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摘  要 

绿茶作为一种日益受到关注的健康饮品，其抗癌、抗氧化及抗炎等生物活性被广泛报道。其中，表没食

子儿茶素是绿茶中含量较高且生物利用度相对突出的儿茶素类化合物，具有抗肿瘤、抗氧化、抗炎及抗

菌等多重药理作用，展现出重要的研究与开发价值。本文系统综述了表没食子儿茶素的多种生物活性及

其主要作用机制，总结了表没食子儿茶素的吸收和代谢特征，并对其制剂研究现状进行了梳理与分析。

结果表明，表没食子儿茶素在开发为高效、稳定的新型药物分子方面具有良好的应用前景。 
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Abstract 
Green tea, a health beverage that has garnered increasing attention, is widely reported to possess 
various biological activities, including anticancer, antioxidant, and anti-inflammatory effects. 
Among its components, epigallocatechin is a catechin compound found in relatively high concentra-
tions in green tea, with a comparatively prominent bioavailability. It exhibits multiple pharmaco-
logical effects such as anti-tumor, antioxidant, anti-inflammatory, and antibacterial properties, 
demonstrating significant research and development value. This article systematically reviews the 
diverse biological activities of epigallocatechin and its primary mechanisms of action, summarizes 
its absorption and metabolic characteristics, and analyzes the current status of its pharmaceutical 
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formulation research. The results indicate that epigallocatechin holds promising application pro-
spects for development into efficient and stable novel pharmaceutical agents. 
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1. 引言 

绿茶作为一种广受欢迎的饮品，因其潜在的抗癌、抗炎等生物活性而备受关注[1]-[3]。茶多酚是指茶

叶中多酚类物质的总称，包括 30 多种化合物，主要由儿茶素、类黄酮、花青素、酚酸等化合物组成，是

绿茶发挥生物活性的关键成分[4]-[6]。儿茶素是茶多酚中的主要生物活性成分，占茶多酚总量的 65%~80%。

其中，四种主要的绿茶儿茶素类化合物如下：表没食子儿茶素没食子酸酯(EGCG)、表没食子儿茶素(EGC)、
表儿茶素没食子酸酯(ECG)、表儿茶素(EC)，其结构式如图 1 [7]。已有研究表明，儿茶素类化合物具有抗

肿瘤、抗氧化、抗炎、抗病毒等多种生理活性[8]-[11]。 
 

 
Figure 1. Structural formulas of the four main catechin compounds 
图 1. 四种主要的儿茶素类化合物结构式 

 
EGC 作为一种三环结构儿茶素类化合物，分子中含有六个羟基，表现出较强的亲水性。与同类化合

物相比，EGC 具有以下优势：天然含量较高；具备抗肿瘤与抗氧化活性；分子量较小，有利于跨膜转运

与吸收；生物利用度较高；细胞毒性相对较低；与溶剂的相互作用更为有效[12]-[14]。总而言之，EGC 具
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备作为先导化合物的潜力，可基于其结构进行修饰与开发，从而获得更高效、稳定且具有靶向选择性的

新型药物分子。 

2. EGC 的生物活性及其作用机制 

2.1. 抗肿瘤作用 

目前已有众多报道揭示了 EGC 具有一定的抗癌活性，对胰腺癌、乳腺癌、前列腺癌等均具有潜在抗

癌活性[15]-[17]。儿茶素类化合物是具有强抗癌活性的天然产物，通过改变细胞增殖、分化、凋亡、血管

生成和转移从而对癌症的启动、促进和发展阶段进行抑制作用[18]。儿茶素类化合物的抗癌作用机制主要

体现为：抑制肿瘤细胞的迁移、诱导细胞凋亡、抑制肿瘤细胞血管生成、抑制肿瘤细胞增殖[5]。儿茶素

类化合物对源自性别依赖性癌症的细胞系具有不同的抗增殖作用，EGC 能抑制人类黑色素瘤细胞系 MB-
1133、CH-0366 和 LF-0023 细胞株的生长，而对正常黑色素细胞没有生长抑制或凋亡作用[19]。癌蛋白

SND1 上调会诱导恶性肿瘤的发生，EGC 在 SND1 干扰策略的可行性和生物安全性方面表现出优势，它

通过诱导 SND1 的构象改变来破坏 SND1 与抗原呈递分子 MHC-I 的结合，这种破坏使更多的 HLA-A 
(MHC-I 的人类同源物)释放，从而增加肿瘤细胞表面的 MHC-I 表达，并增强 CD8+T 细胞对肿瘤细胞的免

疫介导破坏[20]。EGC 通过诱导细胞凋亡，对乳腺癌细胞系(MCF-7 和 MDA-MB-231)的生长表现出强烈

的抑制作用，而对正常乳腺上皮细胞没有抑制作用。并且，结构相似的 EC，仅仅比 EGC 少了一个羟基，

表现对乳腺癌细胞的生长没有影响，说明了 EGC 结构中的三羟基酚对乳腺癌细胞生长抑制作用的重要性

[21]。有研究报道，EGC 同样具有预防和治疗白血病的潜力，EGC 对人早幼粒细胞白血病 HL-60 细胞起

到抑制生长和诱导凋亡的作用，其表现为细胞核断裂，且观察到细胞核断裂具有时间依赖性。在暴露于

EGC 48 小时后，HL-60 细胞的生长以剂量依赖性的方式急剧下降。作用 48 小时后，HL-60 细胞上 EGC
的 IC50 值为 107.7 µM，当时间增加到 72 小时时，IC50 值略有下降，为 97.5 µM [22]。 

2.2. 抗氧化作用 

儿茶素类化合物通过清除活性氧(ROS)、螯合金属离子、诱导抗氧化酶生成、抑制促氧化酶活性，以

及促进 II 相解毒酶和抗氧化酶的合成，从而发挥抗氧化功效[23]。儿茶素具有很强的清除自由基的活性，

Priyatharini Ambigaipalan 等[24]对亲水性 EGC 进行改造，通过与脂肪酸进行酯化反应提高其亲脂性，所

得到的 EGC 衍生物表现出对 DPPH 自由基和 ABTS 自由基的自由基清除活性。EGC 及其衍生物的自由

基清除活性受分子结构、供氢能力和苯氧自由基稳定性的影响，脂肪酸烷基链施加的空间位阻在抗氧化

活性中也起着至关重要的作用。另外，儿茶素的抗氧化作用可能部分源于其可激活 II 相代谢酶及细胞抗

氧化酶，包括 NAD(P)H: 醌氧化还原酶 1 (NQO1)、过氧化氢酶，以及参与谷胱甘肽合成的相关酶类。上

述分子与血红素加氧酶-1 (HO-1，血红素分解代谢的限速酶)、铁结合蛋白铁蛋白等其他细胞保护分子类

似，其基因调控区均含有抗氧化反应元件(ARE)。转录因子 NF-E2 相关因子 2 (Nrf2)可结合该调控元件，

在 ARE 驱动的基因转录中起关键作用。Nrf2 基因敲除小鼠表现为细胞抗氧化剂缺乏及炎症易感性，证实

该通路在细胞防御中的重要性。Richard M. Ogborne 等人[25]研究了 EGC 对人单核细胞中 ARE 介导的基

因表达的影响。绿茶提取物可激活 ARE 依赖性基因表达，而 EGC 能增加人单核细胞 THP-1 中血红素加

氧酶-1 (HO-1)和谷氨酸半胱氨酸连接酶调节亚基(GCLM)的表达。EGC 诱导的 HO-1 表达受 Nrf2 和蛋白

激酶 Cδ (PKCδ)调控，证实该激酶正成为导致 HO-1 产生的信号通路中的重要成员。EGC 比其他儿茶素

类化合物具有更高的生物利用度，与其他儿茶素相比，口服 EGC 还会使血浆抗氧化活性显著增加，这表

明它在体内的抗氧化活性可能更为重要。 
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2.3. 抗炎作用 

炎症是对外来生物的全面生理反应，包括人类病原体、尘埃颗粒和病毒。炎症主要分为急性和慢性

炎症，具体取决于各种炎症过程和细胞机制。多种天然产物提取物及其鉴定或分离的活性成分已在多种

急性和慢性炎症中展现出多种药用药理特性[26] [27]。Min Jung Kim 团队表明，茶树提取物(通过 UPLC
鉴定出 EGC 成分)可以抑制人角质细胞(HaCaT)的 TNF-α/IFN-γ诱导的炎症反应，这是一种广泛研究的体

外特应性皮炎模型。茶树提取物通过减少有丝分裂原激活蛋白激酶(MAPK)的磷酸化以及限制信号因子

NF-κB 和信号导引器及转录激活因子 1(STAT-1)转位到细胞核中，展现出抗炎特性[28]。另外，EGC 通过

抑制炎症反应和炎症相关的酶活性，减少炎症介质的释放，以达到抗炎作用。热休克蛋白(Hsp90)被认为

是炎症的标志，在细胞应激和炎症刺激下，Hsp90 的表达将显著增加。EGC 通过靶向 Hsp90 的 C 端结构

域从而抑制 Hsp90 表达，姜黄素则靶向 Hsp90 的 N 端结构域。Umme Hani 团队[29]希望通过姜黄素和

EGC 的组合实现对 Hsp90 的 N 端和 C 端结构域的多靶点结合，抑制 Hsp90 的表达从而抑制炎症。通过

验证表明，多配体相互作用增加分子在平衡状态下的整体亲和力。Hsp90 的两个不同药物结合位点的配

体结合，可能被证明是更好的治疗靶标。这项工作有助于设计新的 Hsp90 抑制剂来消除炎症。 

2.4. 抗菌作用 

儿茶素类化合物的多种抗菌活性已被广泛报道。儿茶素起到抗菌作用的主要特性之一是能够与细菌

细胞膜结合，这种结合会致使对各种细菌过程的干扰，并会破坏细胞膜，导致通透性增加并导致细胞裂

解，对细胞膜的损伤还会导致跨膜转运蛋白的功能丧失，这些蛋白负责分泌毒素和抗菌剂等物质的外流

[30]。EGC 是具有一定潜力治疗大肠杆菌引起的尿路感染的有效抗菌剂。EGC 能够与细菌旋转酶 B 亚基

的 ATP 结合位点结合，从而抑制旋转酶活性。EGC 通过胆汁排泄，同样也通过尿液排泄，这表明 EGC
在尿路感染中可能具有抗菌活性。有研究表明 500 微克浓度的茶多酚即可抑制大肠杆菌生长，而≥5000 微

克浓度则具有杀菌作用。这种效应被认为与茶多酚下调多种蛋白质的生成有关，包括：EF-2 (蛋白质翻译

延伸因子)；参与磷脂、碳水和能量代谢的蛋白质；以及参与氨基酸生物合成的蛋白质[31]。此外，EGC
可以通过与抗生素的联合作用发挥抗菌作用，增强了庆大霉素对金黄色葡萄球菌和标准铜绿假单胞菌菌

株的一些临床分离株的抗菌作用。EGC 抑制主动从细胞中排出药物的外排泵，导致药物在细胞内积累和

毒性作用，从而降低耐药性，这可能成为对抗微生物耐药性的一种有效方法[32]。 

2.5. 其他作用 

儿茶素类化合物对抑制肥胖也能起到一定作用，能够抑制前脂肪细胞分化、减少脂肪生成和细胞增

殖、促进脂肪分解和脂肪细胞凋亡[23]。EGC 被发现是解除去甲肾上腺素的酶 COMT (儿茶酚-o-甲基转

移酶)的有效抑制剂，而去甲肾上腺素是交感神经系统的神经递质，在控制产热和氧化脂肪方面起着重要

作用，因此 EGC 的摄入能够通过提高能量消耗以及促进脂肪代谢从而减轻体重[33]。EGC 还具有预防和

改善阿尔茨海默症(AD)的潜力，阿尔茨海默症是一种神经退行性疾病，其特征是衰老斑块逐渐积累，这

些斑块主要由错误折叠的 β 淀粉样蛋白(Aβ)组成。分解预先形成的原纤维或抑制 Aβ 聚集被认为是阿尔

茨海默症的一种治疗策略，而 EGC 已被证明可以解离 Aβ原纤维并减轻 Aβ毒性，从而缓解阿尔茨海默

病症[34] [35]。另外，长期饮茶可以预防和抑制心血管疾病，血小板过度活化可能导致多种心血管和脑血

管疾病，EGC 还有可能开发为降低心血管疾病风险的新型抗凝剂，已有研究证明 EGC 在体内具有显著

的抗凝和抗血小板活性，能有效抑制血小板聚集，用于预防动脉血栓形成和静脉血栓形成[36] [37]。分布

于南美洲的一种蒺藜科植物，名为 B. sarmient，其水性提取物(BSAE)，也表现出抗血小板活性，通过 HPLC
分析显示，BSAE 中含有 EGC、EC、ECG 等成分。BSAE 抑制血小板活化、颗粒分泌、聚集和血栓形成，
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而不影响出血时间，且该效应通过抑制 P38、JNK1 和 ERK2 磷酸化介导，因此该植物提取物可被视为抗

血小板和抗血栓剂的候选[38]。 

3. EGC 的安全性和毒性 

EGC 抑制多种癌细胞生长，但对正常细胞无抑制作用，与同系列的 EGCG 相比，安全性更高。例如，

EGC 可以抑制人乳腺癌细胞的生长，但不能抑制正常乳腺上皮细胞的生长，同样的，为了观察 EGC 和

EGCG 对正常细胞系的细胞毒性，韩东勋[22]等人测量了 EGC 和 EGCG 处理后的中国仓鼠细胞 V79-4 的

相对细胞存活率，在 48 小时的作用下，EGC 没有显示出细胞毒性，较低浓度下的 EGCG 也没有显示出

明显的细胞毒性，但在较高浓度(50 µM)下，V79-4 细胞的相对细胞存活率有所下降，EGC 对正常细胞系

无细胞毒性，高浓度的 EGCG 具有轻微细胞毒性。EGC 与 EGCG 的相关对比参数汇总如表 1 [39]-[43]。 
 
Table 1. Comparison of physicochemical property parameters between EGC and EGCG 
表 1. EGC 与 EGCG 理化性质参数对比 

参数 EGC EGCG 

分子量 306.3 458.4 

LogP 值 暂无数据 ~0.64~0.69 

半衰期(t1/2) ~2.5~3.9 小时 ~2.6~5.5 小时 

达峰浓度(Cmax) 550 ng/mL 326 ng/mL 

达峰时间(tmax) 1.4-2.4 小时 1.4~2.4 小时 

相对细胞毒性 较低 较高 

肝脏毒性风险 未见明确肝毒性报告，动物实验中风险显

著低于 EGCG 
明确存在，人体每日超过 800 mg 有风险，

动物模型可致死 

4. EGC 的吸收和代谢 

已观察到的儿茶素类化合物的代谢方式主要有甲基化、葡萄糖醛酸化和硫酸化。儿茶素在小肠中被

吸收，似乎能够穿过生物膜而被吸收，且无需脱糖基化或水解，大量儿茶素会进入大肠，随后，糖苷会

被微生物水解成苷元和各种芳香酸[44]。EGC 的甲基代谢物、葡萄糖醛酸和硫酸盐在摄入后 1.6~2.3 小时

达到每升血浆浓度的峰值，然后浓度下降，摄入 8 小时后仅残留微量[45]。此外，肠道微生物群的微生物

分解作用在将儿茶素转化为生物活性代谢物中发挥关键作用，促进了饮茶带来的健康益处[46]。在 Maria 
[47]等人于比格犬身上评估儿茶素的动力学及代谢形式的研究中，表明 EGC-葡萄糖醛酸盐可能是一种潜

在的活性分子，在生物体中停留足够长的时间以发挥其有益作用。与其他儿茶素相比，EGC-葡萄糖醛酸

盐具有高 AUC 值(血浆浓度与时间曲线下的面积)和高 MRT 值(平均停留时间)，可能是由于肠肝循环。葡

萄糖醛酸的形成可以在 EGC 吸收和/或在肝脏中通过尿苷二磷酸葡萄糖醛酸转移酶的作用下进行。所得

到的缀合产物(EGC-葡萄糖醛酸盐)可以再次通过胆汁排泄到肠腔。这种缀合物可以被肠道酶 b-葡萄糖醛

酸酶水解，产生 EGC，EGC 可以再次被吸收，产生肠肝循环，并在较长时间内留在生物体中，以更好发

挥其有益作用。最终，EGCG 主要通过胆汁排出，而 EGC 则通过胆汁和尿液共同排出[48]。 

5. EGC 制剂开发研究 

儿茶素类化合物普遍存在生物利用度低、稳定性差等局限性，通常需要高剂量的儿茶素才能达到理
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想药效，但高摄入量的同时，会造成许多副作用。当前儿茶素类化合物已经开发了不同的给药形式，不

同的给药形式对这些化合物的生物利用度有着显著影响。杨瑞[49]等人研究了壳聚糖修饰对 EGC 分子的

生物活性及生物利用度的影响。该团队首先制备了负载 EGC 的红豆铁蛋白纳米颗粒(ER)，随后用不同分

子量(分子量分别为 980、4600、46,000 和 210,000)的壳聚糖对其修饰，形成 ER-壳聚糖复合物(ERCs)，随

后探究其在 Caco-2 细胞转运中的影响。实验表明，ERCs980 和 ERCs4600 中 EGC 通过转铁蛋白受体 1 
(TfR-1)介导的吸收途径增强了 Caco-2 细胞的转运，表明低分子量 980 和 4600 的壳聚糖分子有利于基于

铁蛋白笼的 EGC 的吸收。为了提高 EGC 的化学稳定性、生物利用度，杨明珂[50]等人采用了一种包封递

送系统来稳定 EGC，设计并开发了一种蛋白质(乳清蛋白或酪蛋白酸钠)增强的果胶水凝胶，以实现 EGC
的高效包封、理想释放和化学稳定。与普通果胶水凝胶不同的是，当蛋白质和果胶通过连接区连接在一

起时，在缔合条件(例如 pH 值和离子强度)下形成强大的分子间作用力；这种力有助于蛋白质增强果胶水

凝胶中存在的双网络，并且蛋白质含有各种疏水残基和极性基团，它们可以与茶多酚形成非共价相互作

用并保护其免受化学不稳定性的影响。最终使 EGC 在水性系统中缓慢持续释放，在胃肠道中充分释放，

解决了 EGC 包埋效率低和化学不稳定的问题。由于 EGC 与 EGCG 分子结构的高度相似性，也可参考

EGCG 相对成熟的制剂研究方法，例如纳米包裹、磷脂复合物、多糖偶联等[51]-[53]。例如，一种基于

EGCG 的新型微囊(Epi-Capsules)，用于包裹治疗性细胞(如胰岛细胞)，以避免宿主免疫反应。这种 EGCG
微囊表现出更强的物理性能和抗钙离子螯合能力，并能通过清除活性氧(ROS)来降低纤维化活性，在糖尿

病小鼠模型中支持移植细胞长期存活(>90 天) [54]。另外有研究将 EGCG 封装在一种名为“纳米立方体”

的载体中，并制备成口腔黏膜喷雾剂。与普通 EGCG 水凝胶相比，这种制剂在大鼠模型中表现出更好的

口腔黏膜渗透性和组织滞留性，在治疗口腔黏膜下纤维化方面效果更佳[55]。 

6. 结论 

天然产物在疾病预防与治疗领域展现出日益显著的优势，EGC 作为一种安全且来源丰富的天然化合

物，具有多种药理活性，在乳腺癌、前列腺癌、胰腺癌、胃癌等的防治中发挥重要作用。然而，EGC 自

身结构表现出的稳定性差、易被氧化和降解、生物利用度较低等局限性，往往使 EGC 不能发挥出最佳药

效。为了克服 EGC 的固有局限性，充分释放其治疗潜力，未来的研究主要集中在以下方面：第一，对 EGC
进行化学结构修饰与改造。例如，将不稳定的酚羟基与脂肪酸通过酯键连接，从而提高脂溶性和膜通透

性；利用 EGC 的强螯合能力，与锌、硒等具有生物活性的金属离子形成配合物，从而增强稳定性，并可

能产生协同效应等。第二，采用一些先进递送技术。例如壳聚糖修饰、果胶水凝胶包封等，借助“外力”

保护 EGC，从而达到精准送达目的部位的策略。第三，将 EGC 与其他药物或活性成分协同作用。例如，

EGC 与 EGCG 的联合治疗降低了细胞毒性；EGC 与抗生素联合作用，如庆大霉素，可以增强抗菌效果。 
本文综述了 EGC 的多种生物活性及其作用机制，分析了 EGC 本身存在的局限性，并指出了 EGC 未

来的主要研究方向，希望为 EGC 研究开发成为更安全、高效的创新药物提供思路。 
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