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COMPOSICIÓN FARMACÉUTICA PARA EL TRATAMIENTO DE LA DISFUNCIÓN 

ERÉCTIL A BASE DE UN FÁRMACO INHIBIDOR DE LA ENZIMA PDE-5 

(FOSFODIESTERASA TIPO 5) EN GEL 

  

CAMPO DE LA INVENCIÓN 5 

 

 La presente invención se refiere a una composición farmacéutica para la 

administración oral para tratar sintomatologías relacionadas con la disfunción eréctil; más 

particularmente, la presente invención se refiere a una composición farmacéutica en gel, 

inhibidora de la fosfodiesterasa que contiene 1-((3-(6,7-dihidro-1-metil-7-oxo-3-propil-1H-10 

pirazolo(4,3-d)pirimidin-5-il)-4-etoxifenil)sulfonil)-4-metilpiperazina, como agente activo 

asociado con uno o más excipientes farmacéuticamente aceptables; la forma 

farmacéutica en sobres de gel o en un dispositivo dosificador, en donde el principio activo 

es un fármaco inhibidor de la enzima PDE-5 (fosfodiesterasa tipo 5) en gel para tratar 

alopatías relacionadas con disfunción eréctil en un mamífero humano. 15 

 

ANTECEDENTES DE LA INVENCIÓN 

 

 No se encontraron en el estado de la técnica patentes de la forma farmacéutica en 

gel y mucho menos con la composición farmacéutica que a continuación de describirá en 20 

detalle: 

 

 El fármaco o sus derivados inhibidores de la enzima de la PDE-5 son utilizados 

generalmente para tratar la disfunción eréctil (DE), dependiendo de los sustituyentes que 

este contenga en su estructura, dan como resultado diferencias en el tiempo de acción 25 

que estos puedan tener en el ser humano masculino, por ejemplo, el tadalafil al tener un 

efecto de 36 horas se le ha llamado "la píldora del fin de semana". 

http://es.wikipedia.org/wiki/Disfunci%C3%B3n_er%C3%A9ctil


 

 La estructura química del tadalafil es: (6R-trans)-6-(1,3-benzodioxol-5-il)- 

2,3,6,7,12,12a-hexahidro-2-metil-pirazino [1', 2':1,6] pirido[ 3,4-b] indol-1,4-diona 

 

 5 

 

 El tadalafil es un fármaco inhibidor de la enzima PDE-5 (fosfodiesterasa tipo 5) — 

encargada de inactivar al vasodilatador óxido nítrico. Los comprimidos de tadalafil 

actualmente son comercializados en comprimidos cuyas presentaciones son de 5 mg, 10 

mg y 20 mg de dosis. La dosis aprobada para la hipertensión arterial pulmonar es de 40 10 

mg. 

 

 En diciembre de 2003, la FDA (Foods and Drugs Administration - agencia 

estadounidense de control de alimentos y medicamentos) aprobó entre otros activos el 

vardenafil. El tadalafil es el único de los tres medicamentos que se comercializa con una 15 

posología de una toma diaria. 

 

 A continuación se mencionan las características técnicas de tres activos 

relacionados con la tecnología y su correspondiente mecanismo de acción: 

 20 

 

 

http://es.wikipedia.org/wiki/Inhibidor
http://es.wikipedia.org/wiki/Enzima
http://es.wikipedia.org/wiki/%C3%93xido_n%C3%ADtrico
http://es.wikipedia.org/wiki/2003
http://es.wikipedia.org/wiki/FDA
http://es.wikipedia.org/wiki/Vardenafilo
http://es.wikipedia.org/wiki/Posolog%C3%ADa
http://commons.wikimedia.org/wiki/File:Tadalafil_skeletal


Características técnicas: 

 

1. Tadalafil: Dosis recomendada 20 mg, comienzo de acción de ½ a 1 hora; duración 

del efecto 36 horas, presentación habitual caja de 4 u 8 tabletas, frecuencia de 

administración según demanda, interacción con ingesta de alimentos y alcohol no 5 

interactúa con alimentos ni alcohol. El tadalafil fue aprobado en mayo de 2009 en 

los Estados Unidos de América para el tratamiento de la hipertensión arterial 

pulmonar y está actualmente bajo revisión la regulación en otras áreas para esta 

condición. 

 10 

2. Tadalafil: Dosis recomendada 5 mg, comienzo de acción efecto continuado; 

duración de un mes, presentación caja con 28 comprimidos, una toma al día, 

interacción con ingesta de alimentos y alcohol no interactúa con alimentos ni 

alcohol. El tadalafil fue aprobado en mayo de 2009 en los Estados Unidos de 

América para el tratamiento de la hipertensión arterial pulmonar y está actualmente 15 

bajo revisión la regulación en otras áreas para esta condición. 

 

3. Vardenafil: Dosis recomendada 20 mg, comienzo de acción ½ a 1 hora; duración 4 

-5 horas, presentación caja con 4 comprimidos, según demanda, interacción con 

ingesta de alcohol y alimentos grasos reducen/retrasan la absorción del 20 

medicamento. 

 

4. Sildenafil: Dosis recomendada 50 mg, comienzo de acción ½ a 1 hora; duración 4 -

5 horas, presentación caja con 4 comprimidos, según demanda, interacción con 

ingesta de alcohol y alimentos grasos reducen/retrasan la absorción del 25 

medicamento. 

 



Mecanismo de acción: 

 

 Aunque el sildenafil, el vardenafil y el tadalafil inhiben la PDE5, la característica 

farmacológica distintiva del tadalafil es su vida media más larga (17.50 horas) - en 

comparación con sildenafil (4.0-5.0 horas) y vardenafil (4.0-5.0 horas) - resultando en 5 

mayor duración de acción, y así es en parte responsable del apodo de "la píldora de fin 

de semana". Además, su vida media más larga es la base para la investigación actual de 

uso terapéutico del uso diario del tadalafil en el alivio de la hipertensión arterial pulmonar. 

En la actualidad, el sildenafil ha sido aprobado en varias regiones del mundo para la 

terapia de la hipertensión arterial pulmonar. 10 

 

 La erección del pene durante la estimulación sexual es causada por el aumento 

del flujo sanguíneo del pene como consecuencia de la relajación de las arterias del pene 

y el músculo liso del cuerpo cavernoso. Esta respuesta está mediada por la liberación de 

óxido nítrico (NO) de las terminaciones nerviosas y las células endoteliales, que estimula 15 

la síntesis de cGMP en las células de músculo liso. El cGMP cíclico relaja el músculo liso 

y aumenta el flujo de sangre al cuerpo cavernoso. 

 

 La inhibición de la fosfodiesterasa de tipo 5 (PDE5) mejora la función eréctil, al 

aumentar la cantidad de GMPc. El tadalafil, al igual que el sildenafil y el vardenafil, inhibe 20 

la PDE5. Sin embargo, debido a que la estimulación sexual es necesaria para iniciar la 

liberación del pene local de óxido nítrico, el tadalafil no tendrá ningún efecto sobre la 

PDE5 sin estimulación sexual directa del pene. La dosis de inicio recomendada de 

tadalafil para la mayoría de los hombres es de 10 mg, tomados a demanda, antes de la 

actividad sexual (pero no más de una vez al día). La dosis puede aumentarse a 20 mg o 25 

disminuir a 5 mg, según la eficacia y tolerancia personal del hombre a la droga. En junio 



de 2007, la Comisión Europea aprobó una dosis baja (2,5 mg y 5 mg) de tadalafil para ser 

usado como tratamiento diario único de la DE. 

 

 Además, el tadalafil, en dosis de 40 mg una vez al día ha sido aprobado en los 

Estados Unidos de América en mayo de 2009 para el tratamiento de hipertensión arterial 5 

pulmonar, y la aprobación de comercialización en Canadá, México, Japón y la Unión 

Europea está pendiente. En algunos pacientes, existe un desequilibrio del sistema de 

PDE5/NO en la vasculatura pulmonar que favorece la vasoconstricción selectiva de las 

arterias pulmonares. De investigación de tadalafil en esta enfermedad supone que la 

inhibición de la PDE5 afectará la vasodilatación arterial pulmonar, reduciendo así la 10 

presión arterial pulmonar y la resistencia vascular pulmonar. Estos cambios fisiológicos 

se pueden reducir la carga de trabajo de la derecha del corazón ventrículo. Insuficiencia 

cardíaca derecha y edema pulmonar son las principales consecuencias de la hipertensión 

arterial pulmonar. 

 15 

OBJETO DE LA INVENCIÓN 

 

 Un objeto de la presente invención, consiste en proporcionar una composición 

farmacéutica en forma farmacéutica en gel, para alopatías que de acuerdo a la dosis 

están relacionadas con la disfunción eréctil o la hipertensión arterial pulmonar. 20 

 

 Otro objeto de esta invención, es proporcionar una composición farmacéutica de 

uso cotidiano. 

 

 Otro objeto de esta invención, es la de proporcionar la composición farmacéutica, 25 

en gel, monofármaco, para el tratamiento de la insuficiencia venosa. 

 

http://es.wikipedia.org/wiki/Hipertensi%C3%B3n_arterial_pulmonar
http://es.wikipedia.org/wiki/Hipertensi%C3%B3n_arterial_pulmonar
http://es.wikipedia.org/w/index.php?title=Ventr%C3%ADculo_(coraz%C3%B3n)&action=edit&redlink=1


 Otro objeto de esta invención, es la de proporcionar la composición farmacéutica 

en gel para un monofármaco en cualquiera de sus derivados inhibidores de la enzima de 

la PDE-5, para ser usado en mujeres como en hombres.  

 

 5 

DESCRIPCIÓN DETALLADA DE LA INVENCIÓN 

 

 A continuación se describe la invención de la forma en que dieron los resultados 

inesperados de esta composición farmacéutica, en particular el tadalafil para formar un 

gel monofármaco para alopatías relacionado con disfunción eréctil; el producto no se 10 

encuentra en forma comercialmente esta forma farmacéutica en el mercado, el cual 

puede ser aplicado al fármaco o sus derivados inhibidores de la enzima de la PDE-5, 

para el tratamiento de la disfunción eréctil, a base de tadalafil como agente activo: 

 

 La actividad de cada materia prima para la elaborar la composición farmacéutica 15 

la siguiente: 

 

1. El fármaco o sus derivados inhibidores de la enzima de la PDE-5 es el ingrediente 

activo en forma específica el tadalafil. 

 20 

2. El derivado de los glicoles y sus derivados son cosolventes que propician a disolver 

el ingrediente activo por fuerzas de atracción y repulsión de Van der Waals.  

 

3. Los derivados de las celulosas son viscosantes que ayudan a desdoblar al 

polímero, orientándose en láminas que incrementan la resistencia al flujo y por 25 

consecuencia incrementa la viscosidad. 

 



4. Los derivados de la fructosa y sus mezclas son usados para enmascarar el sabor 

desagradable, estimulando diferentes zonas de las papilas gustativas. 

 

5. Los derivados la sucralosa que es un edulcorante, se usa para potenciar la 

estimulación de las papilas gustativas permitiendo enmascarar el sabor 5 

desagradable. 

 

6. El saborizante, genera en las papilas gustativas un sabor específico que enmascara 

el sabor desagradable y permite identificar el producto. 

 10 

7. Se requiere de un conservador que permite reducir la carga microbiana por tener 

actividad bacteriostática, dan protección a la presentación multidosis. 

 

8. Se requiere el uso de un color que permita realizar la identificación del producto. 

 15 

 Teniendo identificado las materias primas, procedemos a redactar el proceso para 

obtener la composición farmacéutica en gel: 

 

1. Se agregan en un tanque enchaquetado los derivados del polietilenglicol y se 

calienta de 60°C a 80°C para adicionar posteriormente el derivado de la 20 

fosfodiesterasa tipo 5, se agita hasta tener una mezcla homogénea y se deja enfriar 

de 30°C a 40°C. 

 

2. Se calienta en otro tanque enchaquetado una fracción de agua de 50°C a 70°C y se 

adicionan los derivados de la celulosa, se dispersa homogéneamente la mezcla y se 25 

deja enfriar entre 30°C a 40°C. 

 



3. Se adiciona el paso 1 en 2 y se agita hasta tener una mezcla homogénea. 

 

4. Se adiciona al paso 3 la mezcla de los edulcorantes, saborizantes y conservadores, 

previamente disueltos en una fracción de agua. 

 5 

5. Se adiciona al paso 3 en el Paso 4, se agita hasta tener una mezcla homogénea. 

 

6. Se agrega el color, previamente disuelto en una fracción de agua, para que la 

solución tenga una apariencia para identificar el producto. 

 10 

7. Se lleva a peso con agua la mezcla del paso 6 y se agita hasta tener una mezcla 

homogénea. 

 

8. Se envasa para su presentación en sobres o en un dispositivo dosificador, para una 

administración equivalente de 5 mg a 40 mg de tadalafil en gel. 15 

 

Ejemplos:  

 

1. Se tienen: derivados de polietilenglicoles en una composición farmacéutica, de 

tadalafil en gel de 5 mg a 40 mg/sobre o en un dispositivo dosificador, etilenglicol o 20 

con un cosolvente entre 77.00/5500 mg/sobre o en un dispositivo dosificador, 

derivados deltas hidroxipropilmetil celulosa, 40 mg/sobre o en un dispositivo 

dosificador; mezcla de los edulcorantes y saborizantes, fructosa o edulcorante 54.00 

mg/sobre o en un dispositivo dosificador; sucrosa 6.00 mg/sobre o en un dispositivo 

dosificador; saborizante 1.700 mg/sobre o en un dispositivo dosificador; benzoato 25 

de sodio 5mg/sobre o en un dispositivo dosificador, como conservador; color 0.003 



mg/sobre o en un dispositivo dosificador; agua en cantidad suficiente para 

garantizar la dosis por sobre o en un dispositivo dosificador. 

 

2. Se formula: una composición farmacéutica de tadalafil en gel de 10.0 mg/sobre o en 

un dispositivo dosificador, polietilenglicol en 385.00 mg/sobre o en un dispositivo 5 

dosificador, hidroxipropilcelulosa 200 mg/sobre o en un dispositivo dosificador; 

fructosa 270.00 mg/sobre o en un dispositivo dosificador; sucrosa 30.00 mg/sobre o 

en un dispositivo dosificador; saborizante 8.5500 mg/sobre o en un dispositivo 

dosificador; benzoato de sodio 25.00 mg/sobre o en un dispositivo dosificador; color 

0.015 mg/sobre o en un dispositivo dosificador; agua en cantidad suficiente para 10 

garantizar la dosis por sobre o en un dispositivo dosificador. 

 

3. Se genera: una composición farmacéutica, de tadalafil en gel de 20.0 mg/sobre o en 

un dispositivo dosificador, polietilenglicol en 770.00 mg/sobre o en un dispositivo 

dosificador, hidroxipropilcelulosa 400 mg/sobre o en un dispositivo dosificador; 15 

fructosa 540.00 mg/sobre o en un dispositivo dosificador; sucrosa 60.00 mg/sobre o 

en un dispositivo dosificador; saborizante 17.000 mg/sobre o en un dispositivo 

dosificador; benzoato de sodio 50.00 mg/sobre o en un dispositivo dosificador; color 

0.030 mg/sobre o en un dispositivo dosificador; agua en cantidad suficiente para 

garantizar la dosis por sobre o en un dispositivo dosificador. 20 

 

4. Se formula: una composición farmacéutica, de tadalafil en gel de 30.0 mg/sobre o 

en un dispositivo dosificador, polietilenglicol en 1,155.00 mg/sobre o en un 

dispositivo dosificador, hidroxipropilcelulosa 600 mg/sobre o en un dispositivo 

dosificador; fructosa 1,620.00 mg/sobre o en un dispositivo dosificador; sucrosa 25 

90.00 mg/sobre o en un dispositivo dosificador; saborizante 25.500 mg/sobre o en 

un dispositivo dosificador; benzoato de sodio 75.00 mg/sobre o en un dispositivo 



dosificador; color 0.045 mg/sobre o en un dispositivo dosificador; agua en cantidad 

suficiente para garantizar la dosis por sobre o en un dispositivo dosificador. 

 

Habiendo descrito la presente invención, esta se considera una novedad por lo que se 

reclama lo contenido en las siguientes: 5 



REIVINDICACIONES 

 

1. Una composición farmacéutica para el tratamiento de la disfunción eréctil a base de 

un fármaco o sus derivados inhibidores de la enzima de la PDE-5 en gel y sus 

derivados, presentes en una concentración de 5 mg a 40 mg/sobre o en un 5 

dispositivo dosificador,uno o más excipientes; uno o más cosolventes de tipo 

polietilenglicol; uno o más edulcorantes; uno o más saborizantes; uno o más 

agentes de tensión superficial; uno o más donde el sistema farmacéutico obtenido 

es una gel; uno o más conservadores.  

 10 

2. La composición farmacéutica para el tratamiento de la disfunción eréctil a base de 

tadalafil en gel y sus derivados, en conformidad con la reivindicación1 caracterizada 

porque el inhibidor de la fosfodiesterasa es un inhibidor de la fosfodiesterasa 5.  

 

3. La composición farmacéutica para el tratamiento de la disfunción eréctil a base de 15 

tadalafil en gel y sus derivados, en conformidad con la reivindicación 2, 

caracterizada porque el inhibidor de la fosfodiesterasa 5, es una gel de 1-((3-(6,7- 

dihidro-1-metil-7-oxo-3-propil-1H-pirazolo(4,3-d)pirimidin-5-il)-4-etoxifenil)sulfonil)-4- 

metilpiperazina.  

 20 

4. La composición farmacéutica para el tratamiento de la disfunción eréctil a base de 

tadalafil en gel y sus derivadosde la reivindicación 3 caracterizada porque consta de 

un cosolvente. 

 

5. La composición farmacéutica para el tratamiento de la disfunción eréctil a base de 25 

tadalafil en gel y sus derivadosde la reivindicación 3 caracterizada porque el 



cosolvente es el polietilenglicol o alguno de sus derivados en un rango de 70 mg a 

160 mg. 

 

6. La composición farmacéutica para el tratamiento de la disfunción eréctil a base de 

tadalafil en gel y sus derivados, en conformidad con la reivindicación 1, 5 

caracterizado porque posee dos edulcorantes. 

 

7. La composición farmacéutica para el tratamiento de la disfunción eréctil a base de 

tadalafil en gel y sus derivados, en conformidad con la reivindicación 1, 

caracterizado porque uno de los edulcorantes es la fructosa o sus derivados. 10 

 

8. La composición farmacéutica para el tratamiento de la disfunción eréctil a base de 

tadalafil en gel y sus derivados, en conformidad con la reivindicación 6, 

caracterizado porque el segundo de los edulcorantes es la sacarosa. 

 15 

9. La composición farmacéutica para el tratamiento de la disfunción eréctil a base de 

tadalafil en gel y sus derivados, en conformidad con la reivindicación 1, 

caracterizada porque consta de un saborizante que puede ser mentol.  

 

10. La composición farmacéutica para el tratamiento de la disfunción eréctil a base de 20 

tadalafil en gel y sus derivados, en conformidad con la reivindicación 1, 

caracterizada porque es conveniente para la administración oral para alopatías de la 

disfunción eréctil en la dosis recomendada.  

 

11. El uso de composición farmacéutica para el tratamiento de la disfunción eréctil a 25 

base de tadalafil en gel y sus derivados, en conformidad con la reivindicación 1, 



caracterizada porque es conveniente para la administración oral para alopatías de la 

disfunción eréctil. 

 

12. El uso de la composición farmacéutica para el tratamiento de la disfunción eréctil a 

base de tadalafil en gel y sus derivados, en conformidad con la reivindicación 1, 5 

caracterizada porque es conveniente para la administración oral para alopatías de la 

disfunción eréctil en la forma farmacéutica en gel. 

 

13. El uso de la composición farmacéutica para el tratamiento de la disfunción eréctil a 

base de tadalafil en gel para ser aplicado en un mamífero humano. 10 

 

14. El uso de la composición farmacéutica en gel para el tratamiento de la disfunción 

eréctil en base de un fármaco o sus derivados inhibidores de la enzima de la PDE-5, 

para ser aplicado en un mamífero humano. 

 15 

 

 





































































 

RESUMEN 

 

 La presente invención se refiere a una composición farmacéutica, inhibidora de la 

enzima fosfodiesterasa que contiene 1-((3-(6,7-dihidro-1-metil-7-oxo-3-propil-1H-pirazolo 5 

(4,3 - d) pirimidin-5-il)-4-etoxifenil)sulfonil)-4-metilpiperazina, como agente activo asociado 

con uno o más excipientes farmacéuticamente aceptables; en la forma farmacéutica en 

sobres de gel o en un dispositivito dosificador. 


