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儿茶素改性的研究进展
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摘   要：儿茶素是茶叶中的主要活性物质，但由于较低的溶解性、稳定性及生物利用率使其在食品、医药、化

工等领域的应用受到限制，因此通过改性可以提高儿茶素的应用特性。综述儿茶素改性的主要物理、生化方法以

及改性后儿茶素的理化性质和生物活性，并展望儿茶素改性的发展方向。
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Abstract ：Catechins are major bioactive substances in tea. However, the low solubility, poor stability and reduced bioavailability

in vivo restrict their application. In this review, the current major methods for catechin modification and the physico-chemical

properties and bioactivity of modified catechins are summarized. Meanwhile, future trends in the development of catechin

modification are also proposed.
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茶叶中的儿茶素( ca t ech in s )，属于黄烷醇类化合

物，是茶叶中化学成分的主体，占茶叶中茶多酚类物

质的 70%～80%、茶干质量的 12%～24%，主要包括表

儿茶素(EC)、表没食子儿茶素(EGC)、表儿茶素没食子

酸酯(ECG)和表没食子儿茶素没食子酸酯(EGCG)等，其

中以 EGCG 为主[1]。国内外大量研究表明儿茶素具有抗

氧化作用，属于高效低毒的天然抗氧化剂，同时还具

有防癌抗癌[2]、抗突变[3]、广谱抑菌作用和保护神经系统

作用[4]，其中酯型儿茶素可以预防和治疗Ⅱ - 糖尿病[5]，

因此，儿茶素在食品、医药、精细化工等领域具有广

泛的应用价值。

然而，从儿茶素的分子结构来看，疏水性的苯环

和 5 个以上亲水性的羟基使儿茶素既有亲水性又有亲油

性，但在水相和油相中的溶解度都不高；在高温、光

照、潮湿等条件下，儿茶素易发生氧化、聚合、缩

合等反应，在中性和碱性生理环境下也易降解[6]；在生

物体中，儿茶素由食道进入胃和小肠，通过心脏输送

到全身各个器官发挥作用，但是儿茶素进入体内后半衰

期较短，一般仅为 0.5～4h，90% 以上的儿茶素在体内

发生代谢转化或由粪便或尿液排出，在生物体中的利用

率极低，从而降低抗氧化活性及其他生物学功能 [ 7 ]。

近年来国内外大量研究致力于儿茶素改性，以期提

高儿茶素的溶解性、稳定性和生物利用率，主要改性

的方法包括溶剂法、乳化法、微胶囊化等物理方法及甲

基化、酰基化、糖苷化等生化方法。因此，就儿茶素

改性的物理和生化方法及改性后儿茶素的性质展开综述，

旨在为今后儿茶素改性的相关研究和应用提供参考。

1 儿茶素改性的物理方法

物理方法与生化方法的本质区别是不改变儿茶素

分子结构，仅通过媒介物质增加儿茶素的溶解性、

稳定性，进而提高抗氧化性等生物活性，根据媒介
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物质的不同分为乳化法、溶剂法和包埋法，具体工艺

如图 1 所示。

图 1 儿茶素改性的物理方法示意图

Fig.1   Schematic diagram of catechin modification by physical methods
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1.1 乳化法

乳化法是利用不同类型表面活性剂的乳化作用将儿

茶素溶于油相体系中，增加儿茶素的油溶性和抗氧化

性。早在 1996 年徐向群等[8]将茶多酚热水溶解后搅拌加

入含乳化剂的油中制成油溶性茶多酚，添加 100mg/L 油

溶性茶多酚于豆油调和油中，(98 ± 1)℃恒温箱中加速氧

化，过氧化值达到 20meq/kg 的诱导时间为 15h，而水

溶性粉剂的诱导时间为 8h，空白对照为 3 .5h，油溶性

茶多酚在油脂中有更好的分散能力，从而比水溶性粉剂

有更强抗氧化能力。李清禄等[9]研究了不同亲水亲油平

衡值(HLB)的多醇类非离子表面活性剂对茶多酚的增溶作

用，发现 HLB 值为 4～6 的表面活性剂对茶多酚增溶效

果好，且复配的两种具有不同 H L B 值的表面活性剂

Span40 和 Span80 较单一的表面活性剂能更好地将茶多酚

溶于食用油中，使其抗氧化性能明显优于合成抗氧化剂

二丁基羟基甲苯(BHT)、特丁基对苯二酚(TBHQ)，在使

用质量分数范围内，茶多酚的氧化产物不影响植物油的

色泽和清亮度。戴彦韵 [ 1 0 ]用两亲性的磷脂包埋茶多酚

(TP90)，磷脂的亲水头部与茶多酚结合，疏水长链则使

包埋后的茶多酚脂溶性增加，包埋后的 TP90 在氯仿 - 水
两相溶剂中的表观油水分配系数K值由0.00037增加到115.9，
在非极性有机溶剂中质量浓度为 10mg/mL 时溶液透明，

对 1,1- 二苯基 -2- 三硝基苯肼(DPPH)的抑制作用增强，抗

脂质过氧化能力显著提高，优于 V E 和迷迭香。

乳化法可以间接将儿茶素溶解于油脂等油相体系

中，但加热或搅拌条件下会出现破乳、分层以及沉淀

等现象，筛选适合的乳化剂以及优化复配乳化剂的比例

尤为重要。

1.2 溶剂法

溶剂法是先将儿茶素溶解于有机溶剂中，以有机溶

剂为载体将儿茶素应用于油相体系中，发挥其抗氧化作

用。但是，所选用的溶剂要求无毒无害、可食用、挥

发性低，以便长期维持儿茶素的油溶性。Hara[11]用乙醇

类溶剂作为茶多酚载体添加到油脂中。傅冬和等[12]将茶

多酚溶于可食性溶剂短链脂肪醇 LAU 中，儿茶素在该

溶剂中的溶解度可达 8 % 左右，再添加到食用油脂中，

其抗氧化效力强于 BHT、TBHQ 和 VE 等合成抗氧化剂，

但这种脂溶性液体茶多酚在植物油中很快出现混浊、沉

淀，需添加有机酸增效剂加以改善。

1.3 微胶囊技术

儿茶素微胶囊化是利用天然或合成的高分子材料(壁
材)把儿茶素(芯材)包覆，经过喷雾干燥形成具有半透性

或密封囊膜的微型胶囊的技术，该技术能最大限度地保

存儿茶素的生物活性,  并通过对儿茶素的控制释放，减

少儿茶素的使用量，提高其稳定性 [ 1 3 ]。目前儿茶素微

胶囊化采用的壁材有甲壳糖[14]、乙基纤维素[15]、羟丙基

甲基纤维素邻苯二甲酸酯(HPMCP)[16]、β - 环糊精[17]、壳

聚糖[18]等，且添加十二烷基硫酸钠(SDS)等乳化剂可以

提高包封率，使包封率可达 96.3% [16]。

1999 年陈红梅等[14]利用油相分离法以天然高分子材

料甲壳糖包裹茶多酚，微胶囊化后的茶多酚瞬时释放量

在 4h 达最大值，随后缓慢释放可持续 12h 以上，累积

释放量在 9 0 % 左右。

肖红波 [ 1 5 ]以乙基纤维素为壁材，喷雾干燥法制得

5 6 . 5 % 的儿茶素微胶囊，研究了儿茶素微胶囊的毒理

学、药物动力学及其对动物免疫功能的调节作用，发

现儿茶素微胶囊属实际无毒级，未见长期毒性反应，临

床使用安全，对正常及免疫功能低下小鼠的特异性和非

特异性免疫具有增强作用，儿茶素制成胶囊后，药物

动力学发生了明显的改变，半衰期延长。

车春波 [ 1 7 ]以β - 环糊精、乙基纤维素作为复合壁

材，单苷酯为乳化剂，通过物理改性将茶多酚制成油

溶性的微胶囊，其最佳微胶囊化工艺条件为芯、壁材质量

比 1:6，β - 环糊精与乙基纤维素质量比为 4:1，最佳乳化

剂单甘酯添加质量分数为 0.3%，此时包埋率高达 92.18%。

茶多酚微囊在不同极性的介质中均有缓慢释放的特性，

在油溶性介质中的持续释放时间最长，正己烷中 5h 达

到溶出平衡，28d 后完全溶出。茶多酚微囊的形成使其

抗氧化活性大大提高，添加质量分数为 0.02% 的微胶囊

茶多酚,  对大豆油的保护系数高达 5.27，抗氧化活性与

茶多酚相比提高了 18.2%。

胶囊化的结果一方面改善了儿茶素的油溶性，另一

方面对儿茶素具有较好的缓释效果，延长了其抗氧化性

能，并有效地提高儿茶素的稳定性，减缓其自身氧化

速率。在实际应用中，微胶囊化的儿茶素呈粉末状，

可直接添加，方便快捷，具有较好发展前景。

2 儿茶素改性的生化方法

目前，儿茶素改性以生化方法为主，该方法是在

儿茶素的分子结构上直接引入一些基团以修饰儿茶素。

根据修饰儿茶素的基团可以分为酰基化、甲基化、糖

苷 化 。
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2.1 酰基化

酰基化是通过化学、生物方法在儿茶素的分子结构

上引入非极性的脂肪烃链增加儿茶素脂溶性的方法。根

据儿茶素被脂肪链烃修饰的部位，可以分为羟基修饰和

非羟基修饰。

2.1.1 羟基修饰

羟基修饰是在儿茶素的酚羟基上引入酰基，从而形

成酯。目前儿茶素羟基酰化所连接的基团包括饱和、不

饱和的 C2 至 C18 的直链或支链的碳链，通常采用的酰

化剂有酰氯、酸酐、羧酸，C6 以上的碳链以酰氯为酰

化剂，C2 至 C4 的短链则以相应的酸酐为酰化剂。

长链脂肪酸对儿茶素羟基修饰的相关研究较早，

1999 年沈生荣等[19]用丙酮溶解 EGCG，通过缓慢加入油

酸酰氯对水溶性的EGCG进行酰化，发现 1分子EGCG中

有 2 个羟基被油酸酰氯酯化的产物油溶性较好，对食用

大豆色拉油的过氧化有明显的抑制作用, 与 VE、TBHQ
接近,  且抗氧化作用稳定。王巧娥等[20]发现茶多酚、癸

酰氯、催化剂对甲苯磺酸质量比 1:2.3:0.05，氮气保护、

100℃条件下反应 4h，合成的脂溶性茶多酚 LTP 抗油脂

氧化作用与 BHT 相当；并制备了 C6 至 C18 一系列含不

同脂肪链的脂溶性茶多酚，考察了在色拉油中的溶解

性，除 LTP-6 ＜ 0.1g/L 以及 LTP-8 为 1.36g/L 外，LTP-10、
LTP-12、LTP-14、LTP-16、LTP-18 的油溶性很好，均

大于 200g/L，是茶多酚的 2000 倍，其中以等质量添加

或等 TP 添加的 LTP-10、LTP-12 抗氧化作用最强，与

TBHQ、VE 等合成抗氧化剂相当[21]。聂芊等[22]以油酸、

亚油酸、硬脂酸为主要成分的豆油脂肪酸与茶多酚质量

比为 1:1.25、在氮气保护下、80℃反应 5h 制备了豆油

脂肪酸茶多酚酯，具有较好的油溶性，抗氧化活性优

于茶多酚和 B HT。

长链脂肪酸酰化的儿茶素油溶性增加，可以发挥其

抗油脂过氧化能力，并且与细胞膜的亲和力增加使生物

活性提高。Uesato 等[23]在 EGC 和 C 的 3-OH 引入 C4 至

C18 碳链，并研究了儿茶素衍生物的抗癌作用，其中 C8
至 C12 能提高细胞膜的渗透性，最终显著抑制巴尔病毒

在淋巴细胞中早期的抗原活性，减少淋巴瘤等恶性肿瘤

和癌症的发生。Lin Shufu 等[24]以 EGCG 为前体，也在

3 - O H 引入一系列碳链，发现随着脂肪酸碳链的增加

其抑制 5-α- 还原酶的活性增强，C16 达到最大值(IC50 ＝

0.53μmol/L)，是 EGCG(IC50 ＝ 6.29μmol/L)活性的 12 倍，

在生物体内有稳定的抗癌作用。

2004 年 Lam 等[25]首先尝试短链脂肪酸羟基酰化儿茶

素，用吡啶催化 EGCG 和乙酸酐，过夜得到 8 个羟基完

全被取代的乙酰化 EGCG，得率为 82%。刘晓辉[26]优化

了全乙酰化 EGCG 衍生物的合成工艺，当两底物间的比

例达到1:84.8以上时,其产率达到98. 43%。全乙酰化EGCG

由于所有羟基受到保护，其稳定性是 EGCG 的 6 倍，在

有代表性的酯、卤代烃、酮和醇及中性和弱酸弱碱溶

液中稳定[25 -26]。L ambe r t 等[27 ]合成并研究了乙酰化的

E G C G 的细胞吸收率，通过给老鼠喂食等量的乙酰化

EGCG 和 EGCG，观察到服用乙酰化 EGCG 的小鼠小肠、

大肠和血液中 EGCG 分别是服用 EGCG 的 2.4、2.8、2.4
倍，且乙酰化的 EGCG 在生物体细胞内被酯酶逐渐水解

为双酯、单酯、EGCG，能有效抑制蛋白酶体活性诱导

癌细胞程序死亡，对肿瘤细胞抑制作用大于 E G C G。

Utenova 等[28]在二氯乙烷溶剂中分别用硫酸二甲酯、乙

酸酐、丙酸酐和丁酸酐对 EGCG 进行酰化，在 4- 二甲

基氨基吡啶催化下合成甲基化、乙酰化、丙酰化和丁

酰化的 E G C G，并考察了甲基化、乙酰化、丙酰化和

丁酰化 EGCG 抑制兔子的网状红细胞中 15-LO 活性，发

现酰化产物能有效抑制动物体的 15-LO 活性，从而起到

抗肿瘤的作用。

2.1.2 非羟基修饰

非羟基修饰是苯环上的氢原子被酰基取代，属于

Friedel-Crafts 酰基化反应，即酰氯或酸酐在 AlCl3 的催

化下进攻芳环，形成碳 - 碳键，是亲电取代反应，产

物是具有 R-COR 型结构的酮类化合物。

Tanaka 等[29]以 EGCG 为前体，与过量的硫醇化物反

应，经 Sephadex LH-20 分离，得到 6,8- 二(正辛基硫亚

甲基)-EGCG、6,8- 二(正辛基硫亚甲基)-4-β -(2- 氢乙基硫

代)-EGCG 和 EGC-3-O-[4-O-(N- 八烷基氨甲基)没食子酸，

该反应的实质是硫醇化物取代了 A 环 C6 位和 C8 位上的

氢原子，合成的产物具有两亲性，对由脂溶性和水溶

性自由基引起的油脂过氧化均有强的抑制作用。

卢聪聪等[30]在低温下将路易斯酸或质子酸与脂肪酰

氯溶于反应溶剂中，使脂肪酰氯与 Lewis 酸或质子酸形

成络合物，再逐渐加入固体儿茶素原料与逐渐释放脂肪

酰氯反应，缓慢升温至反应温度，反应持续 8～9h，反

应结束后反应体系产生大量固体，经水洗、乙酸乙酯

提取、浓缩、干燥得到碳酰化的儿茶素。与氧酰化反

应相比，碳酰化 L T P 有更强的脂溶性，但碳酰化反

应改性成本高，抗氧化能力不如氧酰化持久，因此在

实际生产中应根据需要，仔细评价并考虑具体采用何

种方法。

酶法对儿茶素分子进行脂酰化修饰最先是 Tobiason
从研究儿茶素的 3-O- 酰化衍生物的分子轨道开始的[31]，

1994 年 Sakai 等[32]通过从链霉菌属和曲霉菌属中分离的羧

酸酯酶的酯基转移作用，方便有效地获得了一系列脂溶

性较高的 3-O- 儿茶素酰基衍生物，分离纯化后用于油脂

抗氧化领域，发现 100mg/L 质量浓度时儿茶素与酰化儿

茶素衍生物对油脂过氧化的诱导时间没有显著差异，即

C 环酰化不影响抗氧化能力。Mori 等[33]在 N,N- 二甲基甲
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酰胺和乙腈中用酯基转移酶催化分别合成 EGCG-C4、
EGCG-C8、EGCG-C12、EGCG-C16和 EGCG-C20一系列

的 E G C G 脂肪酸单酯衍生物，得率较传统化学方法高

12% 以上，其中 EGCG-C16 抗病毒活性最强，且比较了

酶法合成的EGCG-C16和化学方法合成的EGCG-C16的抗

病毒活性，前者取代以 B 环为主，后者以 D 环为主，

发现两者没有显著性差异。

化学方法对儿茶素羟基脂酰化的相关研究比较系

统，但是，化学方法合成的脂酰化儿茶素其酰化位点

并不确定，所得到产物是混合物需进一步分离纯化，且

合成工艺复杂、温度高、时间长、需要氮气保护儿茶

素，脂肪酸酰化所用三氯化磷、氯化亚砜或五氯化磷

等试剂毒性强，存在残留以及污染环境等问题。而非

羟基修饰儿茶素的相关研究较少，羟基修饰和非羟基修

饰的优劣也有待进一步研究。

2.2 甲基化

甲基化儿茶素是儿茶素羟基被甲基取代，是茶叶中

新发现的一类稀有的儿茶素衍生物，哺乳动物服用儿茶

素后，经肝脏、肾脏及胃肠道中儿茶酚氧甲基转移酶

(COMT)作用也会产生甲基化儿茶素[34]。

1999 年 Sano 等[35]首先从台湾冻顶乌龙茶中发现并分

离出了 2 种甲基化儿茶素，表没食子儿茶素 3-O(3-O- 甲
基)没食子酸酯(3″-Me-EGCG)和表没食子儿茶素4-O(4-O-
甲基)没食子酸酯(4″-Me-EGCG)，发现甲基化儿茶素具

有更强的抗过敏和消炎药效，其中 3″-Me-EGCG 在血液

中的稳定性较高，口服吸收率是 EGCG 的 8 倍[36]。

早期甲基化儿茶素通过从茶叶中提取、分离获得，

毕竟茶叶中甲基儿茶素的天然资源十分有限，只有极少

数的茶树品种中的甲基儿茶素的含量在 1 % 以上 [ 3 7 ]。

Aihara 等[38]研究了用化学方法合成甲基化儿茶素，以

EGC 为前体，通过用 2- 硝基苯磺酰基保护酚羟基，重

氮甲烷为甲基化试剂，有选择性地合成了 B 环和 D 环单

甲基化衍生物 3′-Me-EGCG、4′-Me-EGCG、3″-Me-
EGCG、4″-Me-EGCG 及二甲基衍生物 3′,3″-d iMe-
EGCG，此合成工艺也适用于 EC、C、GC 等儿茶素。

吕海鹏等[39]以碘甲烷作为甲基供体，非选择性地合成了

甲基化 EGCG，产物通过HPLC-MS和NMR等进行结构分

离鉴定出5个EGCG甲基化衍生物，分别为4″-Me-EGCG、

4′,4″-di-Me-EGCG、5,3′,4′,5′,3″,4″,5″-hepta-Me-
EGCG、5,7,3′,4′, 3″,4″,5″-hepta- Me- EGCG、5,7,3′,4′,
5′,3″,4″,5″-oc t a - M e - E G C G，得率分别为 0 . 3 6 %、

0.27%、0.49%、0.76% 和 0.42%。伍妍俊等[40]用硫酸

二甲酯甲基化EGCG，硫酸二甲酯与EGCG的物质的量比1:1，
在 60℃水浴条件下回流反应 5h 后经乙酸乙酯萃取，再

经硅胶柱、凝胶柱和反相硅胶柱分离得到 EGCG 的甲基

化衍生物，经 ESI-MS、MS/MS 和 1H-NMR 鉴定，最

后得到纯度为 93.86% 的单甲基化产物 4″-Me-EGCG
242mg，得率约为 9%；并利用高效液相色谱技术测定

分离到的甲基化EGCG和EGCG在人工模拟体胃液与肠液

中的变化，结果表明，在人工模拟胃液中，4″- M e -
EGCG 脱去甲基生成 EGCG，起到缓释作用；而在人工

模拟肠液中，EGCG-4″-Me 由于甲基化，稳定性提高。

这 3 种体外合成方法均可以有效获得多种自然界稀有的

甲基化儿茶素衍生物，将有利于减少人类因花粉、异

体蛋白、化学物质、紫外线等过敏原引起的过敏反应。

2.3 糖苷化

从分子结构来看，儿茶素的酚羟基使其具有一定的

亲水性，研究表明儿茶素在热水中溶解度较高，但在

冷水中的溶解度仅为 5mmol/L[41]。区别于酰基化增加儿

茶素的脂溶性，糖苷化是在儿茶素分子的羟基上接上一

个或多个亲水性的单糖分子基团，使修饰后的儿茶素水

溶性提高。

酶法对儿茶素糖苷化修饰的研究较化学方法早，主

要采用糖基转移酶和糖苷酶两类具有转糖基作用的酶。

Kitao 等[41]通过蔗糖磷酸化酶催化得到了 2 种 EGCG 糖苷

化合物，分别是(－)-EGCG-4'-O-α -D-吡喃葡萄糖苷和(－)-
EGCG-4′,4″-O-α -D- 二吡喃葡萄糖苷。Moon 等[42]从肠

膜明串珠菌 B-1299CB 中提取蔗糖 -6- 葡萄糖基转移酶，

催化蔗糖和 EGCG 反应，分离纯化后得到 EGCG-7-O-α -
D- 吡喃葡萄糖苷、EGCG-4′-O-α -D- 吡喃葡萄糖苷和

EGCG-7,4′-O-α -D- 吡喃葡萄糖苷 3 种产物，产率依次是

9.1%、19.9%、8.7%，水溶性随着取代度的增加而增

加，分别是 EGCG 的 49、55、114 倍；紫外线照射糖

苷化 EGCG 和 EGCG 溶液，发现前者清亮，后者变成褐

色，所以糖苷化 EGCG 具有更强的抗褐变能力。

与糖基转移酶相比，糖苷酶来源广泛、比较稳

定、产率也较高，Sato 等[43]等在黄单孢菌 WU-9701 发

现并成功提取出糖苷酶，以麦芽糖作为糖基供体对儿茶

素中的(+)-C 进行糖苷化，生成单一的产物 3′-O-α -D- 吡
喃葡萄糖苷(α -C-G)，产率是57.1%，20℃条件下，α -C-G 在

纯水中的溶解度达 450mg/mL，大约是(+)-C 的 100 倍。

有关糖苷化儿茶素化学合成的报道比较少，Kawamoto
等[44]研究了 EC 的糖苷化分子修饰，为了生成的产物单

一，首先分别有选择性地保护 EC 和糖的羟基，然后将

保护后的 EC 与糖反应，生成带有保护基的 EC 糖苷，再

用甲醇钠溶液脱保护基，生成 3-O-α -D-G，与儿茶素

相比，微甜，没有儿茶素本身的苦涩味，所以糖苷化

的儿茶素非常适合作为食品添加剂，特别是甜食。陈

义[45]用化学合成方法合成 EGCG 糖苷，通过单因素实验

得出合成 EGCG 糖苷的最佳条件是：EGCG、四乙酰基 -
1- 溴葡萄糖、无水 K2CO3 的物质的量比为 1:2:2，丙酮

作为反应溶剂，在 55℃水浴条件下反应 8h；最佳脱保
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护条件：碱性条件下，分别量取等体积的四氢氟呋喃和

甲醇，0.5mol/mL 氢氧化钾甲醇为催化剂，在室温下搅

拌反应 1 3 h；反应体系过阳离子交换树脂柱、甲醇冲

洗、收集液真空旋转浓缩干燥得到 EGCG 葡萄糖苷，其

抗氧化能力比 EGCG 低，不过仍然高于 VC，在人工胃

液和肠液中，EGCG 糖苷的稳定性也高于 EGCG，并且

具有缓慢释放的效果。

2.4 其他

Chan 等[46]通过分别删除 EGCG 没食子酸环(D 环)上
4″和 5″、3″和 5″、3″羟基合成 EGCG 的 3 种类似物

2、3、4，并将这 3 种类似物的全部羟基乙酰化得到 2a、
3 a、4 a；结果显示，受乙酰化保护的 2 a、3 a、4 a 在

细胞内通过酯酶分解转化为相应的前体，在白血病细胞

株、固态瘤细胞株和变异细胞株中，更能有效抑制蛋

白酶体从而诱导细胞死亡，SARS 统计分析显示这些乙

酰化产物活性的顺序为：2a ＝ 4a ＞ 3a ＞ 1 ＞ EGCG，说

明乙酰化的EGCG和EGCG的类似物均比EGCG更有潜力

作为蛋白酶体抑制剂减少肿瘤细胞生长。

Osanai 等[47]对绿茶提取物 EGCG 的 D 环的对位进行

氨基取代，取代产物通过作用于癌细胞的蛋白酶体，诱

导癌细胞凋亡；且对氨基苯甲酸基团是叶酸的基本组成

部分，无毒，所以通过对氨基取代的儿茶素的研究为

新型抗癌药物的开发提供可能性。

Furuta 等[48]在 EGCG 的 C3 引入酮基得到双脱氧的

EGCG(DO-EGCG)，产物具有抗流感病毒活性，并发现

A 环对抗流感病毒的活性无影响。

Song 等[49]以儿茶素 C 和 EGCG 为前体合成了一系列

的(+)-C 和(－)-EGC 的衍生物，分别在 3-OH 位置接上不

同的芳香族和脂肪族的碳链，并比较了其抗人类流感病

毒和禽流感病毒的活性，发现 3-O- 酰化 -(+)-C 和 3-O- 酰
化 -(－)-EGC 衍生物在 300～1000μmol/L 浓度范围内有显

著的抗病毒活性(P ＜ 0.05)，而(+)-C 和(+)-EGC 没有抗病

毒作用；且脂肪族衍生物的抗病毒活性是芳香族的 1.5～
2 倍，与药物奥斯他韦比较，儿茶素衍生物的体内稳定

性更强，从而有更长效的抗禽流感作用。

3 结  语

儿茶素改性的物理方法不仅简单易操作、成本低，

而且保留了儿茶素的所有活性羟基。改性后儿茶素脂溶

性增加，主要用于油脂抗氧化；其中微胶囊法对儿茶素

的缓释作用增加了儿茶素的稳定性，使儿茶素在食品、

医药应用中更充分地发挥其抗氧化性等作用。

生化方法对儿茶素分子结构进行脂酰化、甲基化、

糖苷化等修饰，改变了儿茶素的分子结构。从理论上

讲，分子修饰后的儿茶素其溶解性、稳定性和抗氧化

性及生物利用率与取代基、取代位点、取代度和取代

基释放度等因素有关。从目前的研究结果来看，儿茶

素羟基脂酰化后的儿茶素，活性羟基减少，但在油相

体系的应用中由于溶解性增加，可高达儿茶素的 2 00 0
倍，所以抗氧化性比儿茶素高；与羟基酰化的儿茶素相

比，非羟基酰化的儿茶素脂溶性更强，但改性成本高，

羟基未受到保护，抗氧化能力时效短。甲基化儿茶素

和糖苷化儿茶素的抗氧化能力均低于儿茶素本身，且成

本高、得率低，但是，糖苷化使儿茶素在水中的溶解

性增加，是儿茶素的 100 倍左右，且甲基化和糖苷化提

高了儿茶素的稳定性，在胃液等环境中可分别脱去甲基

和糖苷，缓慢释放出活性羟基，从而增加儿茶素抗氧

化作用的时效性，提高儿茶素在生物体中的利用率。

儿茶素作为一种天然抗氧化剂，具有“三抗、三

降”等多种生物活性，根据需要有针对性地对儿茶素

进行改性，可以充分发挥儿茶素的应用价值。今后，

如何提高物理方法改性后的儿茶素在应用体系中的稳定

性、化学方法实现定向修饰、减少有毒有害试剂的应

用及残留是儿茶素改性的重要研究方向。同时化学方法

合成糖苷化儿茶素和酶法合成甲基化儿茶素的相关研究

较少，也是今后的研究重点。随着生物技术的发展，

菌种筛选分离提取得到儿茶素改性所需的相关酶之后，

通过固定化酶技术，可以稳定酶的活性使工艺易于控制

和实现规模化，且反复多次使用可以降低成本，所以

酶法合成儿茶素衍生物也具有诱人的应用前景。
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