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AAbbssttrraacctt::  In this study, we investigated various antioxidant and anti-glycation effects of some 
methylated (-)-epigallocatechin-3-O-gallate (EGCG), which are metabolites of EGCG, a typical 
tea catechin. It is thought that the triol of the B ring is mainly involved in the radical 
scavenging effect, and the triol of the gallate group is in the metal chelating effect. (-)- 
Epigallocatechin-3-O-(3-O-methyl) gallate (EGCG3”Me), (-)-epigallocatechin-3-O-(4-O-methyl) 
gallate (EGCG4”Me), and (-)-epigallocatechin-3-O-(3,4-O-dimethyl) gallate (EGCG3”4”diMe) in 
which the OH group of the gallate group is methylated, were used as the methylated EGCG. 
Methylation of the gallate group in EGCG did not affect DPPH azo-radical scavenging effect, 
but slightly lowered superoxide anion radical scavenging effect and some iron chelating effects. 
Regarding the glycation reaction of bovine serum albumin, the inhibitory effect on the 
formation of Amadori compounds was slightly weakened by methylation of EGCG, but the 
inhibitory effect on the formation of advanced glycation end products was not affected. From 
these results, methylated EGCG could have some antioxidant and anti-glycation activities, and 
they would be responsible for these effects in the body as the metabolites of EGCG.  
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１．はじめに 

令和 3 年の総務省の統計では、日本の総人口の 28.9％
を 65 歳以上の高齢者が占める。加齢に伴い増加する動脈

硬化や糖尿病といった疾病、さらには老化の過程には、体

内の酸化ストレスが関係していると考えられている[1-3]。
我々の体内には酸化ストレスを制御する抗酸化系がある

が[4]、食品中の抗酸化成分を摂取することはそれを補助し

て酸化ストレスを軽減するのに役立っているものと思わ

れる。日本などで飲用されているチャ（Camellia sinensis 
L.）の葉を加工した緑茶には、ポリフェノール成分として

カテキン類が約 15%（w/w 葉）含まれている[5]。そのう

ちの約半分は、 (-)-エピガロカテキン -3-O-ガレート

（EGCG）である。EGCG はその含量が多いだけでなく、

in vitro における抗酸化力が他のカテキン類よりも強く

[6,7]、また、in vivo においても抗酸化作用を示すことが確

認されている[8]。 
in vitro での抗酸化作用とは異なり、in vivo における同 
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作用を理解するためには、動物におけるカテキン類の吸収

と代謝を考える必要がある。EGCG などのカテキン類は、

小腸から吸収されたのちにメチル化、グルクロン酸抱合、

硫酸抱合、環開裂などの反応を受ける[9]。このうちメチル

化を起こす酵素は小腸や肝臓、腎臓等に存在するカテコー

ル-O-メチルトランスフェラーゼ(COMT)であり、in vitro
での実験[10,11]やマウスやラットに EGCG を静脈内投与

した in vivo での実験等[11-13]で、EGCG から(-)-エピガロ

カテキン-3-O-(3-O-メチル)ガレート（EGCG3”Me）や (-)-
エ ピ ガ ロ カ テ キ ン -3-O-(4-O- メ チ ル ) ガ レ ー ト

（EGCG4”Me）、さらには 4’-O-メチル-(-)-エピガロカテキ

ン-3-O-ガレートや 4’-O-メチル-(-)-エピガロカテキン

-3-O-(4-O-メチル)ガレートのようなガレート基や B 環の

水酸基がメチル化されたものが生成されることがわかっ

ている。従って、動物に投与された EGCG がその体内で

抗酸化作用を発揮する場合、EGCG 自体の抗酸化作用だけ

でなく、メチル化体などの代謝物の作用も寄与している可

能性がある。EGCG3”Me や EGCG4”Me は、EGCG に比

較して動物に経口投与した場合の血中濃度が高く、静脈内

投与での血中消失も穏やかであることがわかっており

[14,15]、血中でのアルブミンとの結合性も EGCG より低

く遊離の状態で存在する可能性が高い[16]。また、我々は、
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これらのメチル化EGCGにマウスの I型および IV型アレ

ルギーに対する強い抗アレルギー作用があることを見出

している[17,18]。 
本研究では、EGCG のメチル化体として EGCG3”Me

およびEGCG4”Me を用い、EGCG の抗酸化作用の機序と

して知られるラジカル消去作用[19]と金属キレート作用

[20]について、EGCG との比較を行った。また、抗酸化作

用が関与すると予想される終末糖化産物（AGEs）形成反

応に対する抑制作用[21]についても検討した。化学構造の

特性とその作用の関係を確認するため、構造類似の化合物

として、(-)-エピガロカテキン-3-O-(3,4-O-ジメチル)ガレー

ト（EGCG3”4”diMe）、(-)-エピガロカテキン（EGC）およ

び(-)-エピカテキン-3-O-ガレート（ECG）についても同様

に検討した。 
 

２．材料および方法 

２．１ 用いたカテキン類 
EGCG およびそのガレート基の 3”位がメチル化された

EGCG3”Me、4”位がメチル化されたEGCG4”Me、3”位と

4”位がメチル化を受けた EGCG3”4”diMe、また、EGCG
のガレート基がない EGC と EGCG の B 環がトリオール

ではなく o-ジオールになっている ECG を用いた。EGC と

ECG はシグマ－アルドリッチ社製のものを、また、それ

以外の化合物は名古屋女子大学佐野満昭教授より供与し

ていただいたものをそれぞれ用いた。これらの化合物の化

学構造を図 1 に示す。 
 
２．２ ラジカル消去作用の測定 

EGCG とメチル化 EGCG、EGC、ECG のラジカル消

去作用の強さを、1,1-ジフェニル-2-ピクリルヒドラジル

（DPPH）アゾラジカル消去反応[22]およびフェナジンメ

トスルフェート－ニトロブルーテトラゾリウム法を用い

たスーパーオキシドアニオンラジカル（O2－・）消去反応

[23]を用いて測定した。用いた試料の最終濃度は、それぞ

れ 25 M と 10 M とした。結果はそれぞれのラジカルの

消去率で示し、3 回の実験の平均値±標準偏差で表記した。 
 
２．３ 鉄イオン捕捉作用の測定 

EGCG とメチル化 EGCG、EGC、ECG の鉄イオン捕

捉作用の強さを、酒石酸鉄法を用いた 2 価鉄キレート反応 
[24]、デオキシリボース法を用いた3価鉄キレート反応[25]、
さらにはマウス脳自動酸化反応[26]を用いて測定した。2
価鉄捕捉作用は、最終濃度 165 M の試料を用いた時のキ

レートの発色の強さを、EGCG の発色を 100 として表記 

 
 
 
 
 
 
 
 
 
 
 
 
 
 
 
 
 
 

図図 1  EGCGおおよよびびそそのの関関連連化化合合物物のの化化学学構構造造 
 
した。3 価鉄捕捉作用は、15.16 M でのカテキン類 1 mol
に対して結合した鉄のmol 数で表記した。どちらも 3 回の

実験の平均値±標準偏差で表記した。マウス脳自動酸化反

応は、用いた試料の濃度とその時の反応抑制率との関係か

ら 50%抑制濃度（IC50値）を算出し、3 回の実験の平均値

を求めた。 
 
２．４ 半経験的分子軌道計算法によるO 原子の部分電荷

の算出 
EGCG とメチル化 EGCG、EGC、ECG の B 環および

ガレート基の水酸基およびメトキシ基の O 原子の部分電

荷を、半経験的分子軌道計算法により算出した。計算には

コンピューターを用い、ソフトウェアとして Cambridge 
Soft 社製 CS Chem3D Pro ver.5.0 を使用した。このソフ

トウェアに付属のMOPAC（計算パラメーターはPM3 法）

で生成熱の最小化を行った後、拡張ヒュッケル法で部分電

荷をそれぞれ計算した。 
 
２．５ 抗糖化作用の測定 

EGCG とメチル化 EGCG、EGC、ECG の抗糖化作用

の強さを、牛血清アルブミンとD-グルコースの反応で生じ

るアマドリ化合物とAGEsを測定する評価系[27]で検討し

た。得られた抑制率と使用した試料の濃度の関係から IC50 
値を算出した。3 回の実験の平均値±標準偏差で表記した。 
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３．結果および考察 

３．１ DPPHアゾラジカル消去作用 
EGCG とそのメチル化体、EGC およびECG の 25 M

における DPPH アゾラジカル消去作用の測定結果につい

て表 1 に示す。用いたすべてのカテキン類において、著し

い作用の強さの違いは見られず、EGCG のメチル化体の作

用はわずかにEGCG よりも高い傾向が見られた。 
EGCG では、ガレート基と異なり B 環にはエステルカ

ルボニル基がないため、B 環のトリオールは o-キノンとし

て共鳴構造を取った後さらに残りの OH 基もラジカルと

して安定するために、他のラジカルとの反応が速い。一方、

ガレート基のトリオールはエステルカルボニル基の共役

二重結合のためキノンにならずにラジカルとして安定化

することから、他のラジカルとの反応が遅い[28-31]。また、

B環のOH基にHOMOが、ガレート基のOH基にLUMO
があるため、B 環のOH基の方が他のラジカルへの電子供

与性が高い[32]。そのため、EGCG のガレート基のメチル

化は、DPPHラジカルの消去における初期反応にはあまり

影響しなかったものと考えられる。B 環が o-ジオールであ

るECGでは、B環にできるo-キノンが共役しないために、

ガレート基のトリオールの方が速やかにラジカルと反応

するものと考えられる[30]。-カロテンの脱色反応を利用

したリノール酸の酸化物に対する還元作用において、

EGCGとEGCG3”Meの作用の強さに差は見られない[33]。
また、ECG とそのガレート基のメチル化体でのDPPHラ

ジカル消去作用の比較でも、その強さに差が見られないと

いう報告がある[34]。 

 
 
 
 

 
 
 
 
 
 
 
 
 
 
 
 
 
なお、これまでに同様の測定系で EGCG の方が

EGCG3”Me よりわずかに作用が強いという報告があるほ

か[35]、DPPH と同様に水溶性のラジカル発生剤である

2,2'-アゾビス(2-メチルプロピオンアミジン)ニ塩酸塩に対

する消去作用でも EGCG>EGCG3”Me>EGCG4”Me> 
EGCG3”4”diMe の順にその作用が強いという報告もあり

[36]、評価系の反応条件等により異なる結果となる可能性 
がある。特に、反応の初期と後期では、その評価結果が異

なる場合があるものと予想される。 
 
３．２ O2－・消去作用 

EGCG とそのメチル化体、EGC およびECG の 10 M
における O2－・消去作用の測定結果について表 1 に示す。

DPPH ラジカルの場合と異なり O2－・消去作用では、

EGCG のガレート基のメチル化はその作用を弱めた。また、

ガレート基を持つECGの作用がEGCGと同様に強かった

のに対し、ガレート基を持たない EGC の作用はEGCG に

比較して弱かった。 
先に述べたように、ラジカルの消去において EGCG の

ガレート基よりも B 環のトリオールの方が反応性が速い

とされているが、OH基のメチル化はその化合物の疎水性

を高めることが知られている[35,37,38]。O2－・は O2分子

が 1 電子還元を受けて生じるラジカルであり、活性酸素種

の中ではO2分子に次いで疎水性が高いものと考えられる。

EGCG のメチル化体は、メチル化によって疎水性の高まっ

たガレート基がO2－・と反応し易くなった一方で、メチル

化により OH 基が減少していることで作用の低下が見ら

れた可能性がある。ECG はそのガレート基がメチル化さ

表表 1  EGCGおおよよびびそそのの関関連連化化合合物物のの抗抗酸酸化化作作用用 

 EGCG EGCG3”Me EGCG4”Me EGCG3”4”diMe EGC ECG 

DPPH消消去去作作用用 47.9 ±± 3.7 54.2 ±± 5.0 55.3 ±± 6.1 52.0 ±± 5.8 45.8 ±± 0.9 45.0 ±± 1.6 

O2
－－・・消消去去作作用用 21.7 ±± 7.6 9.7 ±± 3.9 12.8 ±± 8.2 0.9 ±± 2.6 14.4 ±± 0.3 27.2 ±± 0.1 

2価価鉄鉄捕捕捉捉作作用用 100 ±± 0.3 64.8 ±± 0.6 46.2 ±± 0.5 28.7 ±± 0.5 68.9 ±± 1.2 98.9 ±± 3.2 

3価価鉄鉄捕捕捉捉作作用用 0.74 ±± 0.01 0.70 ±± 0.02 0.53 ±± 0.02 0.52 ±± 0.01 0.51 ±± 0.01 0.96 ±± 0.01 

B環環 O部部分分電電荷荷 -0.280～～-0.241 -0.280～～-0.246 -0.279～～-0.242 -0.283～～-0.236 -0.278～～-0.255 -0.277～～-0.269 

G基基 O部部分分電電荷荷 -0.278～～-0.245 -0.260～～-0.209 -0.267～～-0.193 -0.265～～-0.196         －－ -0.265～～-0.251 

Amd抑抑制制作作用用 0.16 ±± 0.04 0.30 ±± 0.06 0.41 ±± 0.14 0.26 ±± 0.06 1.00 ±± 0.28 0.21 ±± 0.02 

AGEs抑抑制制作作用用 0.23 ±± 0.02 0.26 ±± 0.02 0.37 ±± 0.02 0.28 ±± 0.05 0.38 ±± 0.06 0.34 ±± 0.06 

平平均均±標標準準偏偏差差. G基基：：ガガレレーートト基基. 

DPPH消消去去作作用用: 25 Mででのの消消去去率率(%), O2
－－・・消消去去作作用用: 10 Mででのの消消去去率率(%), 2価価鉄鉄捕捕捉捉作作用用: 165 Mででのの EGCGをを 100 ととししたた相相対対値値, 

3価価鉄鉄捕捕捉捉作作用用：：15.16 Mででののカカテテキキンン 1 molにに結結合合すするる鉄鉄ののmol数数, Amd抑抑制制作作用用:  アアママドドリリ化化合合物物形形成成抑抑制制作作用用のの IC50値値(mM), AGEs

抑抑制制作作用用 1: AGEs形形成成抑抑制制作作用用のの IC50値値(mM). 
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れてはいないが、EGC に比較してベンゼン環が 1 つ増え

て疎水性が増したことで、強い作用を示したことが予想さ

れる。低比重リポ蛋白の酸化反応において、(+)-カテキン

のA環の 5位と 7位がメチル化されたものの方が(+)-カテ

キンより強い作用を示したという報告がある[37]。 
なお、より高い濃度の 22 mM で同様の作用を検討した

ところ、EGCG、EGCG3”Me、EGCG4”Me のそれぞれの

O2－・消去率は 68.3 ± 6.6、65.9 ± 1.0、60.5 ± 1.3 となり、

作用の強さに大きな差は認められなかった。そのため、

DPPH ラジカルの場合と同様、評価系の実験条件が結果に

影響する可能性があるものと考えられる。 
 
３．３ 2 価鉄捕捉作用 
鉄などの遷移金属は酸化反応を触媒することが知られ

ており、それを捕捉することで酸化反応を抑制することが

できる。EGCG とそのメチル化体、EGC および ECG の

165 M における 2 価鉄捕捉作用の測定結果について表 1
に示す。2 価鉄捕捉作用では、EGCG のガレート基のメチ

ル化はその作用を弱めた。また、ガレート基を持つ ECG
の作用が EGCG と同様に強かったのに対し、ガレート基

を持たないEGC の作用はEGCG に比較して弱かった。こ

れらの結果は、2 価鉄捕捉作用にも O2－・消去作用と同様

にガレート基のトリオールが重要であることを示してい

る。 
ラジカル消去作用の場合と異なり、脱プロトン化しやす

いガレート基の o-ジオールのO 原子は、鉄に電子を供与し

て配位結合を形成しやすいものと考えられる[32]。ECG に

おいても、B 環の o-ジオールよりガレート基のトリオール

が鉄の配位に重要であり、トリオール中の o-ジオールによ

る鉄の配位は、共鳴構造を取れるためにただの o-ジオール

よりも作用が強いものと考えられる[39]。また、ガレート

基の存在は、B 環と鉄との複合体形成において立体障害と

なる可能性もある。脱プロトン化は、ガレート基の 4”位の

OH 基で最も起こりやすく、4”位がメチル化されている場

合には 3”位の OH基で起こりやすいものの、4”位のメチル

化はその鉄との複合体形成能を著しく低下させるとされ

ている[32]。EGC のようにガレート基がない場合には、B
環のトリオール中の o-ジオールが鉄捕捉作用を示すもの

と考えられるが、その作用はガレート基を持つ EGCG や

ECG と比較して弱かった。 
 
３．４ 3 価鉄捕捉作用 

EGCG とそのメチル化体、EGC および ECG の 15.16 
M における 3価鉄捕捉作用の測定結果について表 1に示

す。2 価鉄捕捉作用の場合と同様、3 価鉄捕捉作用でも

EGCG のガレート基のメチル化はその作用を弱めた。また、

ガレート基を持つECGの作用がEGCGと同様に強かった

のに対し、ガレート基を持たない EGC の作用はEGCG に

比較して弱かった。従って、3 価鉄捕捉作用にもガレート

基のトリオールが重要であることが確認された。 
3価鉄を還元する作用についても、B環の 4’位のHOMO

が重要であり、EGCG>EGCG3”Me>EGCG4”Me の順に

強いことが報告されている[32]。 
 
３．５ 鉄誘発自動酸化反応に対する抑制作用  
動物の脳のホモジネートをインキュベートすると、内在

する鉄により脳内脂質の自動酸化反応が起こることが知

られており、この反応はラジカル消去作用よりも鉄の捕捉

作用により効果的に抑制されるものと考えられている[26]。
EGCG3”Me の IC50値は 4.20 M で、EGCG の 2.06 M
よりも高く、鉄誘発自動酸化反応に対する抑制作用はガレ

ート基のメチル化で低下した。この結果は、2 価鉄や 3 価

鉄の捕捉作用の結果と一致していた。 
 
３．６ B 環とガレート基のOH 基のO 原子の部分電荷 
これまでに、MOPAC-PM5 法による半経験的分子軌道

計算法を用いて O 原子の電子密度を計算した結果では、

EGCG3”Me、EGCG4”Me、EGCG3”4”diMe を含む様々

なメチル化 EGCG の構造中に含まれる O 原子の電子密度

は、EGCG と大きな違いはないことが報告されている[40]。
しかし、前項までの実験結果からメチル化を受けたO 原子

の反応性が異なることが予想されたため、MOPAC-PM3
法と拡張ヒュッケル法により、これらの化合物のB 環とガ

レート基に存在する OH 基の O 原子の部分電荷を計算し

た。その結果を表 1 に示す。値は、それぞれ 3 回計算した

結果の下限と上限を範囲で表示した。B 環のO 原子につい

ては、メチル化を受けていないため、どの化合物でも-0.23
以下の高い負電荷が確認された。一方、ガレート基のO 原

子については、EGCG や ECG では-0.24 以下の高い負電

荷が認められたのに対し、メチル化を受けたものは-0.209
～-0.193 と負電荷が低下しており、ガレート基のOH基の

反応性が低下していることが推測された。なお、EGCG の

B 環の 4’位がキノンとなった化合物の B 環の部分電荷は

-0.529 まで強まり、その反応性がより高い状態にあること

が推測された。 
計算で得られた O 原子の部分電荷のそれぞれの範囲の

中央値と本実験で得られた種々の抗酸化作用との間の相

関性を、F 検定で検討した。ガレート基のO 原子の部分電

荷と O2－・消去作用および 2 価鉄捕捉作用の間で、それぞ

れ = 0.862,  = 0.943 の有意な正の相関が認められた。ま
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た、有意ではなかったものの、ガレート基のO 原子の部分

電荷と 3 価鉄捕捉作用の間で = 0.781 の正の相関傾向が

認められた。これらの結果から、それぞれの抗酸化作用に

ガレート基の OH 基の反応性が重要であることが再確認

された。一方、B 環の OH 基の O 原子の部分電荷につい

ては、DPPHアゾラジカル消去作用およびO2－・消去作用

との間の相関係数は、それぞれ = -0.723、 = 0.681 とな

り、B 環の OH 基の O 原子の部分電荷以外の要因が関与

していることが推測された。 
 
３．７ 抗糖化作用 
加齢とともに体内のタンパク質は糖化反応を受け、不可

逆的な最終産物としてAGEs が産生、蓄積される。AGEs
は、タンパク質と糖類からのシッフ塩基の形成、アマドリ

化合物の形成、反応性の高いカルボニル化合物の形成等を

経て形成され、その量は特に糖尿病をはじめとする生活習

慣病患者で高まることが知られている[41]。AGEs の形成

過程には酸化反応やラジカルが関与する反応が含まれて

おり、抗酸化作用を有する物質は糖化反応の進行を抑制す

るものと考えられる[21]。緑茶の抽出物とそのカテキン成

分もタンパク質の糖化を抑制することが報告されており、

その効果には 3 位のガレート基や B 環のトリオール構造

の存在が重要とされている[42]。 
EGCG とそのメチル化体、EGC および ECG のウシ血

清アルブミンの糖化反応に対する抑制作用における IC50

値を表 1 に示す。糖化の中間段階であるアマドリ化合物の

形成に対する抑制作用では、EGCG のガレート基のメチル

化はその作用を弱めた。また、ガレート基を持つ ECG の

作用は EGCG に比較してわずかに弱かったのに対し、ガ

レート基を持たない EGC の作用はその他のカテキンに比

較して極めて弱かった。アマドリ化合物の形成に対する

IC50値とガレート基の OH 基の O 原子の部分電荷との間

には、 = -0.834 の負の有意な相関が見られ、O2－・消去作

用や鉄捕捉作用の場合と同様にガレート基の重要性が示

唆された。次に、最終産物である AGEs の形成に対する抑

制作用でも、EGCG のガレート基のメチル化はその作用を

わずかに弱めた。また、ECG と EGC の作用も EGCG に

比較してわずかに弱かった。これらのカテキンのアマドリ

化合物形成抑制作用と AGEs 形成抑制作用の間には、 = 
0.678 の弱い相関傾向が見られた。AGEs の形成過程は複

雑であることから、それぞれの化合物の作用に大きな差が

見られなかった可能性があるが、EGCG 以外の化合物の作

用が EGCG よりも弱かったことから、その B 環とガレー

ト基のトリオール構造が総合的に本作用に機能している

ものと考えられる。 

また、EGCG、EGCG3”Me および EGCG4”Me の抗糖

化作用の強さは、ウシ血清アルブミンに対する結合性[43]
の強さの順と同じであったことから、EGCG のガレート基

のメチル化がアルブミンタンパク質との相互作用を弱め

たことでその糖化反応を抑制する効果も低下した可能性

が考えられる。カテキンとタンパク質の相互作用の一例と

して、ヒアルロニダーゼ活性阻害作用がある。ヒアルロン

酸を分解する酵素であるヒアルロニダーゼは、皮膚におけ

るシワやタルミの形成、細菌感染症や炎症などに関与して

いる。ヒアルロニダーゼの活性中心にあるリジンの正電荷

とイオン相互作用して複合体を形成できる負電荷を持つ

高分子は、その活性を阻害するという報告がある[44]。
EGCG は高分子ではないが、ヒアルロニダーゼ活性を阻害

する効果があることが知られており[45]、そのB 環やガレ

ート基の OH 基の O 原子に負の部分電荷を持っている。

そこで EGCG とそのメチル化物等について、鶏冠製ヒア

ルロン酸ナトリウムをウシ精巣由来ヒアルロニダーゼで

分解する反応系[46,47]を使用して、その活性阻害作用を検

討した。最終濃度0.25mMにおけるEGCG、EGCG3”Me、
EGCG4”Me、EGCG3”4”diMe の阻害率はそれぞれ 38.6
±0.1%、35.1±3.4%、31.8±2.3%、38.0±2.7%とほぼ違

いが見られなかった。そのため、この作用に関してはガレ

ート基のメチル化の影響は受けず、B 環の OH 基の O 原

子の負の部分電荷が機能しているものと推測される。 
体内における AGEs の分布と量については、高脂食と

60 mg/kg体重のAGEsを毎日12週間摂取したラットの体

内では、腎臓や心臓、膵臓などに約 150 g/g 乾燥臓器重量

の AGEs が蓄積したという報告がある[48]。一方で、250 
mg/kg 体重の EGCG を 27 日間摂取した後、250 mg/kg
体重の EGCG を静脈内注射して 1 時間後のイヌの血漿中

EGCGおよびその代謝物の合計濃度は約40 g/mLであり、

腎臓、心臓、膵臓における濃度はそれぞれ約 25 g/g、約

10 g/g、約 10 g/g であった[49]。また、同研究における

250 mg/kg 体重の EGCG を単回経口投与したイヌの 1 時

間後のEGCG およびその代謝物の合計の血中濃度は約 90 
g/mL であった。EGCG およびその代謝物中の遊離の

EGCG の量については、100 mg/kg 体重の EGCG を単回

経口投与したマウスの30分後のEGCGとその抱合体の合

計量に対する EGCG そのものの割合は約 29%であるとい

う報告があるため[50]、先述のイヌの場合にも、その 1/3
程度は遊離の EGCG が占めている可能性はある。本実験

における EGCG の抗糖化作用における IC50 値は約 0.2 
mM であり、これは 91.7 g/mL に相当する。また、マウ

スに対して 100 mg/kg 体重を単回経口投与した場合、

EGCG3”Me は遊離体でEGCG の約 9 倍、グルクロン酸と
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硫酸の抱合体を含めた総量でも約6倍と血漿中濃度が高く、

また、EGCG3”Me、EGCG4”Me ともに、25 mol/kg 体

重でのマウスへの静脈内注射後の血漿からの消失が

EGCG に比較して緩やかであることが報告されている

[14]。そのため、EGCG とその代謝物であるメチル化体は、

どちらも EGCG を摂取した際の動物体内での抗糖化作用

に寄与するものと推測される。 
 

４．まとめ 

本研究では、代表的な茶カテキンである EGCG の体内

代謝物の一つであるそのメチル化体について、種々の抗酸

化作用と抗糖化作用を検討した。 
EGCG の強い抗酸化作用には、その B 環とガレート基

のトリオールが機能しており、B 環のトリオールは主にラ

ジカル消去作用に、ガレート基のトリオールは主に金属の

捕捉作用に関与すると考えられる。今回用いた EGCG の

メチル化体は、ガレート基の OH 基がメチル化された

EGCG3”Me、EGCG4”Me および EGCG3”4”diMe
であることから、DPPHアゾラジカル消去作用に対しては

メチル化の影響はほぼ見られなかったがO2－・消去作用に

対してはメチル化で作用が弱まり、ラジカル種によって作

用の強さが異なることがわかった。鉄の捕捉作用に対して

は、ガレート基の OH基のメチル化は作用を弱めた。用い

たカテキンのガレート基の OH 基の O 原子の負の部分電

荷が強いほど、O2－・消去作用および鉄捕捉作用が強かっ

た。 
ウシ血清アルブミンの糖化反応に対しては、初期反応で

あるアマドリ化合物の形成に対する抑制作用は、EGCG の

ガレート基のメチル化で弱まり、その作用の強さとガレー

ト基の OH 基の O 原子の部分電荷との間に相関が見られ

た。一方で、複雑な過程を経て形成される最終的なAGEs
については、EGCG のガレート基のメチル化はその形成抑

制作用に大きな影響を与えなかった。AGEs は、その受容

体を介して認識された後、それ自体が生体内で酸化ストレ

スを増長することが知られていることから[51]、カテキン

のように強い抗酸化作用を有する化合物は、AGEs の形成

の抑制と AGEs による酸化ストレスの抑制の両方に効果

が期待できる。 
以上の結果から、ガレート基の OH基がメチル化を受け

た EGCG にも抗酸化作用や抗糖化作用が認められ、茶を

摂取した際の体内でのこれらの作用には、EGCG の代謝物

であるメチル化体も関与していることが推測された。 
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