Supplementary material to article by N. Schoepke et al. "The Inhibition by Levocetirizine and Fexofenadine of the Histamine-Induced Wheal
and Flare Response in Healthy Caucasian and Japanese Volunteers”

Table SI. Drug levels in the plasma (nM)

Time (h) 0 0.5 1 2 2 4 6 8 10 12 24 0.5-12
Levocetirizine
All individuals (n=18)
Mean 258.8 348.4 278.0 243.9 218.9 183.3 167.0 144.2 118.9 48.0 2,547.5
SD 185.6 121.0 69.5 50.3 382 34.0 36.4 38.9 452 17.7 357.8
SEM 43.8 28.5 16.4 11.9 9.0 8.0 8.6 9.2 10.6 4.2 84.3
Caucasians (n=9)
Mean 194.6 312.9 251.3 228.0 210.3 187.2 174.2 153.8 119.0 55.0 2,500.4
SD 221.6 135.6 86.7 61.9 45.9 25.6 45.1 49.1 59.2 19.6 426.4
SEM 73.9 452 28.9 20.6 15.3 8.5 15.0 16.4 19.7 6.5 142.1
Japanese (n=9)
Mean 323.0 383.9 304.7 259.7 227.5 179.5 159.9 134.6 118.8 41.0 2,594.6
SD 109.6 95.1 31.6 25.9 25.8 41.1 20.6 18.9 19.9 11.8 259.4
SEM 36.5 31.7 10.5 8.6 8.6 13.7 6.9 6.3 6.6 39 86.5
Fexofenadine
All individuals (n=18)
Mean 57.3 164.9 260.5 206.5 153.4 83.3 48.7 32.0 27.0 324 1,201.8
SD 49.5 94.7 203.0 164.5 110.1 56.8 32.8 16.1 23.6 13.9 804.4
SEM 11.7 223 47.9 38.8 26.0 13.4 7.7 3.8 5.6 33 189.6
Caucasians (n=9)
Mean 44.1 135.0 198.4 140.8 110.2 62.2 38.0 28.8 19.4 32.0 907.4
SD 40.1 67.5 79.4 74.3 32.6 21.5 14.1 10.0 10.0 8.5 278.2
SEM 134 22.5 26.5 24.8 10.9 72 4.7 33 33 2.8 92.7
Japanese (n=9)
Mean 70.4 194.8 322.5 272.1 196.5 104.4 59.5 352 34.7 329 1,496.2
SD 56.3 119.4 272.1 209.1 144.7 74.0 42.8 20.5 30.7 18.4 1,063.2
SEM 18.8 39.8 90.7 69.7 48.2 24.7 14.3 6.8 10.2 6.1 354.4
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Levocetirizine and fexofenadine in wheal and flare 1

Table SII. Pruritus (VAS) scores

0.5-12h 3-8 h data 0.5-24 h data
Inhibition (% of Inhibition (% of
Time (h) 0 0.5 1 2 3 4 6 8 10 12 24 Mean placebo value)  placebo value)
Placebo (P)
All individuals (n=18)
Mean 198 188 1.78 227 19 182 179 201 2.01 188 199 1.93 1.89 1.94
SD 1.54 156 1.81 233 226 188 1.83 2.04 221 209 198 1.88 1.89 1.85
SEM 036 037 043 055 053 044 043 048 052 049 047 044 0.45 0.44
Caucasians (n=9)
Mean .13 1.01 1.14 1.02 073 0.85 0.78 0.87 0.61 052 0.92 0.84 0.81 0.85
SD 087 0.86 1.05 088 0.71 0.68 075 1.11 043 045 0.86 0.65 0.74 0.64
SEM 029 029 035 029 024 023 025 037 0.14 015 0.29 0.22 0.25 0.21
Japanese (n=9)
Mean 2.84 274 243 352 319 279 280 3.14 342 324 3.06 3.03 2.98 3.03
SD 1.62 1.65 221 270 263 222 206 218 240 222 224 209 2.10 2.05
SEM 054 055 074 09 0.88 074 0.69 0.73 080 0.74 0.75 0.70 0.70 0.68
Levocetirizine (L) single 5 mg dose
All individuals (n=18)
Mean 1.30 136 0.77 045 031 024 030 028 036 043 0.71 0.50 0.28 83.3 0.52 61.8
SD 141 159 083 0.69 070 044 051 052 054 075 1.15 0.57 0.46 15.8 0.61 52.8
SEM 033 038 020 0.16 0.16 0.10 0.12 0.12 0.13 0.18 0.27 0.14 0.11 3.7 0.14 12.5
Caucasians (n=9)
Mean 072 0.60 047 028 021 0.18 0.13 0.15 013 0.12 0.18 0.25 0.17 77.8 0.25 68.3
SD 052 053 045 035 037 034 022 032 026 0.17 0.18 0.32 0.31 16.0 0.30 19.4
SEM 0.17 0.18 0.15 0.12 0.12 0.1 0.07 0.11 0.09 0.06 0.06 0.11 0.10 53 0.10 6.5
Japanese (n=9)
Mean 1.88 2.13 1.08 0.62 041 029 046 040 058 0.74 123 0.75 0.39 88.8 0.79 55.3
SD 1.79 195 1.02 091 094 054 0.66 0.67 067 098 148 0.68 0.56 14.5 0.73 73.9
SEM 0.60 0.65 034 030 031 0.18 022 022 022 033 049 023 0.19 4.8 0.24 24.6
Fexofenadine (F) two 60 mg doses
All individuals (n=18)
Mean 1.81 1.67 159 127 1.00 072 067 099 142 121 0.88 1.17 0.84 56.1 1.14 45.1
SD .55 174 211 217 155 153 136 155 1.86 1.61 149 1.57 1.43 37.8 1.55 36.7
SEM 036 041 050 051 036 036 032 036 044 038 035 0.37 0.34 8.9 0.36 8.6
Caucasians (n=9)
Mean 089 0.79 043 027 022 0.18 0.17 032 031 026 035 0.33 0.22 58.1 0.33 54.0
SD 0.65 095 043 021 027 023 023 044 031 024 039 0.30 0.27 37.1 0.30 33.6
SEM 022 032 0.14 007 0.09 0.08 008 0.15 0.10 0.08 0.13 0.10 0.09 124 0.10 11.2
Japanese (n=9)
Mean 273 254 275 226 177 125 116 1.67 253 215 141 2.01 1.46 54.1 1.95 36.2
SD 1.66 195 250 278 191 206 182 197 212 185 198 1.88 1.85 40.7 1.88 39.4
SEM 055 0.65 0.83 093 0.64 069 061 0.66 071 0.62 0.66 0.63 0.62 13.6 0.63 13.1
Significance of differences for all individuals (#-test for paired data)
LvP P= 0.223 0.004 0.001 0.001 0.001 0.001 0.002 0.002 0.002 0.001 0.001
FvP P= 0.481 0.534 0.047 0.033 0.014 0.01 0.024 0.017 0.026 0.012 0.007
LvF P= 0.441 0.032 0.041 0.035 0.154 0.161 0.051 0.008 0.011 0.553 0.059  0.003 0.151
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Levocetirizine and fexofenadine in wheal and flare 1

Table SIII. Wheal diameters (cm)

0.5-12h 3-8 hdata 0.5-24 h data
Inhibition (% of Inhibition (% of

Time (h) 0 0.5 1 2 3 4 6 8 10 12 24 Mean placebo value) placebo value)
Placebo (P)
All individuals (n=18)

Mean 0.61 0.61 061 054 053 053 056 057 054 055 0.66 0.56 0.55 0.57

SD 0.11 0.12 0.15 0.13 0.15 0.15 0.18 0.16 0.12 0.11 0.24 0.10 0.12 0.09

SEM 0.03 0.03 0.03 0.03 0.04 004 0.04 0.04 003 003 0.06 0.02 0.03 0.02
Caucasians (n=9)

Mean 059 0.62 057 052 050 049 047 050 049 052 0.61 052 0.49 0.53

SD 0.14 0.17 0.14 0.16 0.18 0.14 012 014 0.12 0.10 0.17 0.10 0.11 0.10

SEM 0.05 0.06 0.05 0.05 0.06 0.05 004 0.05 0.04 003 0.06 0.03 0.04 0.03
Japanese (n=9)

Mean 0.63 0.60 0.66 056 056 057 064 063 058 058 0.71 0.60 0.60 0.61

SD 0.09 0.06 0.15 0.10 0.12 0.16 0.19 0.15 0.11 0.13 029 0.09 0.11 0.07

SEM 0.03 0.02 005 0.03 0.04 005 0.06 0.05 004 0.04 0.10 0.03 0.04 0.02
Levocetirizine (L) single 5 mg dose
All individuals (n=18)

Mean 0.61 0.57 046 024 0.12 0.14 0.16 0.16 020 0.15 044 024 0.14 735 026  53.1

SD 0.14 0.13 0.10 0.15 0.14 0.12 0.12 0.12 0.10 0.12 023 0.07 0.09 16.9 0.06 124

SEM 0.03 0.03 0.02 003 0.03 003 003 0.03 002 003 0.05 0.02 0.02 4.0 0.02 2.9
Caucasians (n=9)

Mean 0.57 0.57 048 031 0.14 0.17 0.10 0.09 0.17 0.12 042 0.24 0.13 73.1 026  50.0

SD 0.10 0.1t 0.07 0.16 0.17 0.16 0.13 0.07 0.1 0.09 031 0.08 0.12 239 0.06 148

SEM 0.03 0.04 0.03 005 0.06 0.05 004 0.02 0.04 003 0.10 0.03 0.04 8.0 0.02 49
Japanese (n=9)

Mean 0.65 0.57 043 0.17 0.09 0.11 021 022 024 0.18 046 025 0.16 739 0.27  56.1

SD 0.16 0.16 0.13 0.12 0.12 008 0.11 0.12 0.09 0.14 0.15 0.07 0.07 8.5 0.07 9.2

SEM 0.05 0.05 0.04 0.04 0.04 003 004 0.04 003 005 0.05 0.02 0.02 2.8 0.02 3.1
Fexofenadine (F) two 60 mg doses
All individuals (n=18)

Mean 059 0.64 057 041 032 035 036 045 047 043 055 044 037 298 045 18.6

SD 0.12 0.11 0.14 0.12 0.16 0.16 0.09 0.11 0.09 0.12 0.12 0.08 0.11 20.9 0.08 15.1

SEM 0.03 0.03 0.03 0.03 0.04 004 002 0.03 0.02 003 0.03 0.02 0.02 4.9 0.02 3.6
Caucasians (n=9)

Mean 0.57 0.62 049 044 035 035 036 045 045 036 052 043 038 213 044 155

SD 0.11 0.10 0.10 0.12 0.14 o0.11 0.10 0.11 0.09 0.08 0.13 0.06 0.09 17.8 0.07 12.1

SEM 0.04 0.03 0.03 0.04 005 004 003 004 0.03 0.03 0.04 0.02 0.03 5.9 0.02 4.0
Japanese (n=9)

Mean 0.61 0.66 064 038 029 034 035 046 049 049 0.58 046 036 384 047 218

SD 0.13 0.13 0.14 0.13 0.19 020 0.10 o0.11 0.10 0.13 0.11 0.09 0.13 22.4 0.09 178

SEM 0.04 0.04 005 0.04 0.06 007 003 0.04 003 004 0.04 0.03 0.04 7.5 0.03 5.9
Significance of differences for all individuals (#-test for paired data)

LvP P= 0.426 0.001 0.0001 0.0001 0.0001 0.0001 0.0001 0.0001 0.0001 0.017 0.0001

FvP P= 0410 0.374 0.015 0.0001 0.0001 0.001 0.019 0.093 0.001 0.084 0.0001

LvF P= 0.010 0.0001 0.0001 0.0001 0.0001 0.0001 0.0001 0.0001 0.0001 0.095 0.0001 0.0001 0.0001
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Table SIV. Wheal volumes (mm?)

Levocetirizine and fexofenadine in wheal and flare 1

0.5-12h 3-8 h data 0.5- 24 h data
Inhibition (% of Inhibition (% of

Time (h) 0 0.5 1 2 3 4 6 8 10 12 24 Mean placebo value)  placebo value)
Placebo (P)

All individuals (n=18)

Mean 915 7.85 737 7.65 485 578 647 629 6.15 643 10.15 6.54 5.85 6.90

SD 278 289 328 4.64 346 3.07 3.10 234 281 312 4.13 1.74 2.03 1.82

SEM 066 0.68 0.77 1.09 081 072 073 055 0.66 0.74 0.97 0.41 0.48 0.43
Caucasians (n=9)

Mean 9.68 882 795 805 373 637 496 6.11 577 624 9.29 6.45 5.29 6.73

SD 275 3.09 374 539 276 387 224 261 3.14 334 4.89 1.76 2.02 1.99

SEM 092 1.03 125 1.8 092 129 075 087 1.05 1.11 1.63 0.59 0.67 0.66
Japanese (n=9)

Mean 862 688 680 725 598 518 798 646 653 6.61 11.01 6.63 6.40 7.07

SD 2.87 248 286 405 386 205 321 219 258 3.09 327 1.83 1.99 1.75

SEM 096 0.83 095 135 129 068 1.07 0.73 0.86 1.03 1.09 0.61 0.66 0.58
Levocetirizine (L) single 5 mg dose

All individuals (n=18)

Mean 1039 629 372 1.82 098 0.80 069 09 1.65 0.68 2.15 1.95 086  80.9 1.97 694
SD 567 286 152 168 1.05 085 0.71 1.03 204 0.55 1.33 0.72 0.51 18.8 0.68 12.1
SEM 1.34  0.67 036 040 025 020 0.17 024 048 0.13 0.31 0.17 0.12 4.4 0.16 2.8
Caucasians (n=9)

Mean 1027  6.08 426 194 071 075 099 1.01 1.13 048 1.71 1.93 086  77.6 1.91 68.1
SD 6.06 1.60 094 202 0.72 091 089 1.18 1.30 049 1.16 0.45 041  23.0 044 14.6
SEM 2.02 053 031 067 024 030 030 039 043 0.16 0.39 0.15 0.14 7.7 0.15 49
Japanese (n=9)

Mean 10.51 650 3.18 1.70 125 0.84 039 092 217 0.88 2.58 1.98 085 842 2.04 707
SD 562 384 185 136 129 084 025 093 255 0.56 141 0.94 0.63 14.0 0.88 9.6
SEM 1.87 128 062 045 043 028 0.08 031 085 0.19 0.47 0.31 0.21 4.7 029 32
Fexofenadine (F) two 60 mg doses

All individuals (n=18)

Mean 9.05 898 6.03 356 228 241 218 414 431 430 6.08 4.24 275 424 443 316
SD 386 349 285 199 197 142 133 331 385 285 3.82 1.44 133 476 142 279
SEM 091 0.82 0.67 047 046 033 031 078 091 0.67 0.90 0.34 0.31 11.2 033 6.6
Caucasians (n=9)

Mean 9.11 10.06 4.65 427 182 2.83 237 562 557 420 6.81 4.60 3.16 23.0 482 212
SD 355 382 224 132 1.07 130 153 391 504 170 5.04 1.06 .12 572 1.14  31.0
SEM 1.18 127 075 044 036 043 051 130 1.68 0.57 1.68 0.35 037 19.1 0.38 103
Japanese (n=9)

Mean 899 790 741 285 274 199 199 265 3.05 439 5.34 3.88 234 618 4.03 420
SD 437 295 283 235 257 148 1.16 173 159 3.80 2.10 1.73 145  26.6 1.61 213
SEM 146 098 094 078 086 049 039 058 053 1.27 0.70 0.58 0.48 8.9 0.54 7.1
Significance of differences for all individuals (#-test for paired data)

LvP P= 0.098 0.0001 0.0001 0.0001 0.0001 0.0001 0.0001 0.0001 0.0001 0.0001 0.0001

FvP P= 0.306 0.154 0.002 0.004 0.001 0.0001 0.042 0.126 0.012 0.002 0.0001

LvF P= 0.014 0.007 0.003 0.008 0.0001 0.0001 0.001 0.02 0.0001 0.001 0.0001 0.0001 0.0001
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Levocetirizine and fexofenadine in wheal and flare 1

Table SV. Flare diameters (cm)

0.5-12h 3-8 h data 0.5-24 h data
Inhibition (% of Inhibition (% of
Time (h) 0 0.5 1 2 3 4 6 8 10 12 24 Mean  placebo value) placebo value)
Placebo (P)
All individuals (n=18)
Mean 3.07 344 3.68 3.05 3.3 311 316 285 293 297 258 3.15 3.06 3.09
SD 1.18 1.13 138 1.34 1.26 1.31 1.53 1.33 1.77 1.32 1.22 1.15 1.20 1.09
SEM 028 027 032 032 030 031 036 031 042 031 0.29 0.27 0.28 0.26
Caucasians (n=9)
Mean 3.04 336 4.04 308 293 291 324 28 302 313 229 3.17 2.97 2.89
SD 097 1.08 133 1.19 1.33 132 1.68 1.21 2.14 1.44 1.25 1.08 1.16 1.18
SEM 032 036 044 040 044 044 056 040 071 048 042 0.36 0.39 0.39
Japanese (n=9)
Mean 3.09 352 332 303 333 332 308 288 285 280 287 3.13 3.15 3.35
SD 142 123 140 1.55 1.23 135 147 1.51 1.45 1.25 1.18 1.28 1.30 1.01
SEM 047 041 047 052 041 045 049 050 048 042 039 0.43 0.43 0.34
Levocetirizine (L) single 5 mg dose
All individuals (n=18)
Mean 3.06 265 225 1.07 062 057 059 058 0.69 0.65 1.07 1.07 0.59 75.8 1.07 62.33
SD 122 125 142 079 023 0.16 0.12 0.19 031 0.32 1.28 0.37 0.09 16.9 0.43 14.69
SEM 029 029 033 0.19 006 004 003 004 007 0.08 0.30 0.09 0.02 4.0 0.10 3.46
Caucasians (n=9)
Mean 3.62 289 282 146 069 056 057 056 0.66  0.68 1.23 1.21 0.60  76.7 1.12 57.69
SD 1.27 149 151 095 030 022 016 024 042 045 1.84 0.43 0.11 10.6 0.53 17.27
SEM 042 050 050 032 010 007 005 008 014 015 0.61 0.14 0.04 3.5 0.18 5.76
Japanese (n=9)
Mean 251 241 167 068 054 058 0.61 060 073 062 092 0.94 0.58 74.9 0.97 69.81
SD 093 098 1.12 028 012 008 008 0.13 0.16  0.11 0.22 0.25 0.07 223 0.23 7.20
SEM 031 033 037 0.09 004 003 003 004 005 004 0.07 0.08 0.02 7.4 0.08 2.40
Fexofenadine (F) two 60 mg doses
All individuals (n=18)
Mean 3.60 3.40 3.07 236 1.50 1.31 1.53 1.68 1.48 1.50 1.70 1.98 1.51 44.7 1.95 32.49
SD 1.21 1.08 090 0.93 123 083 0281 085 087 078 089 0.65 0.71 29.3 0.63 21.21
SEM 028 025 021 022 029 020 019 020 0.21 0.18  0.21 0.15 0.17 6.9 0.15 5.00
Caucasians (n=9)
Mean 056 0.15 092 0.08 059 021 005 0.63 080 037 031 0.31 1.73 35.6 1.98 26.23
SD 0.86 0.82 0.58 0.86 1.13 1.02 092 087 086 0.69 1.12 0.59 0.82 34.1 0.63 20.59
SEM 029 027 019 029 038 034 031 029 029 023 0.37 0.20 0.27 11.4 0.21 6.86
Japanese (n=9)
Mean 343 3.03 305 197 1.34 1.06  1.16 1.58 1.53 1.32 1.48 1.78 1.28 53.9 1.84 42.99
SD 1.51 122 1.18 0.87 1.38 052 048 087 094 086 0.57 0.66 054 216 0.60 16.31
SEM 0.50 041 039 029 046 0.17 0.16 029 031 029  0.19 0.22 0.18 7.2 0.20 5.44
Significance of differences for all individuals (#-test for paired data)
LvP P= 0.016 0.001 0.0001 0.0001 0.0001 0.0001 0.0001 0.0001 0.0001 0.0001 0.0001
FvP P= 0.804 0.062 0.020 0.0001 0.0001 0.0001 0.0001 0.0001 0.001 0.003 0.0001
LvF P=0.009 0.032 0.0001 0.006 0.001 0.0001 0.0001 0.001 0.0001 0.071 0.0001 0.0001 0.0001
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