 กก.) 

ระยะการให้ยา 
รูปแบบ 
การให้ยา 

ค่าเฉลีย่เรขาคณิต (เปอร์เซ็นไทล์ท่ี 5, 95)a 

AUC(0-tau)
b 

(µ•h/mL) 
Cmax 

(µ/mL) 
Ctau 

(µ/mL) 
การรับประทาน
ยาน าc 

30 มก. 
วนัละ 1 คร้ัง 

193 
(106, 346) 

14.4 
(8.02, 25.5) 

5.79 
(2.48, 12.6) 

การฉีดยาชุด
เร่ิมตน้d 

ขนาดเร่ิมตน้ 
600 มก. IM 

2123 
(881, 4938) 

11.2 
(5.63, 21.5) 

 

1.84 
(0.64, 4.52) 

การฉีดยาทุก 2 
เดือนe 

ขนาด 600 มก. 
IM ทุก 2 เดือน 

4871 
(2827, 8232) 

7.23 
(3.76, 14.1) 

2.01 
(0.64, 4.73) 

a ค่าพารามิเตอร์ทางเภสัชจลนศาสตร์ (PK) อา้งอิงจากแบบจ าลองเภสัชจลนศาสตร์ประชากร ในประชากร
วยัรุ่นซ่ึงมีน ้าหนกัตวั 35-156 กก. ท่ีจ าลองการติดเช้ือ HIV-1 เสมือนจริง  
b tau คือช่วงระยะห่างของการใหย้าแต่ละคร้ัง: 24 ชัว่โมงส าหรับยารับประทาน; 1 เดือนส าหรับการฉีดยา
แขวนตะกอนแบบออกฤทธ์ิเน่ินเขา้กลา้ม ชุดเร่ิมตน้ และ 2 เดือนส าหรับการฉีดทุก 2 เดือน  
c ค่าพารามิเตอร์ทางเภสัชจลนศาสตร์ของยารับประทานท่ีใชเ้ป็นยาน าแสดงถึงภาวะระดบัยาคงท่ี 
d ค่า Cmax ของการฉีดยาชุดเร่ิมตน้สะทอ้นถึงยารับประทานเป็นหลกั เน่ืองจากเร่ิมฉีดยาชุดเร่ิมตน้ในวนั
เดียวกบัการรับประทานยาคร้ังสุดทา้ย อยา่งไรก็ตาม ค่า AUC(0-tau) และ Ctau จะสะทอ้นถึงการฉีดยาชุดเร่ิมตน้   
e ค่าพารามิเตอร์ทางเภสัชจลนศาสตร์แสดงถึงภาวะระดบัยาคงท่ี 
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เด็ก 

ยงัไม่มีขอ้มูลดา้นเภสัชจลนศาสตร์และรูปแบบการใหย้า cabotegravir ท่ีแนะน าส าหรับผูท่ี้มีอายตุ ่ากวา่ 12 ปี 
หรือมีน ้าหนกัตวันอ้ยกวา่ 35 กก.  

ผู้สูงอายุ 

การวิเคราะห์เภสัชจลนศาสตร์ประชากรของ cabotegravir พบวา่อายไุม่มีผลทางคลินิกต่อระดบัยา 
cabotegravir ในร่างกาย 

ขอ้มูลทางเภสัชจลนศาสตร์ของยา cabotegravir ในผูท่ี้มีอายสูุงกวา่ 65 ปี ยงัมีอยูจ่  ากดั 

ผู้ท่ีมีการท างานของไตบกพร่อง 

ไม่พบความแตกต่างทางเภสัชจลนศาสตร์ท่ีส าคญัทางคลินิกระหวา่งอาสาสมคัรท่ีมีการท างานของไต
บกพร่องขั้นรุนแรง (creatinine clearance ≥15 ถึง <30 มล./นาที และไม่ไดฟ้อกไต) เม่ือเปรียบเทียบกบั
อาสาสมคัรท่ีมีสุขภาพดีซ่ึงมีลกัษณะใกลเ้คียงกนั ไม่จ าเป็นตอ้งปรับขนาดยาส าหรับผูท่ี้มีการท างานของไต
บกพร่องเลก็นอ้ย ปานกลาง หรือรุนแรง (ไม่ไดฟ้อกไต) ยงัไม่มีการศึกษา cabotegravir ในผูท่ี้ฟอกไต 

ผู้ท่ีมีการท างานของตับบกพร่อง 

ไม่พบความแตกต่างทางเภสัชจลนศาสตร์ท่ีส าคญัทางคลินิกระหวา่งอาสาสมคัรมีการท างานของตบับกพร่อง
ระดบัปานกลางเม่ือเปรียบเทียบกบัอาสาสมคัรท่ีมีสุขภาพดีซ่ึงมีลกัษณะใกลเ้คียงกนั ไม่จ าเป็นตอ้งปรับ
ขนาดยาส าหรับผูท่ี้มีการท างานของตบัท างานบกพร่องเล็กนอ้ยถึงปานกลาง (Child-Pugh Score A หรือ B) 
ยงัไม่มีการศึกษาเภสัชจลนศาสตร์ของ cabotegravir ในผูท่ี้มีการท างานของตบับกพร่องรุนแรง (Child-Pugh 
Score C)   

ผู้ติดเช้ือ HBV และ HBC 

ในการศึกษาเก่ียวกบั PrEP ไม่มีขอ้มูลการใช ้cabotegravir ในอาสาสมคัรท่ีติดเช้ือ HBV และ HCV   

Polymorphisms ของเอนไซม์ท่ีท าหน้าที่เมตาบอไลซ์ยา 

จาก meta-analysis ในอาสาสมคัรท่ีมีสุขภาพดี และอาสาสมคัรท่ีติดเช้ือ HIV พบวา่ผูท่ี้ติดเช้ือ HIV ท่ีมี 
UGT1A1 genotypes ท่ีท าให้เมตาบอลิซึมของ cabotegravir ไม่ดี  มีค่าเฉล่ีย AUC, Cmax และ Ctau ของยา 
cabotegravir เม่ือระดบัยาคงท่ีเพิ่มขึ้น 1.2 เท่าหลงัฉีด cabotegravir เทียบกบัค่าเฉล่ียเพิ่มขึ้น 1.38 เท่าหลงั
รับประทานยา cabotegravir ซ่ึงคลา้ยคลึงกบัค่าเฉล่ีย AUC, Cmax และ Ctau ของยา cabotegravir ท่ีเพิ่มขึ้น 1.3 -
1.5 เท่าเม่ือระดบัยาคงท่ีในอาสาสมคัรท่ีมีสุขภาพดีและอาสาสมคัรท่ีติดเช้ือ HIV รวมกนัหลงัรับประทานยา  
ความแตกต่างเหล่าน้ีไม่ถือวา่มีนยัส าคญัทางคลินิก polymorphisms ของ UGT1A9 ไม่ส่งผลใหเ้กิดการ
เปล่ียนแปลงกบัเภสัชจลนศาสตร์ของ cabotegravir ดงันั้น จึงไม่จ าเป็นตอ้งปรับขนาดยาในผูท่ี้พบ 
polymorphisms ของ UGT1A1 หรือ UGT1A9  
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การศึกษาวิจัยทางคลนิิก 

ประสิทธิภาพและความปลอดภยัทางคลินิก 

การประเมินประสิทธิภาพของ cabotegravir ส าหรับ PrEP ด าเนินการในการศึกษาแบบควบคุม สุ่ม (1:1) 
ปกปิดสองทาง ในหลายศูนย ์โดยแบ่งเป็น 2 กลุ่ม [randomised (1:1), double blind, multi-site, two-arm, 
controlled studies] ซ่ึงมีอยู ่2 การศึกษา เพื่อเปรียบเทียบประสิทธิภาพของ cabotegravir กบั tenofovir 
disoproxil fumarate (TDF)/emtricitabine (FTC) ชนิดรับประทานทุกวนั 

อาสาสมคัรท่ีถูกสุ่มเพื่อรับยา cabotegravir จะเร่ิมดว้ยการไดรั้บยารับประทานเพื่อเป็นยาน าในขนาด 30 มก. 
1 เมด็ และยาหลอกทุกวนั นาน 5 สัปดาห์ แลว้ตามดว้ยยาฉีด cabotegravir IM (600 มก. [3 มล.] 1 เขม็ใน
เดือนท่ี 1, 2 และทุก 2 เดือนหลงัจากนั้น และรับประทานยาหลอกทุกวนั) อาสาสมคัรท่ีถูกสุ่มเพื่อรับยา  
TDF/FTC จะเร่ิมดว้ยการไดรั้บยารับประทาน TDF 300 มก./FTC 200 มก. และยาหลอก นาน 5 สัปดาห์ แลว้
ตามดว้ยยารับประทาน TDF 300 มก./FTC 200 มก. ทุกวนั และยาหลอกชนิดฉีด (IM) (3 มล., อิมลัชนัไขมนั 
20% รูปแบบยาฉีด ในเดือนท่ี 1, 2 และทุก 2 เดือนหลงัจากนั้น) 

การศึกษา HPTN 083 

ในการศึกษา HPTN 083 เพื่อแสดงความไม่ดอ้ยกวา่ ในผูช้ายตามเพศสภาพและผูห้ญิงขา้มเพศท่ีมี
เพศสัมพนัธ์กบัผูช้าย 4,566 ราย ซ่ึงถูกสุ่ม 1:1 เพื่อรับยา cabotegravir (n = 2281) หรือ TDF/FTC (n = 2285) 
นาน 153 สัปดาห์ โดยปกปิดฉลาก 

ท่ี baseline มธัยฐานอายขุองอาสาสมคัรอยูท่ี่ 26 ปี เป็นผูห้ญิงขา้มเพศ 12%; ไม่ใช่คนผิวขาว 72%  และมีอาย ุ
<30  ปี  67% 

จุดยติุหลกัคือ อตัรา incident HIV infection ในกลุ่มอาสาสมคัรท่ีถูกสุ่มรับ cabotegravir ชนิดรับประทาน 
และ cabotegravir ชนิดฉีด เปรียบเทียบกบั TDF/FTC ชนิดรับประทาน (ปรับแกไ้ขขอ้มูลกรณีท่ีหยดุยาก่อน
ก าหนดแลว้)  การวิเคราะห์เบ้ืองตน้พบวา่ cabotegravir  มีประสิทธิภาพเหนือกวา่เม่ือเปรียบเทียบกบั 
TDF/FTC โดยลดความเส่ียงของ incident HIV infection ไดถึ้ง 66% มี hazard ratio (95% CI) 0.34 (0.18, 
0.62); การทดสอบเพิ่มเติมยงัพบวา่ผูติ้ดเช้ือ 1 รายในกลุ่ม cabotegravir ถูกตดัสินวา่เป็นการติดเช้ือท่ีมีอยูเ่ดิม  
(prevalent infection) จึงท าใหค้วามเส่ียงของ incident infection ลดลง 69% เม่ือเปรียบเทียบกบั TDF/FTC 
(โปรดดูตารางท่ี 9) 
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ตารางท่ี 9: จุดยุตหิลกัด้านประสิทธิภาพ ในการศึกษา HPTN 083: การเปรียบเทียบ incident HIV infection 

ระหว่างระยะรับยาท่ีสุ่ม (mITT, การตรวจเช้ือไวรัสย้อนหลงัเพิม่เติม) 

 
Cabotegravir 
(N=2278) 

TDF/FDC 
(N=2281) 

P-Value แสดง
ความเหนือกว่า  

Person years 3211 3193  
HIV-1 incident infection 
(อตัราอุบติัการณ์ ต่อ 100 
person years) 

12a (0.37) 39 (1.22)  

Hazard ratio (95% CI) 0.31 (0.16, 0.58) p = 0.0003 
a จากการวิเคราะห์เบ้ืองตน้ การตรวจเช้ือไวรัสยอ้นหลงัเพิ่มเติมเพื่อประเมินเวลาของการติดเช้ือ HIV ได้
แม่นย  าขึ้น พบวา่ 1 รายใน 13 รายท่ีมี incident infection ในกลุ่ม CAB ถูกตดัสินวา่เป็นการติดเช้ือท่ีมีอยูเ่ดิม  
(prevalent infection) โดยจากการวิเคราะห์เบ้ืองตน้มี hazard ratio แรกเร่ิม (95% CI) 0.34 (0.18, 0.62) 

รูปท่ี 1: Incident HIV infection สะสม (mITT) 

 
ผลการวิเคราะห์กลุ่มยอ่ยทั้งหมดสอดคลอ้งกบัผลการป้องกนัโดยรวม ซ่ึงอาสาสมคัรกลุ่มท่ีถูกสุ่มรับ 
cabotegravir พบ incident HIV-1 infection ท่ีต ่ากวา่เม่ือเปรียบเทียบกบัอาสาสมคัรกลุ่มท่ีถูกสุ่มรับ TDF/FTC 
(โปรดดู ตารางท่ี 10) 
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ตารางท่ี 10: อตัราของ incident HIV-1 infection โดยแบ่งตามกลุ่มย่อยในการศึกษา HPTN 083 (mITT, 
การตรวจเช้ือไวรัสย้อนหลงัเพิม่เติม) 

กลุ่มย่อย 

อุบัติการณ์ต่อ 
100 person 
years ในกลุ่ม 
Cabotegravir 

Person years 
ในกลุ่ม 
Cabotegravir 

อุบัติการณ์ต่อ 
100 person 
years ในกลุ่ม 
TDF/FTC 

Person 
years ใน
กลุ่ม 
TDF/FTC  

HR (95% CI) 

อายุ      

<30 ปี 0.47 2110 1.66 1987 0.29 (0.15, 0.59) 

30 ปี 0.18 1101 0.50 1206 0.39 (0.08, 1.84) 

เพศ      

MSM 0.35 2836 1.14 2803 0.32 (0.16, 0.64) 

TGW 0.54 371 1.80 389 0.34 (0.08, 1.56) 

เช้ือชาต ิ
(US) 

     

ผิวด า 0.58 691 2.28 703 0.26 (0.09, 0.76) 

ไม่ใช่ผิวด า 0.00 836 0.50 801 0.11 (0.00, 2.80) 

ภูมิภาค      

อเมริกา 0.26 1528 1.33 1504 0.21 (0.07, 0.60) 

ละติน
อเมริกา 

0.49 1020 1.09 1011 0.47 (0.17, 1.35) 

เอเชีย 0.35 570 1.03 581 0.39 (0.08, 1.82) 

แอฟริกา 1.08 93 2.07 97 0.63 (0.06, 6.50) 

MSM = ผูช้ายตามเพศสภาพซ่ึงมีเพศสัมพนัธ์กบัผูช้าย 

TGW = ผูห้ญิงขา้มเพศท่ีมีเพศสัมพนัธ์กบัผูช้าย  

การศึกษา HPTN 084 

ในการศึกษา HPTN 084 เพื่อแสดงความเหนือกวา่ ในผูห้ญิงตามเพศสภาพ 3224 ราย ซ่ึงถูกสุ่ม 1:1 เพื่อรับยา 
cabotegravir (n = 1614) หรือ TDF/FTC (n = 1610) นาน 153 สัปดาห์ โดยปกปิดฉลาก 
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ท่ี baseline มธัยฐานอายขุองอาสาสมคัรอยูท่ี่ 25 ปี; ไม่ใช่คนผิวขาว >99%; เป็นผูห้ญิงตามเพศสภาพ >99%  
และมีอาย ุ<25 ปี  49% 

จุดยติุหลกัคือ อตัราของ incident HIV infection ในกลุ่มอาสาสมคัรท่ีถูกสุ่มรับ cabotegravir ชนิด
รับประทาน และ cabotegravir ชนิดฉีด เปรียบเทียบกบั TDF/FTC ชนิดรับประทาน (ปรับแกไ้ขขอ้มูลกรณีท่ี
หยดุยาก่อนก าหนดแลว้)  การวิเคราะห์เบ้ืองตน้พบวา่ cabotegravir  มีประสิทธิภาพเหนือกวา่เม่ือ
เปรียบเทียบกบั TDF/FTC โดยลดความเส่ียงของ incident HIV-1 infection ไดถึ้ง 88% มี hazard ratio (95% 
CI) 0.12 (0.05, 0.31); การทดสอบเพิ่มเติมยงัพบวา่ผูติ้ดเช้ือ 1 รายในกลุ่ม cabotegravir ถูกตดัสินวา่เป็นการ
ติดเช้ือท่ีมีอยูเ่ดิม  (prevalent infection) จึงท าใหค้วามเส่ียงของ incident HIV-1 infection ลดลง 90% เม่ือ
เปรียบเทียบกบั TDF/FTC (โปรดดู ตารางท่ี 11) 

ตารางท่ี 11: จุดยุติหลกัด้านประสิทธิภาพในการศึกษา HPTN 084: การเปรียบเทียบ incident HIV 
infection ระหว่างระยะรับยาท่ีสุ่ม (mITT, การตรวจเช้ือไวรัสย้อนหลงัเพิม่เติม) 

 
Cabotegravir 
(N=1623) 

TDF/FDC 
(N=1610) 

P-Value แสดง
ความเหนือกว่า 

Person years 1960 1946  

HIV-1 incident infection 
(อตัราอุบติัการณ์ ต่อ 100 
person years) 

3a (0.15) 36 (1.85)  

Hazard ratio (95% CI) 0.10 (0.04, 0.27) p <0.0001 
a จากการวิเคราะห์เบ้ืองตน้ การตรวจเช้ือไวรัสยอ้นหลงัเพิ่มเติมเพื่อประเมินเวลาของการติดเช้ือ HIV ได้
แม่นย  าขึ้น พบวา่ 1 รายใน 4 รายท่ีมี HIV-1 incident infection ในกลุ่มท่ีไดรั้บ cabotegravir ถูกตดัสินวา่เป็น 

prevalent infection โดย hazard ratio แรกเร่ิมท่ีไดรั้บการแกไ้ขส าหรับการหยดุรักษาก่อนก าหนด (95% CI) 
จากการวิเคราะห์เบ้ืองตน้คือ 0.12 (0.05, 0.31)  
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รูปท่ี 2: Incident HIV infection สะสม (mITT)  

 
ผลจากการวิเคราะห์กลุ่มยอ่ยท่ีวางแผนไวล้่วงหนา้ มีความสอดคลอ้งกบัผลการป้องกนัโดยรวม ซ่ึงพบวา่
อาสาสมคัรกลุ่มท่ีถูกสุ่มรับ cabotegravir มี incident HIV-1 infection ท่ีต ่ากวา่เม่ือเปรียบเทียบกบัอาสาสมคัร
กลุ่มท่ีถูกสุ่มรับ TDF/FTC (โปรดดู ตารางท่ี 12) 

ตารางท่ี 12: อตัราของ incident HIV-1 infection โดยแบ่งตามกลุ่มย่อยในการศึกษา HPTN 084 (mITT, 
การตรวจเช้ือไวรัสย้อนหลงัเพิม่เติม) 

กลุ่มย่อย 

อุบัติการณ์ต่อ 
100 person 
years ในกลุ่ม 
Cabotegravir 

Person years 
ในกลุ่ม 
Cabotegravir 

อุบัติการณ์ต่อ 
100 person 
years ในกลุ่ม 
TDF/FTC 

Person 
years ใน
กลุ่ม 
TDF/FTC  

HR (95% CI) 

อายุ      

<25 ปี 0.23 868 2.34 853 0.12 (0.03, 0.46) 

25 ปี 0.09 1093 1.46 1093 0.09 (0.02, 0.49) 

BMI       

<30  0.22 1385 1.88 1435 0.12 (0.04, 0.38) 

30  0.00 575 1.76 511 0.04 (0.00, 0.93) 

MOCHA (วัยรุ่นท่ีติดเชื้อ HIV) 

การศึกษา MOCHA (IMPAACT 2017, Study 208580) เป็นการศึกษาระยะท่ี 1 และระยะท่ี 2 ซ่ึงก าลงัอยู่
ระหวา่งด าเนินการในหลายศูนย ์แบบเปิดเผยช่ือยาและไม่มีการเปรียบเทียบ (multicentre, open-label, non-
comparative study) เพื่อประเมินความปลอดภยั ความทนต่อยา และเภสัชจลนศาสตร์ของ cabotegravir ชนิด
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รับประทานและชนิดฉีด ในอาสาสมคัรวยัรุ่นท่ีติดเช้ือไวรัส HIV-1 ซ่ึงสามารถควบคุมจ านวนเช้ือไวรัสได ้
จ านวน 8 ราย มีอายตุั้งแต่ 12 ปี ถึง <18 ปี มีน ้าหนกัตวัอยา่งนอ้ย 35 กก. โดยถูกคดัเขา้และไดรั้บยาเมด็ 
cabotegravir 30 มก. วนัละ 1 เมด็ เป็นเวลา 1 เดือน ตามดว้ยยาฉีด cabotegravir ทุกเดือนต่อไปอีก 3 เดือน 
(เดือนท่ี 1: ฉีดขนาด 600 มก. เดือนท่ี 2 และ 3: ฉีดขนาด 400 มก.) โดยยงัไดรั้บ cART ตามเดิมซ่ึงไดรั้บอยู่
ก่อนแลว้ 

ท่ี baseline มธัยฐานอายขุองอาสาสมคัรอยูท่ี่ 14.5 ปี; มธัยฐานน ้าหนกัอยูท่ี่ 57.2 กก.; เป็นเพศหญิง 25%; 
ไม่ใช่คนผิวขาว 100% ไม่มีอาสาสมคัรรายใดท่ีมีจ านวนเซลล ์CD4+ นอ้ยกวา่ 350 cells/mm3 

จุดยติุหลกัท่ีสัปดาห์ 16 ส าหรับอาสาสมคัร cabotegravir คือการยนืยนัขนาดยา ความปลอดภยั และเภสัช
จลนศาสตร์ของยา cabotegravir ชนิดรับประทานและชนิดฉีดในวยัรุ่นท่ีติดเช้ือ HIV ซ่ึงสามารถควบคุม
จ านวนเช้ือไวรัสได ้

ในการวิเคราะห์สัปดาห์ท่ี 16 พารามิเตอร์ทางเภสัชจลนศาสตร์ท่ีพบในวยัรุ่นถึงระดบัยาเป้าหมายในร่างกาย 
โดยอา้งอิงตามขอ้มูลยา cabotegravir ในผูใ้หญ่ทั้งชนิดรับประทานและชนิดฉีด (โปรดดู 5.2 คุณสมบัติเภสัช
จลนศาสตร์ ประชากรกลุ่มพิเศษ 4.8 อาการไม่พึงประสงค์)ข้อมูลท่ีไม่ใช่การศึกษาทางคลนิิก 

การก่อมะเร็ง/การก่อการกลายพนัธ์ุ 

Cabotegravir ไม่ก่อใหเ้กิดการกลายพนัธุ์ หรือการแตกหกัของโครโมโซมเม่ือทดสอบ in vitro โดยใช้
แบคทีเรียและเซลลเ์พาะเล้ียงของสัตวเ์ล้ียงลูกดว้ยนม และเม่ือทดสอบ in vivo โดยการวิเคราะห์ไมโคร
นิวเคลียสของหนู การศึกษาระยะยาวในหนู (mouse และ rat) พบวา่ cabotegravir ไม่ก่อมะเร็ง 

พษิวิทยาต่อระบบสืบพนัธ์ุ 

การเจริญพนัธ์ุ 

เม่ือใหห้นูเพศผูแ้ละเพศเมียกิน cabotegravir ในขนาด 1,000 มก./กก./วนั [>30 เท่าของระดบัยาในร่างกาย
มนุษยเ์ม่ือใหย้าในขนาดสูงสุดท่ีแนะน าส าหรับมนุษย ์(MHRD) คือ ขนาดรับประทาน 30 มก. หรือยาฉีด IM 
ขนาด 400 มก.] นานถึง 26 สัปดาห์ พบวา่ไม่ท าใหเ้กิดอาการไม่พึงประสงคต์่ออวยัวะสืบพนัธุ์ของหนูเพศผู ้
หรือเพศเมีย หรือการสร้างสเปิร์ม ไม่มีผลต่อการจบัคู่ผสมพนัธุ์ของหนูเพศผูแ้ละเพศเมีย หรือการเจริญพนัธุ์
เม่ือใหย้า cabotegravir ในขนาดสูงถึง 1,000 มก./กก./วนั  
การตั้งครรภ์ 
ในการศึกษาพฒันาการของตวัอ่อนและลูกในทอ้ง ไม่พบผลลพัธ์ไม่พึงประสงคต์่อการพฒันาตวัอ่อน
หลงัจากใหก้ระต่ายตั้งทอ้งกินยา cabotegravir ในขนาดสูงถึง 2,000 มก./กก./วนั (0.66 เท่าของระดบัยาใน
ร่างกายมนุษยเ์ม่ือใหย้าท่ี MHRD คือ ขนาดรับประทาน 30 มก. หรือประมาณ 1 เท่าของยาฉีด IM ท่ีขนาด 
400 มก.) หรือใหห้นูท่ีตั้งทอ้ง (rat) ในขนาดสูงถึง 1,000 มก./กก./วนั (>30 เท่าของระดบัยาในร่างกายมนุษย์
เม่ือใหย้าท่ี MHRD ซ่ึงไดแ้ก่ ขนาดรับประทาน 30 มก. หรือยาฉีด IM ท่ีขนาด 400 มก.) โดยพบการ
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เปล่ียนแปลงดา้นการเจริญเติบโตของลูกในทอ้ง (น ้าหนกัตวัลดลง) ในหนูเม่ือใหย้าขนาด 1,000 มก./กก./วนั 
โดยไม่พบความเป็นพิษต่อแม่หนู การศึกษาในหนูท่ีตั้งทอ้งพบวา่ cabotegravir สามารถผา่นรกและตรวจพบ
ยาในเน้ือเยือ่ของตวัอ่อนในทอ้ง 

ขอ้มูลท่ีไม่ใช่การศึกษาทางคลินิกจากการศึกษาก่อนและหลงัคลอด (PPN) ของหนูท่ีไดรั้บยาขนาด 1,000 
มก./กก./วนั  (>30 เท่าของระดบัยาในร่างกายมนุษยเ์ม่ือให้ยาท่ี MHRD ซ่ึงไดแ้ก่ ขนาดรับประทาน 30 มก. 
หรือยาฉีด IM ท่ีขนาด 400 มก.) พบวา่ cabotegravir ท าให้การเร่ิมคลอดล่าชา้ และในหนูบางตวั ความล่าชา้
ดงักล่าวสัมพนัธ์กบัจ านวนท่ีเพิ่มขึ้นของการตายคลอดและการตายของลูกอ่อนทนัทีหลงัคลอด ยา 
cabotegravir ในขนาดท่ีต ่ากว่าคือ ท่ี 5 มก./กก./วนั  (>10 เท่าของระดบัยาในร่างกายมนุษยเ์ม่ือใหย้าท่ี 
MHRD ซ่ึงไดแ้ก่ ขนาดรับประทาน 30 มก. หรือยาฉีด IM ท่ีขนาด 400 มก.) ไม่สัมพนัธ์กบัการคลอดล่าชา้
หรือการตายของลูกอ่อนแรกเกิดในหนู การศึกษาในกระต่ายและหนูพบวา่ยาไม่มีผลต่อการรอดชีวิตของลูก
อ่อนหากคลอดโดยการผา่ตดั เม่ือน าลูกหนูท่ีเกิดจากแมท่ี่ได ้cabotegravir ไปใหแ้ม่หนูในกลุ่มควบคุมเล้ียง
และดูแลตั้งแต่แรกเกิด พบวา่อุบติัการณ์การตายในลูกหนูแรกเกิดยงัคงเหมือนเดิม 

พษิวิทยา และ/หรือ เภสัชวิทยาในสัตว์ทดลอง  
มีการประเมินผลของการรักษาระยะยาวโดยใหย้า cabotegravir ขนาดสูงทุกวนั ในการศึกษาความเป็นพิษ
โดยใหย้ากินต่อเน่ืองในหนู (rat) (26 สัปดาห์) และลิง (39 สัปดาห์) ไม่พบผลขา้งเคียงท่ีเก่ียวขอ้งกบัยาในหนู
หรือลิงท่ีไดรั้บยา cabotegravir ในขนาดท่ีสูงถึง 1,000 มก./กก./วนั หรือ 500 มก./กก./วนั ตามล าดบั 

การศึกษาความเป็นพิษระยะ 14 วนัในลิง พบวา่ไม่สามารถทนต่อยาในขนาด 1,000 มก./กก./วนั และส่งผล
ใหเ้กิดการเจ็บป่วยในระบบทางเดินอาหาร (GI) (น ้าหนกัตวัลด อาเจียน อุจจาระเหลว/เป็นน ้า และภาวะขาด
น ้าระดบัปานกลางถึงรุนแรง) 

การศึกษาความเป็นพิษระยะ 28 วนัในลิง โดยมีระดบัยาในร่างกายเม่ือส้ินสุดการวิจยัซ่ึงไดรั้บยาในขนาด 
500 มก./กก./วนั ใกลเ้คียงกบัการศึกษานาน 14 วนั ท่ีขนาดยา 1,000 มก./กก./วนั ผลน้ีแสดงใหเ้ห็นวา่ความ
ทนต่อผลของยาดา้น GI ท่ีพบในการศึกษา 14 วนั เป็นผลเฉพาะท่ีซ่ึงเกิดจากการกินยา และไม่ใช่ความเป็น
พิษเน่ืองจากยาเขา้สู่ต่อระบบไหลเวียนของร่างกาย 

การศึกษาระยะ 3 เดือนในหนู (rat) เม่ือฉีด cabotegravir เขา้ใตผ้ิวหนงั (SC) ทุกเดือน (ในขนาดสูงถึง 100 
มก./กก./คร้ัง); ฉีด IM ทุกเดือน (ในขนาดสูงถึง 75 มก./กก./คร้ัง) หรือ ฉีด SC ทุกสัปดาห์ (100 มก./กก./
คร้ัง) ไม่พบอาการไม่พึงประสงค ์และไม่เกิดความเป็นพิษใหม่ต่ออวยัวะเป้าหมาย (ระดบัยาในร่างกาย >30 
เท่าของระดบัยาในร่างกายมนุษยเ์ม่ือใหย้าท่ี MHRD คือ ยาฉีด IM ท่ีขนาด 400 มก.)  
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6. รายละเอยีดทางเภสัชกรรม 
6.1 รายการตัวยาไม่ส าคัญ 
ยาเม็ดเคลือบฟิล์ม 
แกนกลางเมด็ยา 
Lactose Monohydrate 
Microcystalline Cellulose 
Hypromellose (E464) 
Sodium Starch Glycolate (ชนิด A) 
Magnesium Stearate 

สารเคลือบเม็ดยา 
Hypromellose (E464) 
Titanium Dioxide (E171) 
Macrogol 400 (E1521) 

ยาแขวนตะกอนส าหรับฉีด 
Mannitol (E421) 
Polysorbate 20 (E432) 
Macrogol (E1521)  
Water for injections 

6.2 การไม่เข้ากนัของยา 
ยาเม็ดเคลือบฟิล์ม 
ไม่มี 

ยาแขวนตะกอนส าหรับฉีด 
เน่ืองจากยงัไม่มีการศึกษาเก่ียวกบัการไม่เขา้กนัของยา จึงไม่ควรผสม APRETUDE กบัผลิตภณัฑย์าอ่ืน  

6.3 อายุของยา 
วนัหมดอายแุสดงอยูบ่นบรรจุภณัฑ์ 

6.4 การเกบ็ยา 
บรรจุภัณฑ์ท่ียังไม่ถูกเปิด (ยาแขวนตะกอนส าหรับฉีดและยาเม็ดเคลือบฟิล์ม) 
รายละเอียดเก่ียวกบัสภาวะการเก็บยาแสดงอยูบ่นบรรจุภณัฑ ์
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บรรจุภัณฑ์ท่ีถูกเปิดแล้ว 
ยาแขวนตะกอนส าหรับฉีด 
เม่ือดูดยาแขวนตะกอนเขา้ไปในกระบอกฉีดยาแลว้ ควรน าไปฉีดใหเ้ร็วท่ีสุดเท่าท่ีจะเป็นไปได ้แต่อาจเก็บไว้
ได ้2 ชัว่โมงท่ีอุณหภูมิหอ้ง หากเกิน 2 ชัว่โมง ตอ้งทิ้งยา กระบอกฉีดยา และเขม็ฉีดยาทั้งหมด 

6.5 ลกัษณะและส่วนประกอบของภาชนะบรรจ ุ
ยาเม็ดเคลือบฟิล์ม 
ยาเมด็ APRETUDE  บรรจุในขวด HDPE (high density polyethylene) ท่ีมีฝาปิดชนิดป้องกนัไม่ใหเ้ด็กเปิดได ้

ยาแขวนตะกอนส าหรับฉีด 
มีเฉพาะแบบขวดเท่านั้น (Single entity vial SEV): 

ยาแขวนตะกอนส าหรับฉีดแบบออกฤทธ์ิเน่ิน APRETUDE ขนาด 200 มก./มล. APRETUDE บรรจุอยูใ่นขวด
แกว้ 

6.6 ค าแนะน าในการใช้ยา 
โปรดดูค าแนะน าในการใชย้าฉบบัสมบูรณ์พร้อมภาพประกอบ ในเอกสารค าแนะน าในการใชย้า 
ในแต่ละประเทศอำจมียำวำงจ ำหน่ำยไม่ครบทุกขนำดของบรรจุภณัฑ ์

7. ช่ือผู้รับอนุญาตผลติหรือน าหรือส่ังยาแผนปัจจุบันเข้ามาในราชอาณาจักร 
บริษทั แกลก็โซสมิทไคลน์ (ประเทศไทย) จ ากดั 

8. เลขทะเบียนต ารับยา 
Apretude (film-coated tablets): 1C 23/66 (NC) 
Apretude (suspension for injection): 1C 24/66 (NC)   

9. วันท่ีได้รับอนุมัติทะเบียนต ารับยา 
20 พฤศจิกายน 2566 

10. วันท่ีมีการแก้ไขปรับปรุงเอกสาร  
16 กรกฏาคม 2567 
Version number: GDS06/IPI06 
Date of issue: 16 July 2024 

Trade marks are owned by or licensed to the ViiV Healthcare group of companies 

©[2024] ViiV Healthcare group of companies or its licensor 

[ViiV Healthcare logo] 
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ค าแนะน าในการใช้ยา 

ข้อมูลต่อไปนีใ้ช้ส าหรับแพทย์และบุคลากรทางการแพทย์เท่าน้ัน: 

ส าหรับ Single Entity Vial (SEV): 

ภาพรวม 

ในการนดัฉีดยาแต่ละคร้ัง จะตอ้งฉีด APRETUDE 3 มล. (600 มก.) 1 เขม็ 

APRETUDE เป็นยาแขวนตะกอนส าหรับฉีดท่ีไม่ตอ้งเจือจางหรือผสมเพิ่มเติม  

APRETUDE ใชส้ าหรับการฉีดเขา้กลา้มเน้ือเท่านั้น และตอ้งฉีดเขา้บริเวณกลา้มเน้ือสะโพก 

 หมายเหตุ: แนะน าใหฉี้ดเขา้ ventrogluteal site 

 สภาวะการเกบ็รักษา 

• รายละเอียดเก่ียวกบัสภาวะการเก็บรักษาแสดงอยูบ่นบรรจุภณัฑ ์

 ห้ามแช่แขง็ (freeze) 
 

ส าหรับการฉีดยาในแต่ละคร้ัง ต้องเตรียมดังนี ้ 

APRETUDE 1 ขวด 
ส าหรับเตรียมยาฉีด 

• กระบอกฉีดยาชนิด Luer-Lock 1 ช้ิน (5 มล.) 
• เขม็ชนิด Luer-Lock หรืออุปกรณ์ส าหรับดูดยา 1 ช้ิน (ส าหรับดูดยาออกจากขวดบรรจุ) 

ส าหรับฉีดยา 

• เขม็ชนิด Luer-Lock อีก1 ช้ิน ส าหรับฉีดยา (ใชเ้ขม็นิรภยั ถา้มี) เบอร์ 23 ยาว 1.5 น้ิว 

ควรพิจารณารูปร่างของผูป่้วยเพื่อเลือกความยาวของเขม็ฉีดยาใหเ้หมาะสม 

ส่ิงท่ีท่านอาจต้องเตรียมเพิม่ 

• ถุงมือสะอาดชนิดไม่ปลอดเช้ือ 
• ส าลีชุบแอลกอฮอล ์ 2 กอ้น 
• ผา้ก๊อซ 1 แผน่ 
• ภาชนะท่ีเหมาะส าหรับทิ้งของมีคม 
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การเตรียมยา 

1. ตรวจสอบขวดยา 

  

• ตรวจสอบวา่ยายงัไม่ถึงวนัหมดอายุ 
• ตรวจสอบลกัษณะยาใหท้ัว่ทั้งขวด หา้มใชย้า

ถา้พบส่ิงแปลกปลอม  

หมายเหต:ุ  

ขวดยา APRETUDE มีสี  
           น ้าตาลอ่อนจากสีของแกว้ 

ห้ามใช้ยา หากเลยก าหนดวนัหมดอายุ 

2. เขย่าแรง ๆ 

 

• ถือขวดใหแ้น่นและเขยา่อยา่งแรงเป็นเวลา 
10 วินาทีเตม็ ดงัภาพ 

• พลิกขวดและตรวจสอบลกัษณะยาท่ีถูกท าให้
แขวนตะกอนใหม่อีกคร้ัง หากยายงักระจาย
ตวัไม่สม ่าเสมอ ใหเ้ขยา่ขวดซ ้า 

• อาจเห็นฟองอากาศเลก็ ๆ ซ่ึงเป็นเร่ืองปกติ 
• เปิดฝาขวดออก 
• เช็ดจุกยางดว้ยส าลีชุบแอลกอฮอล ์

ห้ามใหส่ิ้งใดสัมผสัโดนจุกยางอีกหลงัจากเช็ด
จุกยางแลว้  

3. เตรียมกระบอกฉีดยาและเข็ม 

 

• เตรียมการส าหรับการฉีดยาตามแนวปฏิบติั
ของหน่วยงาน 

• ตวัอยา่ง: สวมเขม็ดูดยาเขา้กบักระบอกฉีดยา  
• แนะน าใหด้นัอากาศ 1 มล. ลงในขวดยา

เพื่อใหดู้ดยาไดต้ามปริมาตรท่ีตอ้งการ 

ตรวจสอบวันหมดอายุ
และลกัษณะยา 

10 
วินาที 

EX
P 

M
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/Y

EA
R 
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4. ค่อย ๆ ดูดยาออกจากขวด 

 

• กลบักระบอกฉีดยาและขวดยา แลว้ค่อย ๆ 
ดูดยาเขา้ไปในกระบอกฉีดยาให้ไดม้ากท่ีสุด 
ซ่ึงอาจไดป้ริมาณยามากกวา่ท่ีใชส้ าหรับฉีด 

หมายเหต:ุ ตรวจสอบวา่ยามีลกัษณะการ
กระจายตวัสม ่าเสมอและมีสีขาวถึงสีชมพูอ่อน 

5. สวมเข็มฉีดยา 

 

• ลอกเปิดบรรจุภณัฑข์องเขม็ฉีดยาตรงฐาน
ของเขม็ 

• จบักระบอกฉีดยาใหต้ั้งขึ้น แลว้บิดกระบอก
ฉีดยาเขา้กบัฐานเขม็ฉีดยาให้แน่น 

• สวมเขม็ฉีดยาใหเ้รียบร้อย 
• แกะบรรจุภณัฑข์องเขม็ฉีดยาออกจากตวัเขม็ 

การฉีดยา 

6. เตรียมบริเวณท่ีจะฉีดยา 

 

ตอ้งฉีดยาท่ีบริเวณกลา้มเน้ือ gluteus โดยเลือกฉีดยา
ในบริเวณต่อไปน้ี: 

• Ventrogluteal (บริเวณท่ีแนะน า) 
• Dorsogluteal (กลา้มเน้ือสะโพกดา้นบนส่วน

นอก)  

หมายเหตุ: ส าหรับฉีดเขา้กลา้มเน้ือ gluteus 
เท่านั้น 
ห้ามฉีดยาเขา้หลอดเลือดด า 

  

Ventrogluteal Dorsogluteal 
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7. ดันยาส่วนเกนิออก 

 

• ดึงท่ีครอบหวัเขม็ฉีดยาออก 
• จบักระบอกฉีดยาโดยใหเ้ขม็ช้ีขึ้น ดนักา้นฉีด

จนถึงขนาด 3 มล. เพื่อก าจดัยาส่วนเกินและ
ฟองอากาศออก 

หมายเหตุ: ท าความสะอาดบริเวณท่ีฉีดยาดว้ย
ส าลีชุบแอลกอฮอล ์ แลว้ปล่อยใหผ้ิวแหง้ก่อน
ด าเนินการขั้นต่อไป 

8. ยืดผิว 

 

ใชเ้ทคนิคการฉีดแบบ z-track เพื่อลดการร่ัวซึม
ของยาจากบริเวณท่ีฉีดยา 

• ดึงผิวหนงัต าแหน่งท่ีจะฉีดยา โดยดึงเล่ือนลง
ประมาณ 1 น้ิว (2.5 ซม.) 

• ตรึงผิวหนงัในลกัษณะน้ีเพื่อฉีดยา 

9. ฉีดยา 

 

• แทงเขม็เขา้ไปจนสุดหรือลึกพอท่ีจะถึงชั้น
กลา้มเน้ือ 

• ค่อย ๆ ดนักา้นกระบอกฉีดยาลงจนสุดใน
ขณะท่ียงัคงยดืตรึงผิวหนงัอยู่      

• ตรวจดูใหแ้น่ใจวา่ฉีดยาจนหมด  
• ถอนเขม็ฉีดออกแลว้ปล่อยผิวหนงัท่ียดืตรึง

ไวท้นัที 
  

1 inch 

(2.5 cm) 



   

เอกสารก ากบัยาภาษาไทย 

APRETUDE TAB&IV IPI06 TH 11/24                                                           38                                         

10. ประเมินบริเวณท่ีฉีดยา 

 

• ใชผ้า้ก๊อซกดบริเวณท่ีฉีดยา 
• อาจใชผ้า้พนัแผลขนาดเลก็ปิดแผลหากมี

เลือดออก 
• ทิ้งเขม็ฉีดยา กระบอกฉีดยา และขวดยาท่ีใช้

แลว้ตามขอ้ก าหนดของกฎหมายดา้นสุขภาพ
และความปลอดภยั 

ห้ามนวดบริเวณท่ีฉีดยา 

ถาม-ตอบ 

1. หากเกบ็ผลติภัณฑ์ไว้ในตู้เย็น จะปลอดภัยหรือไม่ท่ีจะอุ่นขวดยาเพ่ือให้ถึงอุณหภูมิห้องได้เร็วขึน้? 
ท่านควรรออยา่งนอ้ย 15 นาทีก่อนท่ีจะเตรียมการณ์ส าหรับการฉีดยาเพื่อใหย้ามีอุณหภูมิกลบัสู่
ประมาณอุณหภูมิห้อง 
วิธีท่ีดีท่ีสุด ควรปล่อยใหข้วดยากลบัสู่อุณหภูมิหอ้งเอง อย่างไรก็ตาม ท่านสามารถใชค้วามอุ่นของ
มือเพื่อช่วยใหย้ากลบัสู่อุณหภูมิหอ้งไดเ้ร็วขึ้น แต่ตอ้งแน่ใจวา่อุณหภูมิของขวดยาตอ้งไม่เกิน 30°C 
(86°F) 
หา้มใชว้ิธีใหค้วามความร้อนรูปแบบอ่ืน 

2. สามารถปล่อยยาไว้ในกระบอกฉีดยาได้นานเท่าไร? 
วิธีท่ีดีท่ีสุด ควรฉีดยา (ท่ีอุณหภูมิหอ้ง) โดยเร็วท่ีสุดหลงัจากท่ีดูดยาออกมาจากขวดแลว้ อยา่งไรก็
ตาม สามารถเก็บยาไวใ้นกระบอกฉีดยาไดไ้ม่เกิน 2 ชัว่โมง ก่อนน าไปฉีด 

หากเก็บยาไวใ้นกระบอกฉีดยานานกวา่ 2 ชัว่โมง ใหทิ้้งยา กระบอกฉีดยา และเขม็ฉีดยา 

3. เหตุใดจึงต้องดันอากาศเข้าไปในขวดยา? 
การดนัอากาศ 1 มล. เขา้ไปในขวด จะท าใหดู้ดยาเขา้มาในกระบอกฉีดยาไดง้่ายขึ้น 
หากไม่ดนัอากาศเขา้ไป ยาบางส่วนอาจไหลกลบัเขา้ไปในขวดโดยไม่ไดต้ั้งใจ ท าให้เหลือยาใน
กระบอกฉีดยานอ้ยกวา่ท่ีตอ้งการ 

4. เหตุใดจึงแนะน าให้ฉีดยาท่ี ventrogluteal site 
แนะน าใหฉี้ดยาท่ี ventrogluteal site เพื่อเขา้ไปยงักลา้มเน้ือ gluteus medius เน่ืองจากอยูห่่างจาก
เส้นประสาทและหลอดเลือดท่ีส าคญั การฉีดยาท่ี dorso-gluteal site เพื่อเขา้ไปยงักลา้มเน้ือ gluteus 
maximus ก็สามารถท าไดห้ากบุคลากรทางการแพทยถ์นดัมากกวา่ แต่ไม่ควรฉีดยาท่ีบริเวณอ่ืน 

 


