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摘要：桔梗（ＰｌａｔｙｃｏｄｏｎｉｓＲａｄｉｘ）为经典药食同源中药，具有清咽润喉、免疫调节、辅助降血糖、降血脂等功效。桔梗中含有皂
苷、黄酮、酚类、聚炔、多糖等化学成分。现代药理学研究表明，桔梗具有抗肿瘤、抗氧化、抗肥胖、抗糖尿病等生物活性。此外，

桔梗具有很高的药用价值和保健价值。笔者从化学成分、药理作用及现代应用３个方面归纳总结了桔梗的研究进展，以期为
桔梗的综合利用和开发提供一定的参考。
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　　桔梗（ＰｌａｔｙｃｏｄｏｎｉｓＲａｄｉｘ）为桔梗科植物桔梗［Ｐｌａｔｙｃ
ｏｄｏｎｇｒａｎｄｉｆｌｏｒｕｍ（Ｊａｃｑ．）Ａ．ＤＣ．］的干燥根，主要分布在我
国东北、华北、华东等地区，２０２２年被列入黑龙江省首批道
地药材目录。桔梗性平味苦、辛，归肺经，具有宣肺利咽、祛

痰排脓等功效，用于咳嗽痰多、胸闷不畅、咽痛音哑。桔梗

首次记载于《神农本草经》被列为中品。《名医别录》中记

载“桔梗治咽喉痛”。《伤寒论》中的桔梗汤以桔梗为主药，

起到宣肺化痰、利咽止痛。现代研究表明，桔梗含有多种生

物活性成分，主要含有皂苷类、黄酮类、酚酸、聚炔、多糖等

化学成分，并具有抗肿瘤、抗氧化、抗肥胖、抗糖尿病等药理

活性。桔梗含有丰富的氨基酸、植物纤维、维生素、钙、

锌、钾、铁等人体饮食必需的微量元素，它含有超过 １６种
氨基酸，其中８种为必需氨基酸［１］。２００２年，桔梗被我国
原卫生部列入第一批药食同源名录，作为药食同源物质，

其不仅具有较高的药用价值，还可作为食品和保健品普

及应用，已取得较好的市场经济效益。笔者从桔梗的化

学成分、药理作用和现代应用研究 ３个方面进行深入阐
述，详细总结了桔梗的化学成分及其药理活性。在此基

础上，还统计了以桔梗为主要原料的食品以及获得批准

的保健食品，可以为桔梗的深度开发和综合利用提供有

力的参考依据。

１　桔梗化学成分研究
桔梗中含有多种化学成分，包括皂苷类、黄酮类、酚类、

聚炔类以及多糖类成分等，它们具有不同的生物活性和作用

机制，使得桔梗在药理方面得到广泛关注。通常采用水或醇

溶剂对桔梗中的化学成分进行提取，并通过硅胶、纤维素、葡

聚糖柱色谱及高效液相色谱等方法进行分离纯化得到各种

单一化合物，进一步通过红外光谱、高分辨率质谱及核磁共

振等方法鉴定其结构。
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１１　皂苷类化合物
皂苷类成分的种类占比最高，成为桔梗发挥药效的主要

成分。桔梗中的皂苷类成分主要通过甲醇或乙醇进行提取，

采用硅胶柱色谱、反相柱色谱等方法分离纯化得到。研究学

者已从桔梗中分离鉴定出８９个皂苷类成分［２］，根据皂苷元

的不同，将桔梗的皂苷类分为桔梗皂苷型（Ａ）、远志皂苷型
（Ｂ）、桔梗皂苷内酯型（Ｃ）、桔梗二酸型（Ｄ）、其他非典型皂
苷（Ｅ、Ｆ），其代表性结构见图１。包括ｐｌａｔｙｃｏｄｉｎＤ（１）、ｐｌａｔｙ
ｃｏｄｉｎＤ２（２）、ｐｌａｔｙｃｏｄｉｎＤ３（３）、ｐｌａｔｙｃｏｓｉｄｅＡ（４）、ｐｌａｔｙｃｏｓｉｄｅ
Ｅ（５）、ｄｅａｐｉｏｐｌａｔｙｃｏｓｉｄｅＥ（６）［３］、ｐｌａｔｙｃｏｓｉｄｅＩ～Ｌ（７～
１０）［４］、ｐｌａｔｙｃｏｓｉｄｅＰ（１１）［５］、ｄｅａｐｉｏｐｌａｔｙｃｏｄｉｎＤ２（１２）［６］、
ｐｌａｔｙｃｏｓｉｄｅＨ（１３）［４］、ｐｌａｔｙｃｏｓｉｄｅＮ（１４）［７］、ｐｏｌｙｇａｌａｃｉｎＤ２
（１５）［３］、ｐｌａｔｙｃｏｎｉｃａｃｉｄＢｌａｃｔｏｎｅ（１６）、ｄｅａｐｉｏｐｌａｔｙｃｏｎｉｃａｃｉｄ
Ｂｌａｃｔｏｎｅ（１７）［６］、ｐｌａｔｙｃｏｓｉｄｅＭ１～３（１８～２０）［８］、ｐｌａｔｙｃｏｓｉｄｅ
Ｑ（２１）［５］、ｐｌａｔｙｃｏｎｉｃａｃｉｄＡ（２２）［９］、ｍｅｔｈｙｌｐｌａｔｙｃｏｎａｔｅＡ
（２３）、ｍｅｔｈｙｌ２ＯｍｅｔｈｙｌｐｌａｔｙｃｏｎａｔｅＡ（２４）［１０］、ｐｌａｔｙｃｏｄｏｎｏｉｄｓ
Ａ（２５）、ｐｌａｔｙｃｏｄｏｎｏｉｄｓＢ（２６）［１１］、ｐｌａｔｙｃｏｄｏｎＡ（２７）、ｐｌａｔｙｃ
ｏｄｏｎＢ（２８）［１２］等化合物。其中Ａ、Ｂ、Ｃ型骨架结构皂苷的糖
基连接位置主要在Ｃ３和 Ｃ２８位，Ｄ型骨架结构皂苷的糖基
连接位置在 Ｃ２、Ｃ３、Ｃ２４和 Ｃ２８位，其他类型骨架结构的皂
苷还可以在Ｃ１６、Ｃ２１位发生糖基取代。
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图１　桔梗中皂苷类化合物结构［２１２］

１２　黄酮类化合物
黄酮类化合物是桔梗的主要活性成分之一，目前已分离

出１０余个黄酮类成分，包括黄酮类（Ａ）和黄酮醇类（Ｂ）２种
主要结构类型，其代表性结构见图２。Ｎａｍ等［１３］从桔梗乙醇

提取物中分离出８个黄酮类化合物，包括 ｄｏｒａｊｉｓｉｄｅＩ（２９）、
ｄｏｒａｊｉｓｉｄｅⅡ（３０）、ｌｏｎｉｃｅｒｉｎ（３１）、ｒｈｏｉｆｏｌｉｎ（３２）、ｌｕｔｅｏｌｉｎ７Ｏ
（６″Ｏａｃｅｔｙｌ）βＤｇｌｕｃｏｐｙｒａｎｏｓｉｄｅ（３３）、ｌｕｔｅｏｌｉｎ７ＯβＤｇｌｕ
ｃｏｐｙｒａｎｏｓｉｄｅ（３４）、ａｐｉｇｅｎｉｎ７ＯβＤｇｌｕｃｏｐｙｒａｎｏｓｉｄｅ（３５）、ｌｕｔｅ
ｏｌｉｎ（３６）。Ｊａｎｇ等［１４］研究学者从桔梗花乙酸乙酯提取物中

分离得到３个黄酮类化合物，分别是 ａｐｉｇｅｎｉｎ（３７）、ａｐｉｇｅｎｉｎ
７Ｏ（６″Ｏａｃｅｔｙｌ）βＤｇｌｕｃｏｐｙｒａｎｏｓｉｄｅ（３８）、ｉｓｏｒｈａｍｎｅｔｉｎ３Ｏ
ｎｅｏｈｅｓｐｅｒｉｄｏｓｉｄｅ（３９）。Ｎａｋａｎｉｓｈｉ等［１５］从桔梗种子中分离得

到２个黄酮醇类化合物，分别为ｑｕｅｒｃｅｔｉｎ７Ｏｇｌｕｃｏｓｉｄｅ（４０）、
ｑｕｅｒｃｅｔｉｎ７Ｏｒｕｔｉｎｏｓｉｄｅ（４１）。

图２　桔梗中黄酮类化合物结构［１３１４］

１３　酚类化合物
酚类化合物对于桔梗植物的药用价值和生物活性同样

起到了重要作用。近些年，研究学者从桔梗根部已分离鉴定

出３０余个酚类化合物。Ｌｉ等［１６］从桔梗根部甲醇提取物中

分离出２１个酚类成分，按其结构主要分为８种类型，包括木
脂醇（４２～４７）、酚类（４８～５１）、新木脂素（５２）、烷基芳基醚
型木脂素（５３～５５）、呋喃型木脂素（５６～５７）、苯并呋喃型木
脂素（５８～６０）、四氢呋喃型木脂素（６１）、二苄基丁烷型木脂
素（６２），其代表性结构见图３。其中１８个化合物为首次从
桔梗中分离出来，２个新化合物被鉴定为（＋）（７Ｒ，８Ｒ）
ｐａｌｍｉｔｏｙｌａｌａｔｕｓｏｌＤ（４２）和（＋）（７Ｒ，８Ｒ）ｌｉｎｏｌｅｙｌａｌａｔｕｓｏｌＤ
（４３）。Ｍａｚｏｌ等［１７］还通过 ＨＰＬＣ从桔梗地上部分分离纯化
出１２个酚类化合物，包括咖啡酸（６３）、３，４二甲氧基肉桂酸
（６４）、阿魏酸（６５）、异阿魏酸（６６）、间香豆酸（６７）、对香豆酸
（６８）、对羟基苯甲酸（６９）、间羟基苯甲酸（７０）、２，３二羟基苯
甲酸（７１）、２羟基４甲氧基苯甲酸（７２）、高香草酸（７３）、绿
原酸（７４）。
１４　聚炔类化合物

研究人员已从桔梗中分离得到７个聚炔类化合物，其中
ｌｏｂｅｔｙｏｌ、ｌｏｂｅｔｙｏｌｉｎ、ｌｏｂｅｔｙｏｌｉｎｉｎ可作为桔梗科植物化学分类的
重要标志。Ｌｉ等［１８］从桔梗甲醇提取物的乙酸乙酯萃取
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图３　桔梗中酚类化合物结构［１６］

部位分离出 ３个聚炔类化合物，ｉｓｏｌｏｂｅｔｙｏｌ（７５）、ｌｏｂｅｔｙｏｌ

（７６）、ｌｏｂｅｔｙｏｌｉｎ（７７）。其他学者也陆续从桔梗中纯化出４个

聚炔类化合物，ｌｏｂｅｔｙｏｌｉｎｉｎ（７８）［１９］、ｐｌａｔｅｔｙｏｌｉｎＡ（７９）、ｐｌａｔｅｔｙｏ

ｌｉｎＢ（８０）［２０］、ｃｏｒｄｉｆｏｌｉｏｉｄｙｎｅＣ（８１）［１４］。其代表性结构见图４。

１５　多糖类化合物

研究发现，桔梗中含有大量的功能性多糖，在免疫调节、

抗炎、抗氧化等活性方面发挥重要的作用。目前通过不同制

备方法获得了不同结构性状的桔梗多糖（Ｐｌａｔｙｃｏｄｏｎｇｒａｎｄｉ

ｆｌｏｒｕｓｐｏｌｙｓａｃｃｈａｒｉｄｅｓ，ＰＧＰ），其相对分子质量分布范围广泛，

主要由果糖、葡萄糖、半乳糖、阿拉伯糖、鼠李糖、甘露糖等单
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图４　桔梗中聚炔类化合物结构［１８２０］

糖组成，见表１。ＰＧＰ的生物活性与其平均相对分子质量、单

糖组成、糖苷键连接类型、糖苷键主链结构密切相关，不同的
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提取和纯化方法均会导致其结构和理化性质发生变化。Ｄｏｎｇ
等［２１］采用水提醇沉法提取桔梗粗多糖，除蛋白、透析后的样品

经冷冻干燥后得到ＰＧＰ９０（６４）；对提取后的滤渣利用碱提醇沉

法，再通过ＳｅｐｈａｄｅｘＧ１５０葡聚糖凝胶色谱柱纯化得到ＰＧＰＡＥ
（６５）。许多学者通过应用红外光谱、甲基化方法以及核磁共振
等方法确定了ＰＧＰ的官能团类型和糖苷键的连接方式。

表１　桔梗多糖类成分汇总表

编号 　多糖 单糖组成 相对分子质量 文献

８２ ＰＧＰ９０ 果糖、葡萄糖摩尔比＝１００∶００５ ３１００ ［２１］

８３ ＰＧＰＡＥ 阿拉伯糖、半乳糖、葡萄糖摩尔比＝１０６∶１００∶００１４ ９３１０００ ［２１］

８４ ＰＧＰＷ１甘露糖、鼠李糖、葡萄糖、半乳糖、木糖、阿拉伯糖摩尔比＝４９０∶４３０∶７９０∶７８０∶４８０∶１８６０ ６２００ ［２２］

８５ ＰＧＰＮ 果糖、葡萄糖、半乳糖 １０２３３ ［２３］

８６ ＰＧＡ１ 半乳糖、果糖 ４６７７ ［２３］

８７ ＰＧＡ３ 半乳糖、木糖 ２３４４２ ［２３］

８８ ＰＧ 果糖 １１７４９ ［２４］

８９ ＰＧＰａ 果糖、葡萄糖、阿拉伯糖摩尔比＝９８２∶１７３∶１００ ６５３９ ［２５］

９０ ＰＧＡＷ１ 阿拉伯糖、半乳糖摩尔比＝１４２∶１００ ９２００ ［２６］

９１ ＰＧＡ４３ｂ － ８９００ ［２７］

９２ ＰＧＰＩ１ａ果糖、葡萄糖 １２１００ ［２８］

９３ ＰＧＰ４０１ 甘露糖、葡萄糖 ［２９］

９４ ＰＧＰＵ 甘露糖醛酸、甘露糖、核糖、鼠李糖、氨基葡萄糖、葡萄糖醛酸、半乳糖醛酸、葡萄糖、半乳糖、阿拉伯糖、岩藻糖 ３１４０ ［３０］

９５ ＰＧＰＨ 古罗糖醛酸、甘露糖醛酸、甘露糖、核糖、鼠李糖、氨基葡萄糖、半乳糖醛酸、葡萄糖、氨基半乳糖、半乳糖、木糖、阿拉伯

糖、岩藻糖

３４４０ ［３０］

９６ ＰＧＮＰ 葡萄糖、果糖 １３６００ ［３１］

２　桔梗药理作用研究
桔梗作为我国药食资源之一，近年来随着研究的不断深

入，其药效在临床研究中逐步得到公众的认可。研究表明，

桔梗具有抗肿瘤、抗氧化、抗肥胖、抗糖尿病、改善认知等作

用，对免疫系统、消化系统以及呼吸系统也有影响。但桔梗

的现代药理作用机制方面的研究还尚不够充分和系统。

２１　抗肿瘤作用
现代研究表明，桔梗中三萜皂苷是治疗癌症的主要活性

成分［３２］，可干扰肿瘤细胞的增殖和转移，促进肿瘤细胞凋

亡。抗肿瘤活性主要集中于桔梗皂苷Ｄ（ｐｌａｔｙｃｏｄｉｎＤ，ＰＤ），
其在治疗肝癌［３３］、胃癌［３６３８］、肺癌［３９４１］等方面具有显著

效果。

２１１　抗肝癌作用　桔梗中的 ＰＤ、远志皂苷 Ｄ（ｐｏｌｙｇａｌａｃｉｎ
Ｄ，ＰＧＤ）、ＰＧＰ可抑制肝癌细胞的生长、调节肝癌细胞凋亡，
从而达到抗肝癌的效果。Ｈｓｕ等［３３］从中药桔梗中提取 ＰＤ，
发现其对ＨＡ２２Ｔ肝癌细胞具有增殖抑制和促进凋亡的作
用，其机制是通过抑制细胞外调节蛋白激酶１／２（ｅｘｔｒａｃｅｌｌｕ
ｌａｒｓｉｇｎａｌｒｅｇｕｌａｔｅｄｋｉｎａｓｅｓ１ａｎｄ２，ＥＲＫ１／２）信号通路，靶向
磷酸化丝切蛋白１（ｃｏｆｉｌｉｎ１，ＣＦＬ１），逆转肝癌细胞对组蛋
白去乙酰化酶抑制剂（ｈｉｓｔｏｎｅｄｅａｃｅｔｙｌａｓｅｉｎｈｉｂｉｔｏｒ，ＨＤＡＣｉ）
的耐药性。Ｎａｎ等［３４］发现桔梗中的 ＰＧＤ对 ＨｅｐＧ２和 ＨＣ
ＣＬＭ３肝癌细胞的抑制作用，主要通过结合蛋白３样（ＢＣＬ２
ｉｎｔｅｒａｃｔｉｎｇｐｒｏｔｅｉｎ３ｌｉｋｅ，ＢＮＩＰ３Ｌ）介导的线粒体自噬和凋亡
诱导癌细胞死亡，最终发挥其抗肿瘤活性。Ｃａｉ和 Ｙａｏ［３５］利
用ＭＴＴ法研究发现 ＰＧＰ显著降低 Ｈｕｈ７肝癌细胞的活力，
增强癌细胞凋亡能力，可导致 Ｂａｘ／Ｂｃｌ２比值上升。此外，
ＰＧＰ可通过提升ＬＩＮＣ０１５５４的表达水平，抑制肝癌细胞的增

殖、克隆形成，促进肝癌细胞凋亡。

２１２　抗胃癌作用　研究表明，ＰＤ通过诱导磷酸化丝裂原
活化蛋白激酶ｐ２１（ｐｈｏｓｐｈｏｒｙｌａｔｅｄｍｉｔｏｇｅｎａｃｔｉｖａｔｅｄｐｒｏｔｅｉｎｋｉ
ｎａｓｅ２１，ｐ２１）／细胞周期家族成员细胞周期依赖性蛋白激酶
２（ｃｅｌｌｃｙｃｌｅｄｅｐｅｎｄｅｎｔｐｒｏｔｅｉｎｋｉｎａｓｅ２，ＣＤＫ２）细胞周期蛋白
Ｅ（ｃｙｃｌｉｎＥ）通路失活、上调非编码小 ＲＮＡ（ｍｉｃｒｏＲＮＡ３４ａ，
ｍｉＲ３４ａ）和下调存活蛋白（ｂａｃｕｌｏｖｉｒｕｓＩＡＰｒｅｐｅａｔｃｏｎｔａｉｎｉｎｇ
５，Ｂｉｒｃ５／ｓｕｒｖｉｖｉｎ）蛋白的表达水平，在５～２０μｍｏｌ·Ｌ－１剂量
内可抑制胃癌细胞的生长。Ｘｕ等［３６］认为ＰＤ具有显著降低
ＡＺ５２１和 ＮＵＧＣ３胃癌细胞活性，通过促进原癌基因蛋白
（ｍｙｅｌｏｃｙｔｏｍａｔｏｓｉｓｏｎｃｏｇｅｎｅ，ｃＭｙｃ）降解可导致 ｐ２１／ＣＤＫ２
ｃｙｃｌｉｎＥ通路的失活，诱导胃癌细胞周期停滞在 Ｇ１期，从而
抑制胃癌细胞的增殖和生长。Ｐｅｎｇ等［３７］研究了 ＰＤ对 ＳＧＣ
７９０１胃癌细胞表现出显著的抗肿瘤作用，发现 ＰＤ通过上调
ｍｉＲ３４ａ的表达，下调ｓｕｒｖｉｖｉｎ蛋白的表达水平，促进肿瘤血
管内皮细胞凋亡。Ｓｉ等［３８］发现 ＰＤ对胃癌 ＢＧＣ８２３细胞具
有抑制作用，通过ＭＴＴ法检测、Ｔｒａｎｓｗｅｌｌ实验及划痕法证实
ＰＤ在５～２０μｍｏｌ·Ｌ－１剂量内，可有效抑制胃癌ＢＧＣ８２３细
胞的增殖、侵袭、迁移能力，呈现出显著的剂量依赖性。

２１３　抗肺癌作用　桔梗具有宣肺利咽之效，入肺经，因此
对肺系疾病尤为有效。ＰＤ对治疗肺癌具有显著的功效，可
抑制肺癌细胞Ａ５４９的活性。Ｌｉ等［３９］研究发现，ＰＤ能够通
过调节 ｐ５３／血管内皮生长因子（ｖａｓｃｕｌａｒｅｎｄｏｔｈｅｌｉａｌｇｒｏｗｔｈ
ｆａｃｔｏｒ，ＶＥＧＦ）／基质金属蛋白酶 ２（ｍａｔｒｉｘｍｅｔａｌｌｏｐｒｏｔｅｉｎａｓｅｓ
２，ＭＭＰ２）ＭＭＰ２通路来抑制 Ａ５４９细胞增殖并诱导细胞凋
亡。核糖核苷酸还原酶 Ｍ１（ｒｉｂｏｎｕｃｌｅｏｔｉｄｅｒｅｄｕｃｔａｓｅＭ１，
ＲＲＭ１）是核糖核苷酸还原酶的一个大的催化亚基，它参与抑
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制肺癌细胞的增殖、迁移和转移，ＰＤ可通过调控 ＲＲＭ１抑制
Ａ５４９细胞的生长。细胞色素 Ｐ４５０１Ａ１（ＣＹＰ１Ａ１）是细胞色
素Ｐ４５０酶中的主要代谢酶之一，存在于肺以及气管等呼吸
组织中，在抗癌药物的代谢中起着重要作用，Ｓｏｎｇ等［４０］分析

了ＰＤ对 Ａ５４９细胞抗癌活性的影响，结果表明，ＰＤ经
ＣＹＰ１Ａ１酶代谢活化后，显著降低 Ａ５４９细胞的活性，达到抑
制其增殖的作用。Ｙｕ等［４１］报道了ＰＤ还能够通过调控上皮
细胞激酶２（ｅｒｙｔｈｒｏｐｏｉｅｔｉｎｐｒｏｄｕｃｉｎｇｈｕｍａｎｈｅｐａｔｏｃｅｌｌｕａｒＡ２，
ＥｐｈＡ２）／蛋白激酶 Ｂ（ｐｒｏｔｅｉｎｋｉｎａｓｅＢ，ＡＫＴ）／哺乳动物雷帕
霉素靶蛋白（ｍａｍｍａｌｉａｎｔａｒｇｅｔｏｆｒａｐａｍｙｃｉｎ，ｍＴＯＲ）信号通
路，下调ＥｐｈＡ２、ｐＥｐｈＡ２、ｐＡＫＴ、ｍＴＯＲ蛋白的表达，并调节
肿瘤坏死因子α（ｔｕｍｏｒｎｅｃｒｏｓｉｓｆａｃｔｏｒα，ＴＮＦα）、白细胞介
素６（ｉｎｔｅｒｌｅｕｋｉｎ６，ＩＬ６）细胞因子水平，实现对Ａ５４９细胞增
殖、迁移和侵袭的抑制。Ｌｉ等［４２］利用Ｌｅｗｉｓ肺癌细胞构建荷
瘤小鼠模型，发现桔梗汤可增强消癌平口服液的抗肺癌活

性，明显抑制小鼠肿瘤体积的增长。

２１４　抗结直肠癌作用　ＰＤ对治疗结直肠癌有显著活性，
主要通过抑制其增殖能力发挥作用。Ｗａｎｇ等［４３］发现 ＰＤ具
有抗结直肠癌活性，作用机制为通过调节 Ｈｉｐｐｏ信号通路，
下调大肿瘤抑制酶２（ｌａｒｇｅｔｕｍｏｒｓｕｐｐｒｅｓｓｏｒ２，ＬＡＴＳ２）／Ｙｅｓ
相关蛋白 １（ｙｅｓａｓｓｏｃｉａｔｅｄｐｒｏｔｅｉｎ１；ＹＡＰ１）和存活标志物
ｐＡＫＴ表达，同时增加ｐ２１和 ｐ２７蛋白的表达，抑制 ＬｏＶｏ和
ＯＲＬｏＶｏ结直肠癌细胞的增殖、侵袭和迁移能力。Ｌｉｕ等［４４］

报道了ＰＤ能降低２种 ＫＲＡＳ基因突变的结直肠癌细胞系
ＨＣＴ１１６和ＬｏＶｏ对西妥昔单抗（ｃｅｔｕｘｉｍａｂ，ＣＴＸ）的耐药性，
通过抑制磷脂酰肌醇３激酶（ｐｈｏｓｐｈａｔｉｄｙｌｉｎｏｓｉｔｏｌ３ｋｉｎａｓｅ，
ＰＩ３Ｋ）／ＡＫＴ信号通路，联合ＣＴＸ能抑制癌细胞的生长、侵袭
和迁移。Ｗｕ等［４５］认为 ＰＤ可通过调节周期蛋白（ｃｙｃｌｉｎ
Ｄ１）、ｃｍｙｃ、周期蛋白依赖性激酶６（ＣＤＫ６）的表达水平，将
人结肠癌细胞ＳＷ６２０细胞阻滞于Ｇ１期，促进癌细胞凋亡，并
抑制其增殖。Ｙａｎ等［４６］研究首次揭示了ＰＤ对人直肠癌耐药
细胞系的化疗敏感性具有显著影响，能够明显降低人直肠癌

耐药细胞株ＳＷ１４６３／Ｏｘａ的增殖能力，同时增强其对奥沙利铂
（ｏｘａｌｉｐｌａｔｉｎ，Ｏｘａ）化疗药物的敏感度，这与其能够抑制脱氧核
糖核酸甲基转移酶３ａ（ｄｅｏｘｙｒｉｂｏｎｕｃｌｅｉｃａｃｉｄｍｅｔｈｙｌｔｒａｎｓｆｅｒａｓｅ
３ａ，ＤＮＭＴ３ａ）、ＤＮＡ双链修复蛋白ＲＡＤ５１、信号传导子和转录
激活子 ３（ｓｉｇｎａｌｔｒａｎｓｄｕｃｅｒａｎｄａｃｔｉｖａｔｏｒｏｆｔｒａｎｓｃｒｉｐｔｉｏｎ３，
ＳＴＡＴ３）的表达，促进磷酸化组蛋白γＨ２ＡＸ的表达相关，这一
发现为直肠癌的临床治疗提供了有力的实验证据。

２１５　其他癌症治疗作用　桔梗对其他肿瘤也有抑制作
用，Ｌｉ等［４７］证实了 ＰＤ通过抑制转化生长因子（ｔｒａｎｓｆｏｒｍｉｎｇ
ｇｒｏｗｔｈｆａｃｔｏｒ，ＴＧＦ）β１／丝裂原活化蛋白相关因子２／３（ｄｒｏ
ｓｏｐｈｉｌａｍｏｔｈｅｒｓａｇａｉｎｓｔｄｅｃａｐｅｎｔａｐｌｅｇｉｃ２／３，Ｓｍａｄ２／３）信号通
路，促进上皮钙黏蛋白（ｅｐｉｔｈｅｌｉａｌｃａｄｈｅｒｉｎ，Ｅｃａｄ）蛋白表达，
降低神经钙黏蛋白（ｎｅｕｒａｌｃａｄｈｅｒｉｎ，Ｎｃａｄ）蛋白表达，从而
降低人子宫内膜癌 Ｉｓｈｉｗａｋａ细胞迁移和侵袭能力。Ｃｈｅｏｌ
等［４８］发现ＰＤ还可以通过诱导活性氧（ｒｅａｃｔｉｖｅｏｘｙｇｅｎｓｐｅ
ｃｉｅｓ，ＲＯＳ）介导的ＰＩ３Ｋ／ＡＫＴ／ｍＴＯＲ信号通路失活来抑制膀

胱尿路上皮癌 ＥＪ细胞的生长。Ｓｈｉ等［４９］研究表明，桔梗提

取物与多柔比星（ｄｏｘｏｒｕｂｉｃｉｎ，ＤＯＸ）的联合应用，通过调节
基质金属蛋白酶（ｍａｔｒｉｘｍｅｔａｌｌｏｐｒｏｔｅｉｎａｓｅｓ，ＭＭＰｓ）／组织金
属蛋白酶抑制剂（ｔｉｓｓｕｅｉｎｈｉｂｉｔｏｒｏｆｍａｔｒｉｘｍｅｔａｌｌｏｐｒｏｔｅｉｎａｓｅｓ，
ＴＩＭＰｓ）之间的平衡，显著抑制了肿瘤的生长和转移，桔梗提
取物还降低心肌纤维化和心肌细胞凋亡的水平，有效缓解了

ＤＯＸ诱导的乳腺癌小鼠模型心脏功能障碍的保护作用。综
上所述，ＰＤ以及其他活性成分对肝癌、胃癌、肺癌、直肠癌等
恶性肿瘤均有显著的抑制作用。

２２　抗氧化作用
大量研究表明，细胞内氧化应激对机体可能带来严重的

代谢障碍，是由于自由基介导的细胞膜脂质过氧化反应造成

的，与炎症、神经变性疾病以及衰老等慢性疾病有着密切的

关联，而桔梗表现出较强的抗氧化活性，对自由基具有显著

的清除效果。Ｚｏｕ等［５０］从桔梗根中提取的果胶多糖 ＰＧＰＩ
Ｉ，在体外生物活性研究中表现出显著的抗氧化作用，ＰＧＰＩＩ
能够通过刺激细胞抗氧化基因的表达，增强机体对氧化应激

的抵抗力，恢复肠道细胞在过氧化氢（Ｈ２Ｏ２）作用下的抗氧

化防御能力。Ｚｈａｏ［５１］发现体积分数３０％乙醇桔梗洗脱物中
皂苷含量较高，通过研究其对秀丽隐杆线虫氧化损伤模型的

影响表明，秀丽隐杆线虫体内ＲＯＳ、丙二醛（ｍａｌｏｎｄｉａｌｄｅｈｙｄｅ，
ＭＤＡ）、谷胱甘肽（ｇｌｕｔａｔｈｉｏｎｅ，ＧＳＨ）水平降低，同时总超氧化
物歧化酶（ｔｏｔａｌｓｕｐｅｒｏｘｉｄｅｄｉｓｍｕｔａｓｅ，ＴＳＯＤ）、铜锌超氧化物
歧化酶（ＣｕＺｎｓｕｐｅｒｏｘｉｄｅｄｉｓｍｕｔａｓｅ，ＣｕＺｎＳＯＤ）活力上升，发
挥显著的抗氧化活性。Ｌｉ等［２２］通过采用复合酶法对ＰＧＰ的
提取工艺进行优化，经色谱柱纯化后得到均一组分 ＰＧＰＷ１，
体外抗氧化实验数据显示ＰＧＰＷ１对ＤＰＰＨ自由基、ＡＢＴＳ＋

自由基和ＯＨ自由基的清除率ＩＣ５０值分别达到了２１４、２２５、

０７８ｍｇ·ｍＬ－１，证实了 ＰＧＰ具有抗氧化活性。Ｓｕｎ等［５２］研

究表明，桔梗总黄酮也具有清除自由基的能力，其抗氧化作用

与维生素Ｃ无明显差异，对ＤＰＰＨ和ＯＨ自由基清除率ＩＣ５０值

分别为０５４６和０１９６ｍｇ·ｍＬ－１。
２３　免疫调节作用

目前已明确桔梗具有免疫调节作用，活性成分主要集中

于ＰＧＰ、水解发酵提取物以及 ＰＤ。Ｌｅｅ等［５３］采用环磷酰胺

黏液诱导免疫抑制小鼠模型，水解发酵桔梗提取物（１５０～
３００ｍｇ·ｋｇ－１）能够使小鼠体内血清中免疫球蛋白（ＩｇＧ、
ＩｇＡ、ＩｇＭ）、血清细胞因子（ＩＬ１２、ＴＮＦα、ＩＬ８和 ＴＧＦβ）、脾
细胞增殖指数和有丝分裂原中细胞因子分泌水平升高，增强

其免疫功能。Ｚｈａｎｇ［２５］研究发现，ＰＧＰａ能够显著改善免疫
抑制小鼠体质量减轻现象，还能有效提高小鼠体内血清中溶

菌酶含量、小鼠巨噬细胞的吞噬能力、白细胞介素２（ｉｎｔｅｒ
ｌｅｕｋｉｎ２，ＩＬ２）、白细胞介素４（ｉｎｔｅｒｌｅｕｋｉｎ４，ＩＬ４）以及ＴＮＦ
α的含量，从而增强免疫抑制小鼠的免疫能力。Ｊｕｎｇ等［５４］

认为水解发酵的桔梗提取物具有免疫调节作用，可促进

ＲＡＷ２６４７细胞增殖和吞噬活性，诱导 ＮＯ的产生以及增加
ＴＮＦα、白细胞介素１β（ｉｎｔｅｒｌｅｕｋｉｎ１β，ＩＬ１β）、ＩＬ６促炎因
子的分泌，其作用机制主要通过是丝裂原活化蛋白激酶（ｍｉ
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ｔｏｇｅｎａｃｔｉｖａｔｅｄｐｒｏｔｅｉｎｋｉｎａｓｅ，ＭＡＰＫ）和核因子κＢ（ｎｕｃｌｅａｒ
ｆａｃｔｏｒｋａｐｐａＢ，ＮＦκＢ）信号传导途径。Ｗａｎｇ等［５５］研究发

现，质量浓度为５０μｇ·ｍＬ－１的 ＰＤ可有效促进小鼠脾淋巴
细胞增殖、诱导细胞因子分泌、提高 ＣＤ４＋／ＣＤ８＋亚群比值、
促进细胞进入ＤＮＡ合成期，表现出较强的免疫调节活性。
２４　抗肥胖作用

肥胖是一种由代谢功能紊乱及其他疾病所导致的复杂

病症，研究发现桔梗及其提取物能够改善多种原因导致的肥

胖动物模型。Ｗａｎｇ等［５６］研究发现，ＰＤ能够通过降低关键
脂肪生成因子固醇调节元件结合蛋白１ｃ（ｓｔｅｒｏｌｒｅｇｕｌａｔｏｒｙ
ｅｌｅｍｅｎｔｂｉｎｄｉｎｇｐｒｏｔｅｉｎ１ｃ，ＳＲＥＢＰ１ｃ）和脂肪酸合成酶（ｆａｔｔｙ
ａｃｉｄｓｙｎｔｈａｓｅ，ＦＡＳ）的表达，抑制３Ｔ３Ｌ１前脂肪细胞向成熟
脂肪细胞的分化，从而实现治疗肥胖的效果。Ｋｉｍ等［５７］研究

报道，ＰＤ可降低遗传性肥胖ｄｂ／ｄｂ小鼠的体质量，其机制是
激活蛋白激酶［ａｄｅｎｏｓｉｎｅ５′ｍｏｎｏｐｈｏｓｐｈａｔｅ（ＡＭＰ）ａｃｔｉｖａｔｅｄ
ｐｒｏｔｅｉｎｋｉｎａｓｅ，ＡＭＰＫ］，降低关键脂肪生成因子 ＰＰＡＲγ（ｐｅｒ
ｏｘｉｓｏｍｅｐｒｏｌｉｆｅｒａｔｏｒａｃｔｉｖａｔｅｄｒｅｃｅｐｔｏｒγ，ＰＰＡＲγ）和ＣＣＡＡＴ／增
强子结合蛋白 α（ＣＣＡＡＴ／ｅｎｈａｎｃｅｒｂｉｎｄｉｎｇｐｒｏｔｅｉｎα，Ｃ／
ＥＢＰα）的表达，同时增加产热因子 ＵＣＰ１（ｕｎｃｏｕｐｌｅｄｐｒｏｔｅｉｎ
１，ＵＣＰ１）和过氧化物酶体增殖激活受体γ辅激活剂１α（ｐｒｏ
ｌｉｆｅｒａｔｏｒａｃｔｉｖａｔｅｄｒｅｃｅｐｔｏｒγｃｏａｃｔｉｖａｔｏｒ１α，ＰＧＣ１α）的表达。
ＣＨＯ等［５８］采用高脂饮食诱导的 Ｃ５７ＢＬ／６Ｎ小鼠肥胖模型，
研究了桔梗、旱芹和绿茶３种提取物组合的抗肥胖作用，其
可显著降低肥胖小鼠的体质量、脂肪细胞大小、血清甘油三

酯、总胆固醇、低密度脂蛋白胆固醇以及瘦素、胰岛素和葡萄

糖水平。Ｋｅ等［５９］报道了 ＰＧＰ对肥胖小鼠模型中的肠道微
生物群具有显著影响，能够有效降低脂肪过度积累，并调节

参与脂质代谢的关键基因的表达，为肥胖相关疾病的预防和

治疗提供了新的研究方向。综上，ＰＤ、ＰＧＰ等都具有抗肥胖
的作用，主要通过抑制关键脂肪生成因子的表达发挥作用。

２５　抗糖尿病作用
２型糖尿病（ｔｙｐｅ２ｄｉａｂｅｔｅｓｍｅｌｌｉｔｕｓ，Ｔ２ＭＤ）是由胰岛素

抵抗和胰岛素分泌不足引起的葡萄糖和脂质代谢紊乱，其特

征是高血糖和脂质代谢紊乱。桔梗中 ＰＧＰ、ＰＤ以及黄酮类
化合物可以降低血糖和改善脂质代谢，以达到抗糖尿病的作

用。Ｚｈａｏ等［６０］发现 ＰＧＰ对于链脲佐菌素（ｓｔｒｅｐｔｏｚｏｔｏｃｉｎ，
ＳＴＺ）诱导Ｔ２ＭＤ大鼠模型，可使其体质量下降、降低血糖以
及改善异常脂代谢。Ｓｈｅｎ等［６１］发现 ＰＤ（２５ｍｇ·ｋｇ－１）可
改善高脂饮食（ｈｉｇｈｆａｔｄｉｅｔ，ＨＦＤ）／ＳＴＺ诱导的Ｔ２ＭＤ小鼠高
血糖和肝脏代谢紊乱，激活 ＡＭＰＫ信号通路，抑制葡萄糖产
生和葡萄糖６磷酸酶（ｇｌｕｃｏｓｅ６ｐｈｏｓｐｈａｔａｓｅ，Ｇ６Ｐａｓｅ）表达，
从而抑制肝脏糖异生，并激活 ＡＭＰＫ磷酸化水平，抑制乙酰
辅酶Ａ羧化酶（ａｃｅｔｙｌＣｏＡｃａｒｂｏｘｙｌａｓｅ，ＡＣＣ）并增加肉碱棕榈
酰基转移酶１（ｃａｒｎｉｔｉｎｅｐａｌｍｉｔｏｙｌｔｒａｎｓｆｅｒａｓｅ１，ＣＰＴ１）表达以
减少肝脏中脂肪的积累。Ｓｈｅｎ等［６２］还发现，ＰＤ可降低
ＨＦＤ／ＳＴＺ诱导的糖尿病肾病小鼠模型的空腹血糖和胰岛素
抵抗水平，使其脂质水平和肾功能得到改善，并通过调节

ＮＦκＢ和凋亡信号通路来抑制小鼠糖尿病肾病的发生，可以

降低血清炎症因子ＴＮＦα和ＩＬ１β的异常升高，修复肾细胞
凋亡。Ｎａｍ等［１３］研究了从桔梗的乙酸乙酯和正丁醇组分中

分离出的黄酮类化合物，对四氧嘧啶诱导的糖尿病斑马鱼模

型中受损胰岛具有恢复作用，通过阻断 ＡＴＰ敏感性钾通道
（ＡＴＰｓｅｎｓｉｔｉｖｅｐｏｔａｓｓｉｕｍｃｈａｎｎｅｌ，ＫＡＴＰ）进而刺激胰岛素分
泌来调节葡萄糖的摄取。

２６　改善认知功能作用
阿尔茨海默病（Ａｌｚｈｅｉｍｅｒ′ｓｄｉｓｅａｓｅ，ＡＤ）是一种由大脑

皮层和海马细胞退行性变化引起的认知行为障碍。主要病

理特征是β淀粉样蛋白肽（ｂｅｔａａｍｙｌｏｉｄｐｅｐｔｉｄｅ，Ａβ）过度积
累导致的老年斑块形成。特别是淀粉样蛋白前体蛋白诱导

的具有高度神经毒性的 Ａβ积累，释放出 ＲＯＳ、促炎细胞因
子、趋化因子等神经毒性因子，导致神经元损伤。ＰＤ通过调
节ＡＭＰＫ信号通路，改善ＲＯＳ引起的ＡＤ相关细胞凋亡和神
经炎症，从而达到对神经元的保护作用［６３］。Ｙｕｎｋｗｏｎ等［６４］

报道桔梗根提取物在对抗Ａβ诱导的认知功能障碍和ＡＤ相
关的神经组织病理学变化方面具有潜在的治疗作用，可降低

５ＸＦＡＤ雌性小鼠体内 Ａβ的沉积，减轻炎症的发生，并保护
神经元免受损伤。Ｊｉ等［６５］研究报道了桔梗粗皂苷可防止

Ａβ诱导的小鼠海马神经元ＨＴ２２细胞的神经毒性，通过抑制
Ａβ处理的ＨＴ２２细胞中ＭＡＰＫ、ＮＦκＢ信号传导和ＲＯＳ的释
放，发挥抗炎、抗凋亡以及抗氧化作用，进而达到保护神经元

的作用。Ｆｅｎｇ等［６６］使用ＰＤ对大鼠大脑中动脉闭塞（ｍｉｄｄｌｅ
ｃｅｒｅｂｒａｌａｒｔｅｒｙｏｃｃｌｕｓｉｏｎ，ＭＣＡＯ）模型进行治疗，研究了其对
脑缺血／再灌注损伤后神经功能障碍和认知功能障碍的保护
作用，研究结果表明，ＰＤ能够显著改善ＭＣＡＯ大鼠的神经功
能和认知功能缺损，其潜在的作用机制可能与其对铁死亡信

号通路的调节密切相关。

２７　对消化系统的作用
已有学者发现桔梗可以防止结肠炎和便秘的发生。Ｌｉｕ

等［６７］建立葡聚糖硫酸钠（ｄｅｘｔｒａｎｓｕｌｆａｔｅｓｏｄｉｕｍｓａｌｔ，ＤＳＳ）诱
导的溃疡性结肠炎（ｕｌｃｅｒａｔｉｖｅｃｏｌｉｔｉｓ，ＵＣ）小鼠模型，ＰＧＰ可
以降低促炎细胞因子的表达水平，抑制氧化应激和髓过氧化

物酶（ｍｙｅｌｏｐｅｒｏｘｉｄａｓｅ，ＭＰＯ）活性的增强，同时恢复小鼠结肠
中Ｔｈ１、Ｔｈ２、Ｔｈ１７和 Ｔｒｅｇ细胞相关细胞因子水平，通过肠系
膜淋巴循环调节结肠免疫，以减轻 ＵＣ。Ｗａｎｇ等［６８］认为桔

梗根发酵液通过激活 ＡＭＰＫ，降低促炎细胞因子的释放，从
而抑制ＮＦκＢ信号通路和Ｎｏｄ样受体蛋白３（ｎｏｄｌｉｋｅｒｅｃｅｐ
ｔｏｒｐｒｏｔｅｉｎ３，ＮＬＲＰ３）炎症小体的表达，减轻ＤＳＳ诱导的小鼠
溃疡性结肠炎。Ｓｈｅｎ等［６９］发现桔梗根部提取的皂苷可抑制

顺铂诱导内质网应激发挥肠道保护作用，其机制是通过

ＰＥＲＫ真核翻译起始因子 ２（ｅｕｋａｒｙｏｔｉｃｔｒａｎｓｌａｔｉｏｎｉｎｉｔｉａｔｉｏｎ
ｆａｃｔｏｒ２，ｅＩＦ２）转录活化因子４（ａｃｔｉｖａｔｉｎｇｔｒａｎｓｃｒｉｐｔｉｏｎｆａｃｔｏｒ
４，ＡＴＦ４）信号通路调控内质网应激发挥其活性。Ｈａｏ等［７０］

报道了ＰＧＰ对盐酸洛哌丁胺诱导的小鼠便秘具有显著的防
治作用，能够增加肠道中 ５羟色胺（５ｈｙｄｒｏｘｙｔｒｙｐｔａｍｉｎｅ，
５ＨＴ）的分泌，并促进色氨酸羟化酶１（ｔｒｙｐｔｏｐｈａｎｈｙｄｒｏｘｙｌａｓｅ
１，ＴＰＨ１）、５ＨＴ４受体、瞬时受体电位锚蛋白 １（ｔｒａｎｓｉｅｎｔ
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ｒｅｃｅｐｔｏｒｐｏｔｅｎｔｉａｌａｎｋｙｒｉｎ１，ＴＲＰＡ１）蛋白的表达，从而达到改
善便秘的效果。

２８　对呼吸系统的作用
桔梗归肺经，通常用于治疗肺部疾病，可抑制哮喘发作、

镇咳祛痰、抑制肺纤维化、改善肺部组织损伤，对呼吸系统起

到保护作用。Ｐｅｎｇ等［７１］发现桔梗总皂苷能够显著缓解哮喘

小鼠的气道炎症，有效抑制哮喘症状的发作，其作用机制是

通过调节神经源性基因同源蛋白（ｎｅｕｒｏｇｅｎｉｃｌｏｃｕｓｎｏｔｃｈ
ｈｏｍｏｌｏｇｐｒｏｔｅｉｎ，Ｎｏｔｃｈ）信号通路，对哮喘小鼠体内Ｔｈ１７细胞
与Ｔｒｅｇ细胞的平衡进行调控。Ｓｕｎ等［７２］研究证实，桔梗叶

醇提物乙酸乙酯萃取部位能够显著降低氨水所致的咳嗽小

鼠模型的咳嗽次数，相较于其他萃取部位，其镇咳祛痰的功

效更为显著。Ｓｕ等［７３］认为桔梗酸Ａ（ｐｌａｔｙｃｏｎｉｃａｃｉｄＡ，ＰＡ）
可显著抑制肺纤维化，其机制是通过激活ＳＭＡＤ／β连环蛋白
（βｃａｔｅｎｉｎ）信号通路，上调蛋白磷酸酶 １Ａ（ｐｒｏｔｅｉｎｐｈｏｓｐｈａ
ｔａｓｅＭｇ２＋／Ｍｎ２＋ｄｅｐｅｎｄｅｎｔ１Ａ，ＰＰＭ１Ａ）的表达水平，可明显
抑制ＴＧＦβ１诱导的肺成纤维细胞 ＭＲＣ５的增殖、迁移、炎
症和细胞外基质沉积，从而改善了 ＴＧＦβ１诱导的肺成纤维
细胞损伤。Ｐｅｉ等［７４］研究了ＰＤ对ＬＰＳ诱导的大鼠急性肺损
伤的保护作用，其机制是通过抑制Ｂａｘ／Ｂｃｌ２／Ｃａｓｐａｓｅ３信号
通路，进而抑制细胞凋亡并改善肺组织损伤。

综上所述，桔梗的药理活性主要包括抗肿瘤、抗氧化、抗

肥胖、抗糖尿病、改善认知等，其作用机制涉及多条信号通

路，见表２。

表２　桔梗主要药理活性及其作用机制

药理作用 　活性成分 药物剂量 疾病模型 作用机制 参考文献

抗肝癌作用 ＰＤ ２５μｍｏｌ·Ｌ－１ ＨＡ２２Ｔ肝癌细胞 抑制ＥＲＫ１／２信号通路，靶向磷酸化ＣＦＬ１，发挥增殖抑制和
促进凋亡的作用

［３３］

ＰＧＤ １０μｍｏｌ·Ｌ－１ ＨｅｐＧ２和ＨＣＣＬＭ３肝癌细胞 通过ＢＮＩＰ３Ｌ介导的线粒体自噬和凋亡诱导癌细胞死亡 ［３４］

ＰＧＰ ６０μｍｏｌ·Ｌ－１ Ｈｕｈ７肝癌细胞 可导致Ｂａｘ／Ｂｃｌ２比值上升，增强癌细胞凋亡能力 ［３５］

抗胃癌作用 ＰＤ １０μｍｏｌ·Ｌ－１ ＡＺ５２１和ＮＵＧＣ３胃癌细胞 促进ｃＭｙｃ降解，可导致ｐ２１／ＣＤＫ２ＣｙｃｌｉｎＥ通路的失活，诱
导胃癌细胞周期停滞在Ｇ１期

［３６］

ＰＤ ２０μｍｏｌ·Ｌ－１ ＳＧＣ７９０１胃癌细胞 上调ｍｉＲ３４ａ、下调ｓｕｒｖｉｖｉｎ蛋白的表达水平 ［３７］

抗肺癌作用 ＰＤ １μｍｏｌ·Ｌ－１ Ａ５４９肺癌细胞 通过调节ｐ５３／ＶＥＧＦ／ＭＭＰ２通路来抑制细胞增殖并诱导细
胞凋亡

［３９］

ＰＤ １μｍｏｌ·Ｌ－１ Ａ５４９肺癌细胞 降低细胞的活性，抑制细胞增殖 ［４０］

ＰＤ １７０μｇ·ｍＬ－１ Ａ５４９肺癌细胞 调控ＥｐｈＡ２／ＡＫＴ／ｍＴＯＲ信号通路，下调 ＥｐｈＡ２、ｐＥｐｈＡ２、ｐ
ＡＫＴ、ｍＴＯＲ蛋白的表达，并调节ＴＮＦα、ＩＬ６细胞因子水平

［４１］

抗结直肠

癌作用

ＰＤ １０μｍｏｌ·Ｌ－１ ＬｏＶｏ和ＯＲＬｏＶｏ结直肠癌细胞 调节Ｈｉｐｐｏ信号通路，下调 ＬＡＴＳ２／ＹＡＰ１和 ｐＡＫＴ表达，增
加ｐ２１和ｐ２７蛋白的表达

［４３］

ＰＤ ５、６μｍｏｌ·Ｌ－１ ＨＣＴ１１６和ＬｏＶｏ结直肠癌细胞 抑制ＰＩ３Ｋ／Ａｋｔ信号通路 ［４４］

ＰＤ ２０μｍｏｌ·Ｌ－１ ＳＷ６２０人结肠癌细胞 调节周期蛋白ｃｙｃｌｉｎＤ１、ｃｍｙｃ、ＣＤＫ６的表达水平，阻滞细胞
周期于Ｇ１期

［４５］

ＰＤ ２μｍｏｌ·Ｌ－１ 人直肠癌耐药细胞株ＳＷ１４６３／Ｏｘａ抑制ＤＮＭＴ３ａ、ＲＡＤ５１、ＳＴＡＴ３的表达，促进γＨ２ＡＸ的表达 ［４６］
抗氧化作用 ＰＧＰ ２０μｇ·ｍＬ－１ 猪肠上皮细胞 ＩＰＥＣＪ２ 刺激细胞抗氧化基因的表达，恢复肠道细胞抗氧化能力 ［５０］

桔梗体积分

数３０％乙
醇提取物

８００μｇ·ｍＬ－１ 秀丽隐杆线虫氧化损伤模型 降低ＲＯＳ、ＭＤＡ、ＧＳＨ水平，提高ＴＳＯＤ、ＣｕＺｎＳＯＤ活力 ［５１］

免疫调节

作用

水解发酵桔

梗提取物

３００ｍｇ·ｋｇ－１·ｄ－１ 免疫抑制小鼠模型 提高血清中 ＩｇＧ、ＩｇＡ、ＩｇＭ、ＩＬ１２、ＴＮＦα、ＩＬ８、ＴＧＦβ分泌水
平，增加脾细胞增殖指数

［５３］

ＰＧＰａ ４００ｍｇ·ｋｇ－１·ｄ－１ 免疫抑制小鼠模型 提高血清中溶菌酶含量、巨噬细胞吞噬能力以及 ＩＬ２、ＩＬ４、
ＴＮＦα的含量

［２５］

水解发酵桔

梗提取物

５０μｇ·ｍＬ－１ ＲＡＷ２６４７细胞 调控ＭＡＰＫ和ＮＦκＢ信号传导途径，诱导ＮＯ的产生以及增
加ＴＮＦα、ＩＬ１β、ＩＬ６促炎因子的分泌

［５４］

抗肥胖作用 ＰＤ ２０μｍｏｌ·Ｌ－１ 小鼠成纤维３Ｔ３Ｌ１前脂肪细胞 降低ＳＲＥＢＰ１ｃ和ＦＦＡＳ的表达，抑制３Ｔ３Ｌ１前脂肪细胞向
成熟脂肪细胞的分化

［５６］

ＰＤ ５ｍｇ·ｋｇ－１·ｄ－１ 遗传性肥胖ｄｂ／ｄｂ小鼠模型 激活蛋白激酶ＡＭＰＫ，降低关键脂肪生成因子 ＰＰＡＲγ和 Ｃ／
ＥＢＰα的表达，同时增加产热因子ＵＣＰ１和ＰＧＣ１α的表达

［５７］

抗糖尿病

作用

ＰＧＰ ２００ｍｇ·ｋｇ－１·ｄ－１ ＳＴＺ诱导２型糖尿病大鼠模型 降低血糖以及改善异常脂代谢 ［６０］

ＰＤ ２５ｍｇ·ｋｇ－１·ｄ－１ ＨＦＤ／ＳＴＺ诱导的２型糖尿病小
鼠模型

激活ＡＭＰＫ信号通路，抑制葡萄糖产生和Ｇ６Ｐａｓｅ表达 ［６１］

ＰＤ ２５ｍｇ·ｋｇ－１·ｄ－１ ＨＦＤ／ＳＴＺ诱导的糖尿病肾病小
鼠模型

调节ＮＦκＢ和凋亡信号通路，降低血清炎症因子 ＴＮＦα和
ＩＬ１β水平

［６２］

改善认知功

能作用

ＰＤ ２μｍｏｌ·Ｌ－１ ＨＴ２２小鼠海马神经元细胞 调节ＡＭＰＫ信号通路，改善ＨＴ２２细胞凋亡和神经炎症 ［６３］

桔梗根提

取物

５μｇ·ｍＬ－１ ＨＴ２２小鼠海马神经元细胞 抑制ＨＴ２２细胞中的ＭＡＰＫ、ＮＦκＢ信号传导和ＲＯＳ的释放 ［６５］

对消化系统

作用

ＰＧＰ ４００ｍｇ·ｋｇ－１·ｄ－１ ＤＳＳ诱导的ＵＣ小鼠模型 抑制氧化应激和ＭＰＯ活性，同时恢复小鼠结肠中 Ｔｈ１、Ｔｈ２、
Ｔｈ１７和Ｔｒｅｇ相关细胞因子水平

［６７］
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续表２（ｃｏｎｔｉｎｕｅｄ）
药理作用 活性成分　 药物剂量　　　 疾病模型　　 作用机制 参考文献

桔梗根发

酵液

１ｍＬ·ｄ－１ ＤＳＳ诱导的ＵＣ小鼠模型 激活ＡＭＰＫ，降低促炎细胞因子的释放，抑制ＮＦκＢ信号通
路和ＮＬＲＰ３炎症小体的表达

［６８］

桔梗根部提取

的皂苷

３０ｍｇ·ｋｇ－１·ｄ－１ 顺铂诱导的肠道机械屏障损伤小

鼠模型

通过ＰＥＲＫｅＩＦ２ＡＴＦ４信号通路调控内质网应激 ［６９］

对呼吸系

统作用

桔梗总皂苷 ６０ｍｇ·ｋｇ－１·ｄ－１ 雾化吸入卵清蛋白诱导小鼠哮喘

模型

调节Ｎｏｔｃｈ信号通路，调控Ｔｈ１７细胞与Ｔｒｅｇ细胞平衡 ［７１］

ＰＡ ２μｍｏｌ·Ｌ－１ 用ＴＧＦβ１诱导 ＭＲＣ５细胞建立
体外肺纤维化模型

激活ＳＭＡＤ／βｃａｔｅｎｉｎ信号通路，上调ＰＰＭ１Ａ表达水平 ［７３］

ＰＤ ２５ｍｇ·ｋｇ－１·ｄ－１ ＬＰＳ诱导的大鼠急性肺损伤模型 抑制Ｂａｘ／Ｂｃｌ２／Ｃａｓｐａｓｅ３信号通路，抑制细胞凋亡 ［７４］

注：ＰＤ－桔梗皂苷Ｄ；ＰＧＤ－远志皂苷Ｄ；ＰＧＰ－桔梗多糖；ＰＡ－桔梗酸Ａ；ＥＲＫ１／２－细胞外调节蛋白激１／２；ＣＦＬ－１磷酸化丝切蛋白１；ＢＮＩＰ３Ｌ－结合蛋白３样；

Ｂａｘ－Ｂ细胞淋巴瘤２相关Ｘ蛋白；Ｂｃｌ２－Ｂ细胞淋巴瘤；ｃＭｙｃ－原癌基因蛋白；ｐ２１－磷酸化丝裂原活化蛋白激酶２１；ＣＤＫ２－细胞周期家族成员细胞周期依赖

性蛋白激酶２；ＣｙｃｌｉｎＥ－细胞周期蛋白 Ｅ；ｍｉＲ３４ａ－非编码小 ＲＮＡ；ｓｕｒｖｉｖｉｎ－存活蛋白；ｐ５３－磷酸化丝裂原活化蛋白激酶５３；ＶＥＧＦ－血管内皮生长因子；

ＭＭＰ２－基质金属蛋白酶２；ＥｐｈＡ２－上皮细胞激酶２；ＡＫＴ－蛋白激酶 Ｂ；ｍＴＯＲ－哺乳动物雷帕霉素靶蛋白；ＴＮＦα－肿瘤坏死因子 α；ＩＬ６－白细胞介素６；

ＬＡＴＳ２－大肿瘤抑制酶２；ＹＡＰ１－Ｙｅｓ相关蛋白１；ｐ２１－磷酸化丝裂原活化蛋白激酶２１；ｐ２７－磷酸化丝裂原活化蛋白激酶２７；ＰＩ３Ｋ－制磷脂酰肌醇３激酶；Ｃｙｃｌｉｎ

Ｄ１－周期蛋白 Ｄ１；ＣＤＫ６－周期蛋白依赖性激酶６；ＤＮＭＴ３ａ－脱氧核糖核酸甲基转移酶３ａ；ＲＡＤ５１－ＤＮＡ双链修复蛋白；ＳＴＡＴ３－信号传导子和转录激活子３；γ

Ｈ２ＡＸ－磷酸化组蛋白；ＲＯＳ－活性氧；ＭＤＡ－丙二醛；ＧＳＨ－谷胱甘肽；ｌｇＧ－免疫球蛋白 Ｇ；ｌｇＡ－免疫球蛋白 Ａ；ｌｇＭ－免疫球蛋白 Ｍ；ＩＬ１２－白细胞介素１２；

ＩＬ８－白细胞介素８；ＴＧＦβ－转化生长因子β；ＩＬ２－白细胞介素２；ＩＬ４－白细胞介素４；ＭＡＰＫ－丝裂原活化蛋白激酶；ＮＦκＢ－核因子κＢ；ＩＬ１β－白细胞介素

１β；ＳＲＥＢＰ１ｃ－关键脂肪生成因子固醇调节元件结合蛋白１ｃ；ＦＡＳ－脂肪酸合成酶；３Ｔ３Ｌ１－小鼠胚胎成纤维细胞；ＡＭＰＫ－蛋白激酶；ＰＰＡＲγ关键脂肪生成因

子；Ｃ／ＥＢＰα－ＣＣＡＡＴ／增强子结合蛋白 α；ＵＣＰ１－产热因子；ＰＧＣ１α－过氧化物酶体增殖激活受体 γ辅激活剂１α；Ｇ６Ｐａｓｅ－葡萄糖６磷酸酶；ＭＰＯ－髓过氧化物

酶；ＮＬＲＰ３－Ｎｏｄ样受体蛋白３；ＰＥＲＫｅＩＦ２ＡＴＦ４－蛋白激酶Ｒ样内质网激酶－真核翻译起始因子２转录活化因子４；Ｎｏｔｃｈ－神经源性基因同源蛋白；βｃａｔｅｎｉｎ－

β连环蛋白；ＰＰＭ１Ａ－蛋白磷酸酶１Ａ；Ｃａｓｐａｓｅ３－半胱天冬蛋白酶３。

３　现代应用研究
桔梗作为药食同源物质，在中医药和食品领域都有着重

要的应用价值和广阔的开发前景与发展潜力。在药用方面，

桔梗具有很好的清热化痰功效，常与其他中药搭配，协同发

挥作用。在食用方面，桔梗可制成普通食品和保健食品，发

挥其保健功效，有益于身体健康。

３１　药用方面
桔梗属于中医药的常用药，可宣利肺气，有引药上浮入

肺的作用，又有升提肺气的作用，可使病理之水湿由脾到肺

而归于常道，临床上广泛用于治疗多种疾病，尤其清热化痰

效果极佳。桔梗早在《本草便读》中记载：“为诸药之舟楫，

开提肺气散风寒，扫上部之邪氛，清利咽喉平咳逆。升而复

降，宣胸快膈有功；苦且辛平，泄郁消痰多效。”桔梗常与其

他中药搭配使用，发挥协同效应，以提升治疗效果，作为清咽

止咳的经典名方，桔梗汤的应用范围十分广泛，在临床治疗

咳嗽变异性哮喘时，桔梗可增强肺部功能，且其不良反应较

少，安全性较高［７５］。复方桔梗止咳片和桔梗冬花片在镇咳

祛痰方面具有较好的疗效，临床上常用于治疗肺炎、气管炎、

上呼吸道感染以及慢性支气管炎急性发作等炎症相关疾病。

桔梗常用复方制剂临床应用见表３。

表３　桔梗相关药物制剂

　　　名称 批准文号 处方组成 功能与主治

复方桔梗止咳片 国药准字Ｚ２００４４５６８桔梗、远志（蜜炙）、款冬花（蜜炙）、甘草 镇咳、祛痰

桔梗冬花片 国药准字Ｚ５１０２０９５０桔梗、款冬花、远志（制）、甘草 止咳祛痰，用于痰浊阻肺所致的咳嗽痰多

苏菲咳糖浆 国药准字Ｚ４１０２２３７０百部流浸膏、桑白皮流浸膏桔梗流浸膏、甘草流浸膏、氯化铵、盐酸麻黄碱、薄
荷脑

祛痰镇咳，用于咳嗽、哮喘多痰、支气管炎

咳舒糖浆 国药准字Ｚ２００２６１３２枇杷叶、南沙参、桔梗、浙贝母、氯化铵、薄荷脑、蔗糖、焦糖、苯甲酸钠 止咳化痰，用于支气管炎引起的咳嗽、多痰

桔梗流浸膏 国药准字Ｚ５１０２０６８５桔梗、乙醇 镇咳祛痰

小儿止咳糖浆 国药准字Ｚ５１０２０１２１甘草流浸膏、桔梗流浸膏、氯化铵、橙皮酊 镇咳祛痰，用于小儿感冒引起的咳嗽

３２　食用方面
桔梗富含膳食纤维、不饱和脂肪酸、优质蛋白质、多种维

生素和氨基酸等营养成分，作为药食同源植物，具有安全性

高的特点，常以原植物或提取物形式应用。桔梗食品可分为

普通食品和保健食品。

３２１　普通食品　桔梗含有多种营养成分，可制成多种普
通食品，包括白酒、米醋、饮料以及各种固态食品等。桔梗健

康白酒是一种以桔梗为主要原料制备的白酒，Ｆａｎｇ等［７６］研

究发现，这种白酒具有一定的保健功效，有益于人体健康。

Ｓｈｉ等［７７］研制出的新型桔梗米醋不仅口感独特，而且营养成

分丰富，能够清除自由，起到抗氧化作用。以桔梗为原料的

饮料有很多种，配方及功效见表４。在食品领域中，桔梗可加
工成朝鲜族小菜及“狗宝”咸菜，在东北很常见且很受欢迎。

现代利用桔梗作为原料，可制成锅巴、果脯、乳化香肠、曲奇

饼干等多种食品［８５］，其工艺简单且功能明确，具有广阔的开

发前景。
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３２２　保健食品　桔梗是药食同源中药，同时作为４０种常
用大宗药材之一，其保健品具有重大的开发价值。我国以桔

梗为主要原料的保健食品共有 ８３种，主要功效为清咽润喉，

其次是增强免疫力、缓解疲劳、辅助降血糖血脂、通便、耐缺

氧、祛痤疮。通过药智网查询，含有桔梗原料的代表性保健

食品见表５。

表４　桔梗相关的饮料

产品　　 配方　　　　 参考文献

苦瓜桔梗复合饮料 苦瓜汁体积分数３０％、桔梗提取液体积分数１５％、白砂糖质量分数８％、枸椽酸质量分数０１％ ［７８］

桔梗饮料 体积分数２％桔梗提取物、质量分数６１３％蔗糖、质量分数０１２％枸椽酸、质量分数０２４％ β环状糊精 ［７９］

玉米须桔梗复合饮料 桔梗汁体积分数６％、玉米须汁体积分数３０％、白砂糖质量分数１２％、枸椽酸质量分数００７％、复配稳定剂质量分数０２％ ［８０］

桔麦代茶饮 桔梗４ｇ，麦冬须根３ｇ，菊花２ｇ，薄荷１ｇ ［８１］

甘草桔梗复方饮料 甘草汁与桔梗汁体积比５０∶５０、麦芽糖醇添加量质量分数４２９％、枸椽酸添加量质量分数００５％ ［８２］

丝瓜叶固体饮料 丝瓜叶质量分数７％，白砂糖质量分数８％，玫瑰花质量分数０８％，山楂质量分数１％，金银花质量分数０６％，桔梗质量分数０６％，麦
芽糊精质量分数６％

［８３］

桔梗汤固体饮料 桔梗汤干膏０７ｇ／３ｇ，木糖醇１６５ｇ／３ｇ，枸椽酸００２４ｇ／３ｇ，绿茶提取物００６ｇ／３ｇ，麦芽糊精３ｇ ［８４］

表５　桔梗相关的保健食品

　　　产品 批准文号 保健功能 　　　　主要原料 适宜人群

克咳片冰沁含片 国食健注Ｇ２０１４０６３３ 清咽润喉 甘草、苦杏仁、莱菔子、桔梗 咽部不适者

荷贝尔牌贝尔康胶囊 国食健字Ｇ２００４０２０７ 有助于增强免疫力 黄芪、白芍、紫苏、葛根、佩兰、桔梗 免疫力低下者

十度牌舒茶 国食健字Ｇ２００６０３９３ 有助于维持血脂、血糖健康

水平

桑叶、泽泻、女贞子、桔梗、槐花、玉竹 血糖偏高者、血脂偏高者

日圣牌杏仁川贝枇杷膏 国食健注Ｇ２０１４０８８７ 清咽润喉 枇杷、苦杏仁、桔梗、北沙参、麦冬、蜂蜜、川贝母 咽部不适者

仙食堂牌茯苓白术颗粒 国食健注Ｇ２０１４０５３６ 有助于改善睡眠 茯苓、白术、当归、桔梗、甘草 睡眠状况不佳的成人

哥德牌轻通茶 国食健字Ｇ２００５００４１ 有助于润肠通便 滇牛蒡根、山楂、滇红茶、桔梗 便秘者

海之圣怡清牌黄芪人参茶 国食健注Ｇ２０１４０９２５ 有助于维持血糖水平 绿茶、黄芪提取物、芦根提取物、葛根提取物、知母提

取物、玉竹提取物、桔梗提取物、人参提取物、红花

血糖偏高者

４　结　语
桔梗作为一种药食同源的中药材，具有极高的药用和营

养价值。笔者通过总结发现，桔梗含有多种化学成分，如皂

苷、黄酮、酚类、聚炔以及多糖，而桔梗皂苷是桔梗的主要化

学成分，是桔梗发挥主要药理活性的重要物质之一。桔梗除

了具有止咳、祛痰、平喘的经典功效外，还具有抗肿瘤、抗氧

化、免疫调节等现代药理作用，并通过不同信号途径发挥作

用。同时，桔梗因含丰富的化学成分和药理作用，可发挥多

种保健功能，在食品和保健食品流通市场上深受人们的

喜爱。

但桔梗在开发应用方面还存在亟待解决的一些问题：①
目前针对桔梗的研究主要集中于根以及根茎，应加强对桔梗

地上部分的化学和药理活性研究，以减少资源的浪费，实现

资源再利用，提高其附加值。②目前对桔梗结构研究得不够
充分，学者对桔梗皂苷类成分的研究较多，鲜少对桔梗其他

成分进行研究报道，其原因可能是皂苷类等成分含量较多，

黄酮、酚类、聚炔、多糖等其他成分含量较少，尚需要进一步

完善研究。③关于桔梗成分的研究主要集中在皂苷类物质，
而ＰＧＰ等成分的活性研究相对较少，仅限于提取和分离工艺
的优化，如关于多糖纯化、结构表征及活性机制的报道不多，

是突破创新的重要方向之一；桔梗提取物中的多种化学成分

使其作用机制具有不确定性，单体成分的药理作用需进一步

发现和验证。④缺少桔梗有效成分的临床研究，现研究主要
停留在细胞和动物层面，需进行更多、更充分的临床试验来

验证其生物活性，指导临床应用。⑤桔梗作为一种具有高营
养价值和药用价值的植物，目前在食品和药品领域的应用尚

不充分，有必要进行深入研究，充分挖掘和利用其药用价值，

开发出各种新型保健食品和药品，以满足广大人民群众对健

康的需求。

总之，我国桔梗资源丰富，未来基础研究应结合临床实

践，深入研究桔梗的有效活性成分和药理作用机制，推动桔

梗制剂、功能性食品和保健品等专利成果转化，为桔梗的现

代应用提供支持，推动药食两用资源开发利用，这对桔梗的

广泛应用和产业发展具有重要意义。
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