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Abstract 
Purpose: The aim of this study is to understand the research progress on pharmacological activi-
ties of theanine at domestic and abroad, and to provide reference for clinical scientific and effec-
tive use of theanine. Methods: By reviewing the literature data at domestic and abroad in recent 
years, the research progress on the pharmacological activities of theanine was analyzed and 
summarized. Results: Theanine is a unique component in tea. It has anti-tumor, neuroprotection, 
immune enhancement, sedation, and protection of cardiovascular and cerebrovascular functions, 
etc. Conclusion: Theanine has been developed and applied in clinical treatment in recent years. 
Although there are still some shortcomings, theanine has a good application prospect. 
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摘  要 

目的：了解国内外茶氨酸药理活性研究进展，为临床科学、有效地使用茶氨酸提供参考。方法：通过查

阅近年国内外文献数据，总结并分析国内外茶氨酸的研究进展。结果：茶氨酸作为茶叶中特有的成分，

具有神经保护、增强免疫、抗肿瘤、保护心脑血管等活性。结论：茶氨酸近年来逐渐被开发应用于临床

治疗中，虽然还有一些不足，但是具有很好的开发前景。 
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1. 前言 

在我国，茶文化历史悠久，是我国传统文化中重要的一部分。早在二十世纪中期，国内外学者就对

茶叶进行了研究，发现茶氨酸(N-乙基 γ-谷氨酰胺)是茶叶中特有的非蛋白类氨基酸，可以减弱茶叶的苦

涩味，增加茶叶鲜美的味道[1]，在发现早期被当作食品添加剂使用。但是由于其含量较少，仅占茶叶干

重的 1%~2% [2]，且提纯较困难，所以在发现初期对其研究较少，但是近年来，随着科学技术水平的提

升，茶氨酸合成工艺逐渐成熟，其药理活性也被逐渐发掘。本文从茶氨酸的代谢、分布及药理活性方面

进行介绍，以助科学、有效地使用茶氨酸。 

2. 茶氨酸的性质与代谢 

茶氨酸是一种酰胺类化合物，分为 D-茶氨酸和 L-茶氨酸，但是通常所说的茶氨酸指的是 L-茶氨酸。

茶氨酸具有高度水溶性，其分子式为 C7H14N2O3，分子量为 174.2，化学结构式如图 1 所示。茶氨酸占茶

叶中游离茶氨酸的一半以上，主要在茶树根部由谷氨酸和乙胺合成，并且由茎木质部输送到叶部，其中

幼叶中分布最多。此外还有研究表明，亚高温(SHT)对茶氨酸的含量具有一定的影响作用，随着时间的推

移，SHT (35℃)可逐渐降低茶氨酸的浓度，这与 SHT 诱导的茶氨酸合成基因的抑制密切相关[3]。在茶氨

酸水解酶的作用下，茶氨酸分解为谷氨酸和乙胺，参与次级代谢反应[4]。 
茶氨酸经口服进入体内后，经钠离子转运系统被小肠吸收，肠粘膜的细胞膜氨基酸转运载体可以根

据细胞内外钠离子的浓度梯度转运茶氨酸。Lisa 等[5]对茶氨酸的在体内的代谢进行了随机交叉实验，探

究茶氨酸及其代谢产物乙胺和谷氨酸在体内的药代动力学，结果发现，受试者口服 L-茶氨酸后，0.8 h 后

茶氨酸在血浆中已达到最高浓度，一天后尿液、血浆中茶氨酸浓度不相上下，并且证实，茶氨酸的代谢 
 

 
Figure 1. The Chemical structure of L-theanine 
图 1. L-茶氨酸的化学结构 

Open Access

https://doi.org/10.12677/pi.2018.76026
http://creativecommons.org/licenses/by/4.0/


张欣，张国营 
 

 

DOI: 10.12677/pi.2018.76026 160 药物资讯 
 

产物随尿液排出体外。实验结果发现，在各个实验组茶氨酸及其代谢产物乙胺和谷氨酸的药代动力学数

据也十分相似。所以推测，茶氨酸在体内的各种生物活性作用是由茶氨酸、乙胺和谷氨酸共同完成的。 

3. 茶氨酸的药理活性 

3.1. 增强免疫活性 

茶氨酸可以增强人体免疫力，降低疾病的发生。茶氨酸进入体内后被分解产生乙胺，可以由外周血

单核细胞(PMBC)吸收，抑制甲羟戊酸代谢通路的活性，从而使细胞中 IPP 累积，IPP 是 γδT 细胞的第一

抗原，累积过多会直接激活 γδT 细胞[6] [7] [8]，进而产生免疫应答，并形成免疫记忆[9]。此外，茶氨酸

还可以激活专职抗原呈递细胞树突状细胞(DC)的活性，从而增强免疫系统的功能，可增强肿瘤特异性和

非特异性免疫[10] [11]。茶氨酸还可以提高免疫细胞中 GSH 的水平，GSH 可清除细胞内的氧自由基、过

氧化物等，进而增强细胞抗氧化的能力，最终使体内细胞免疫和体液免疫均增强[12]。谭俊峰等[13]研究

显示，分别以口服和灌胃方式给予人和小鼠茶氨酸复合制剂(茶氨酸为主，配以枸杞多糖和黄芪多糖)一个

月后，细胞免疫和体液免疫功能均显著增强。Li 等[14]证实，L-茶氨酸可以调节细胞因子 Th2/Th1 的平

衡，使皮质酮浓度降低，并且提高多巴胺和 5-羟色胺的水平，使小鼠免疫力增强。因此，L-茶氨酸在免

疫细胞因子、神经递质和激素的分泌中具有调节功能。 

3.2. 抗肿瘤活性 

3.2.1. 茶氨酸对肿瘤细胞抑制作用 
在肿瘤细胞生长过程中，会逐渐向周围正常组织侵袭，并且随着血液转移到身体其他组织，在这个

过程中，谷氨酸起着至关重要的作用，而茶氨酸作为谷氨酸的结构类似物，可以竞争性抑制谷氨酸合成

谷胱甘肽(GSH)，从而减少 GSH 与抗肿瘤药物的络合，使得抗癌药物不能与 GSH 以络合物的形式被泵转

运出肿瘤细胞，因此茶氨酸可以通过干扰肿瘤细胞中谷氨酸的代谢抑制肿瘤细胞的生长和侵袭，同时还

可使肿瘤细胞中其他抗癌药物的浓度显著提高[15]。此外，茶氨酸与其他抗肿瘤化疗药物联合使用，可以

大大降低化疗药物的毒副作用，例如将茶氨酸与伊达比星联合使用治疗白血病时，茶氨酸可显著改善伊

达比星造成的骨髓生长抑制、白细胞数量降低等毒副作用[16]，本作者之一曾参与研究建立了肝癌动物模

型，用含 1%茶氨酸或 2%绿茶粉末的食物进行为期 14 天的喂养，实验结果发现，随着喂养时间的延长，

小鼠肿瘤体积逐渐减小，茶氨酸可显著抑制肝肿瘤细胞的生长，并且具有抑制肝癌诱发的高血脂症作用

[17]。此外还有研究证实，茶氨酸单独用药即可对多种肿瘤细胞产生抑制作用[18]。 

3.2.2. 茶氨酸和其衍生物对肿瘤细胞的抑制作用 
茶氨酸的高水溶性，使其抗癌活性受限，本实验室以茶氨酸为母体化合物，对其进行结构改造优化，

合成了衍生物茶氯香酰胺(TClC)和茶溴香酰胺(TBrC)，且对其进行了药理活性研究，实验结果证实，其

衍生物抗癌活性较茶氨酸显著提高，茶氨酸和其衍生物 TClC 可通过下调 Bcl-2、VEGFR2、NF-κB 等蛋

白，上调促凋亡蛋白 Bax、caspase-3 等蛋白的表达水平对人乳腺癌 MDA-MB-231 细胞的生长的迁移产生

显著抑制作用[19]；TBrC 可通过抑制 Bcl-2、c-Met 等蛋白的表达，促进 Bax、p53 等蛋白的表达来抑制

人肝癌 HepG2 细胞的生长的迁移，诱导肿瘤细胞凋亡[20]；本实验室还探究了茶氨酸及 TBrC 对人宫颈

癌细胞生长和迁移的抑制作用，实验结果证实，TBrC 对人宫颈癌细胞的生长和迁移具有显著抑制作用，

抑制活性超过其母体化合物茶氨酸数倍，并且发现其抑制作用可能是通过影响 EGFR/Met-Akt/NF-κB 信

号通路的活性来实现的[21]；此外，本实验室还合成了茶双溴香酰胺(DTBrC)，证实茶氨酸和其衍生物

DTBrC 可以通过作用于 Met/EGFR/VEGFR-Akt/NF-κB 信号通路抑制人肝癌细胞的生长和迁移、显著降低

裸鼠在体肝肿瘤的体积和肿瘤重量[22]。此外，对茶氨酸结构的改造与提高药理活性的研究还在继续进行
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中，本实验室在药物剂型方面对 TClC 进行剂型改造，合成茶氯香酰胺脂质体(TClC-L)，并进一步证实了

其对人乳腺癌 MCF-7 细胞的抑制作用[23]，大大提高了生物利用度。可见，茶氨酸在抗肿瘤方面具有广

阔的开发前景，对临床癌症的治疗具有重要意义。 

3.3. 神经保护功能 

茶氨酸在神经保护方面的作用较明显，因其与谷氨酸有着相似的化学结构，谷氨酸在神经元信号传递系

统中起着非常重要的作用，茶氨酸可以与中枢神经系统中谷氨酸的离子型受体结合，竞争性抑制谷氨酸的生

物活性，可以通过抑制谷氨酸的兴奋性毒性来保护神经。但是茶氨酸通过竞争性占据谷氨酸的位点来达到保

护神经的作用只是其作用机制的一部分，有学者认为茶氨酸还影响了谷氨酸的代谢过程。姚晶[24]将茶氨酸

以灌胃方式给予神经学行为障碍的大鼠，结果发现，其神经学行为得到了显著改善。杨怡[25]通过实验也证

实，茶氨酸可以降低谷氨酸的水平，抑制神经元的凋亡，其抗抑郁机制与氟西汀有一定地相似之处。 
Shen 等[26]为了研究茶氨酸对脑神经保护功能，建立了脑缺血再灌注损伤动物模型，最终证明，茶

氨酸可以减少神经细胞的损伤，使脑缺血的症状得到缓解，使神经递质天冬氨酸的水平显著降低，并且

增高甘氨酸的浓度，实验结果提示，茶氨酸可使海马 BDNF mRNA、Bcl-2 mRNA 的表达显著升高，这可

能是茶氨酸对脑缺血再灌注损伤保护作用的机制。Egashira N [27]则建立大脑动脉堵塞小鼠模型，注射茶

氨酸溶液对其进行治疗，以蒸馏水组作为对照，结果发现实验组小鼠脑中梗塞体积显著减小。茶氨酸对

脑神经的保护作用的具体分子机制还在研究之中，但是这一重大功能的发现必定会使茶氨酸在临床中发

挥重大作用。 

3.4. 降血压作用 

发病率的提高和发病人群年轻化使高血压成为威胁人类身体健康的一种重大疾病，高血压可使体内

儿茶酚胺的含量升高，使血管收缩，心脏压力变大，同时还伴有多种并发症。Yoto 等[28]进行了一项人

在应激条件下 L-茶氨酸对血压影响的实验，实验周期为一周，一周后实验结果证实，L-茶氨酸除了具有

抗焦虑的作用外，还可以控制应激反应人群血压的升高，从而证实了 L-茶氨酸的降血压作用。还有研究

证明，茶氨酸喂食老鼠后，可在老鼠脑部集中分布，降低 5-羟色胺的水平，所以茶氨酸降血压的作用可

能主要是通过调节神经末梢和血管系统来实现的[29]。 

3.5. 抗氧化作用 

L-茶氨酸具有抗氧化的作用，可以减轻因氧化对组织和细胞带来的损伤。有研究证实，在热刺激状

态下，对雄性小鼠以灌胃的方式给予 L-茶氨酸，结果证实，L-茶氨酸可以增强小鼠肝脏内超氧化物歧化

酶(SOD)、谷胱甘肽过氧物酶(GSH-Px)、过氧化氢酶(CAT)的活性，同时可以使丙二醛(MDA)的水平下降，

以此来降低因氧化带来的肝脏损伤[30]。此外，L-茶氨酸还可以增强脑组织的抗氧化活性，降低氧化应激

对神经细胞带来的损伤。茶氨酸与其他物质合用可以增强机体抗氧化能力，给老龄(24 个月)小鼠灌胃胱

氨酸和茶氨酸，结果发现小鼠体内 GSH 的水平显著上升，进而提高老龄小鼠的抗氧化能力[31]。此外，

还有学者对 L-茶氨酸能否预防心肌细胞凋亡进行了研究，用不同浓度的茶氨酸预处理 H9C2 细胞 24 h，
随后用 H2O2 溶液处理 4 h，测定细胞活力和抗氧化指数、定量分析细胞凋亡、检测细胞核形态，实验结

果证实，L-茶氨酸的预处理可以通过提高抗氧化能力来防止 H2O2 诱导的 H9C2 细胞的凋亡[32]。 

4. 结束语 

综上所述，茶氨酸虽然是一种人体非必需的氨基酸，但是具有多种药理活性，且安全无毒副作用，

具有广阔的开发前景。但是目前茶氨酸药理作用的具体分子机制尚不完全明确。因此，需要加强对茶氨
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酸和其衍生物的研究，明确其作用的分子机制，结合临床体内外研究，有效利用茶氨酸，为临床疾病的

治疗提供科学依据。 
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