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桔梗皂苷的研究进展

郑亚文  杨 潇  严一字  崔泰花  金 清

（延边大学农学院，吉林  延吉   133002）

摘要：桔梗含有皂苷、黄酮、苯酚、多糖等多种类型的化学成分，其中皂苷类化合物是桔梗的主要活性物质。目前国内

外研究人员对桔梗皂苷功效机制及药理活性做了大量研究，结果发现桔梗皂苷具有良好的止咳平喘、护肝、抗肿瘤、抗

氧化、抗炎镇痛等保健功能。文章对桔梗皂苷的化学成分与结构、提取纯化、功效作用进行了综述，阐述了桔梗皂苷的

研究现状，并对桔梗未来的研究方向进行了展望。
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Research progress on Platycodon grandiflorum saponins

ZHENG Yawen YANG Xiao YAN Yizi CUI Taihua JIN Qing
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Abstract: Platycodon grandiflorum contains various chemical components, including saponins, flavonoids, phenolic compounds, and 

polysaccharides, among which saponins are the main active substances. Extensive research has been conducted both in China and abroad on 

the efficacy mechanisms and pharmacological activities of P. grandiflorum saponins. These studies have found that P. grandiflorum saponins 

exhibit significant health benefits, including cough suppression, asthma relief, liver protection, anti-tumor effects, antioxidant properties, and 

anti-inflammatory and analgesic actions. This article provides a review of the chemical composition and structure, extraction and 

purification methods, as well as the efficacy of P. grandiflorum saponins. It also discusses the current state of research on P. grandiflorum 

saponins and offers prospects for future research directions.
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桔梗（Platycodon grandiflorum）为多年生草本植物，

是药食同源的植物之一。其根部含有多种有益人体的活

性成分，主要有效成分是桔梗皂苷，具有止咳平喘、护肝、

抗肿瘤、抗氧化等保健功能和良好的生物学活性及药理

学作用［1］。

桔梗适应性较强，生长区域遍布中国，主要集中在山

东、安徽、内蒙古和河北等省份，在朝鲜、日本、俄罗斯等

地区也有分布，资源丰富。文章综述了国内外对于桔梗

皂苷化学成分与结构、提取纯化、功效作用方面的研究进

展，旨在为桔梗资源的开发与研究提供理论依据。

1　桔梗皂苷化学成分

皂苷是在植物中分离出的一类化合物，它们是由三

萜或类固醇苷元和一个或多个糖链组成。皂苷极性强，

含有脂溶性苷元和水溶性糖链，结构复杂，具有多种物

理、化学和生物特性。根据苷元结构的差异，皂苷主要分

为三萜皂苷和甾体皂苷两大类。绝大多数三萜皂苷都是

三萜的衍生物，例如齐墩果烷、熊果烷、羽扇豆烷等。而

甾体皂苷通常具有典型的甾体骨架，另外还有呋喃环和

吡喃环结构。

桔梗皂苷通常为五环三萜皂苷，由齐墩果烷作为骨

架，连接两条侧链组成：通过在三萜的 C-3 位上的醚键以

及 C-28 和阿拉伯糖之间的酯键，连接葡萄糖单元［2］。所

连接的葡萄糖单元主要有 D-葡萄糖、D-木糖、L-阿拉伯

糖、L-鼠李糖及其衍生物等。

迄今为止，已在桔梗中发现和鉴定出 80 多种皂苷。

这些桔梗皂苷可根据其皂苷元的骨架结构分为不同的类
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型，包括桔梗皂苷元衍生物（platycodigenin-type），母核为

A；远志酸型（platygalacic acid-type），母核为 B；桔梗酸型

（platyconic acid-type），母核为 C；甲基桔梗酸型（methyl-

platyconic acid-type），母核为 D；桔梗酸内酯型（platyconic 

acid lactone-type），母核为 E；其他类型，母核为 F~I［3］。桔梗

中含有的皂苷类化学成分很多，见表 1。在这些桔梗皂苷类

型中，桔梗皂苷元衍生物型的桔梗皂苷 D（Platycodin D）较

为稀有，主要集中在桔梗根部，且生物活性高，最具代表性。

表 1　桔梗中含有的皂苷类化学成分†

Table 1　Chemical constituents of saponins contained in Platycodon grandiflorum

Platycodigenin

Platycodin D

Platycodin A（2"-O-Acetyl platycodin D）

Platycodin C（3"-O-Acetyl platycodin D）

Deapi-platycodin D

Platycodin D3

Deapi-platycodin D3

Platycodin D2

Platycodin J

Platycodin K

Platycodin L

2''-O-Acetyl platycodin D2

3''-O-Acetyl platycodin D2

Deapi-platycodin D2

Platycoside A

Platycoside B

Platycoside C

Platycoside E

Platycoside F

C30H48O7

C57H92O28

C59H94O29

C59H94O29

C52H84O24

C63H102O33

C58H94O29

C63H102O33

C57H90O29

C59H92O30

C59H92O30

C65H104O34

C65H104O34

C58H94O29

C58H94O29

C54H86O25

C54H86O25

C69H112O38

C47H76O20

A

A

A

A

A

A

A

A

A

A

A

A

A

A

A

A

A

A

A

H

Glc

Glc

Glc

Glc

Gen

Gen

Gen

GlcA

GlcA

GlcA

Lam

Lam

Lam

Lam

Glc

Glc

Glc6-Glc6-Glc

Glc

H

Ara2-rha4-xyl3-api

Ara2-rha（2-OAc）4-xyl3-api

Ara2-rha（3-OAc）4-xyl3-api

Ara2-rha4-xyl

Ara2-rha4-xyl3-api

Ara2-rha4-xyl

Ara2-rha4-xyl3-api

Ara2-rha4-xyl3-api

Ara2-rha（2-OAc）4-xyl3-api

Ara2-rha（3-OAc）4-xyl3-api

Ara2-rha（2-OAc）4-xyl3-api

Ara2-rha（3-OAc）4-xyl3-api

Ara2-rha4-xyl

Ara2-rha4-xyl

Ara2-rha（2-OAc）4-xyl

Ara2-rha（3-OAc）4-xyl

Ara2-rha4-xyl3-api

Ara2-rha

-

-

-

-

-

-

-

-

-

-

-

-

-

-

-

-

-

-

-

［4］

［5］

［4］

［4］

［5］

［5］

［5］

［6］

［7］

［7］

［7］

［8］

［9］

［10］

［11］

［11］

［11］

［12］

［13］

化合物 分子式 类型 R1 R2 R3 参考文献

图 1　桔梗皂苷的九类基础结构

Figure 1　Nine classes of base structures of Platycodon grandiflorum saponins
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Platycoside G1 （Deapi-platycoside E）

Platycoside G2

Platycoside K

Platycoside L

Platycoside P

3-O-β-D-Glucopyranosyl platycodigenin

3-O-β-D-Glucopyranosyl platycodigenin methyl ester

3-O-β-Laminaribiosyl platycodigenin methyl ester

3-O-β-Gentiotriosyl platycodigenin methyl ester

β-Gentiotriosyl platycodigenin

Deapi-3''-O-acetyl platycodin D

Deapi-2''-O-acetyl platycodin D2

3''-O-Acetyl platycodin D3

2''-O-Acetyl platycodin D3

Platycoside I

Platycoside J

Polygalacic acid

3-O-β-D-Glucopyranosyl polygalacic acid

3-O-β-D-Laminaribiosyl polygalacic acid

Methyl-3-O-β-D-glucopyranosyl polygalacate

Methyl-3-O-β-laminaribiosyl polygalacate

Polygalacin D

2''-O-Acetyl-polygalacin D

3''-O-Acetyl-polygalacin D

Polygalacin D2

2''-O-Acetyl-polygalacin D2

3''-O-Acetyl-polygalacin D2

Platycoside D

Platycoside G3 （Polygalacin D3）

Platycoside H

Platycoside N

3''-O-Acetyl-polygalacin D3

Deapi-polygalacin D2

Deapi-polygalacin D3

Deapi-2''-O-acetyl polygalacin D2

Deapi-2''-O-acetyl polygalacin D3

Dexyl-2''-O-acetyl-polygalacin D3

β-Gentiobiosyl-platycodigenin

Platycogenic acid A

Platyconic acid A

Platyconic acid B

Platyconic acid C

Platyconic acid D

C64H104O34

C59H96O30

C42H68O17

C42H68O17

C53H86O25

C36H58O12

C37H60O12

C43H70O17

C43H70O17

C48H78O22

C54H86O25

C60H96O30

C65H104O34

C65H104O34

C64H104O33

C52H84O23

C30H48O6

C36H58O11

C42H68O16

C37H60O11

C43H70O16

C57H92O27

C59H94O28

C59H94O28

C63H102O32

C65H104O33

C65H104O33

C69H112O37

C63H102O32

C58H94O28

C53H86O24

C65H104O34

C58H94O28

C58H94O28

C60H95O30

C60H95O30

C55H87O25

C42H68O16

C30H46O8

C57H90O29

C59H92O30

C52H82O25

C54H84O26

A

A

A

A

A

A

A

A

A

A

A

A

A

A

A

A

B

B

B

B

B

B

B

B

B

B

B

B

B

B

B

B

B

B

B

B

B

B

C

C

C

C

C

Glc6-Glc6-Glc

Gen

Lam

Gen

Lam

Glc

Glc

Lam

Gen

Glc6-Glc6-Glc

Glc

Lam

Gen

Gen

Glc6-Glc6-Glc

Glc

H

Glc

Lam

Glc

Lam

Glc

Glc

Glc

Lam

Lam

Lam

Glc6-Glc6-Glc

Gen

Gen

Gen

Gen

Lam

Gen

Lam

Gen

Gen

Gen

H

Glc

Glc

Glc

Glc

Ara2-rha4-xyl

Ara2-rha

H

H

Ara2-rha

H

CH3

CH3

CH3

Ara

Ara2-rha（3-OAc）4-xyl

Ara2-rha（2-OAc）4-xyl

Ara2-rha（3-OAc）4-xyl3-api

Ara2-rha（2-OAc）4-xyl3-api

Ara2-rha4-xyl

Ara2-rha4-xyl

H

H

H

CH3

CH3

Ara2-rha4-xyl3-api

Ara2-rha（2-OAc）4-xyl3-api

Ara2-rha（3-OAc）4-xyl3-api

Ara2-rha4-xyl3-api

Ara2-rha（2-OAc）4-xyl3-api

Ara2-rha（3-OAc）4-xyl3-api

Ara2-rha4-xyl3-api

Ara2-rha4-xyl3-api

Ara2-rha4-xyl

Ara2-rha

Ara2-rha（3-OAc）4-xyl3-api

Ara2-rha4-xyl

Ara2-rha4-xyl

Ara2-rha（2-OAc）4-xyl

Ara2-rha（2-OAc）4-xyl

Ara2-rha（2-OAc）

Ara

H

Ara2-rha4-xyl3-api

Ara2-rha（3-OAc）4-xyl3-api

Ara2-rha4-xyl

Ara2-rha（2-OAc）4-xyl3-api

-

-

-

-

-

-

-

-

-

-

-

-

-

-

-

-

-

-

-

-

-

-

-

-

-

-

-

-

-

-

-

-

-

-

-

-

-

-

-

-

-

-

-

［14］

［14］

［13］

［13］

［15］

［16］

［17］

［17］

［17］

［8］

［9］

［8］

［8］

［8］

［13］

［13］

［4］

［18］

［18］

［17］

［17］

［5］

［5］

［5］

［8］

［10］

［10］

［12］

［14］

［13］

［19］

［9］

［9］

［8］

［9］

［9］

［9］

［8］

［4］

［6］

［7］

［7］

［7］

续表 1

化合物 分子式 类型 R1 R2 R3 参考文献
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Platyconic acid E

Methyl platyconate A

Methyl 2-O-methyl platyconate A

Dimethyl 3-O-β-D-glucopyranosyl platycogenate A

Dimethyl 2-O-methyl-3-O-β-D-glucopyranosyl platy‐

cogenate A

Platycoside O

Platycogenic acid A lactone

Platycoside M-1

Platycoside M-2

Platycoside M-3

3-O-β-D-Glucopyranosyl platycogenic acid A lactone 

methyl ester

Platyconic acid A lactone

Deapi-platyconic acid A lactone

Platyconic acid B lactone

Deapi-platyconic acid B lactone

Platycoside Q

Platycodsaponin A

Platycogenic acid B

Platycogenic acid C

Platycodonoids A

Platycodonoids B

16-Oxo-platycodin D

Platycodon A

Platycodon B

3-O- β -D-Glucopyranosyl-2β，12α，16α，23，24-

pentahydroxy-oleanane-28（13）-lactone

3-O- β -D-Glucopyranosyl- （1→3） - β -D-

glucopyranosyl-2β， 12α， 16α， 23α -tetrahydroxy-

oleanane-28（13）-lactone

C58H92O30

C58H92O29

C59H94O29

C38H60O13

C39H62O13

C53H84O25

C30H44O8

C36H54O12

C47H72O20

C52H80O24

C37H56O12

C57H88O29

C52H80O25

C63H98O34

C58H90O30

C53H82O25

C42H68O16

C30H46O8

C30H48O6

C29H46O5

C35H56O10

C57H90O28

C42H68O16

C41H66O15

C36H58O13

C42H68O17

C

D

D

D

D

D

E

E

E

E

E

E

E

E

E

E

F

F

F

G

G

G

H

H

I

I

Gen

H

CH3

H

CH

H

H

Glc

Glc

Glc

Glc

Glc

Glc

Gen

Gen

Gen

CH3

COOH

CH3

H

Glc

Glc

H

H

Glc

Lam

Ara2-rha4-xyl

Ara2-rha4-xyl3-api

Ara2-rha4-xyl3-api

CH3

CH3

Ara2-rha4-xyl

H

H

Ara2-rha

Ara2-rha4-xyl

CH3

Ara2-rha4-xyl3-api

Ara2-rha4-xyl

Ara2-rha4-xyl3-api

Ara2-rha4-xyl

Ara2-rha

Glc

H

H

H

H

COO-Ara2-rha4-xyl3-api

Glc

Xyl

CH2OH

CH3

-

-

-

-

-

-
-
-
-
-
-

-

-

-

-

-

Glc

H

H

-

-

-

-
-
-

-

［7］

［20］

［20］

［17］

［17］

［21］

［6］

［22］

［22］

［22］

［17］

［6］

［6］

［10］

［10］

［15］

［7］

［4］

［4］

［16］

［16］

［23］

［24］

［24］

［25］

［25］

续表 1

化合物 分子式 类型 R1 R2 R3 参考文献

† Glc 表示 β -D-Glucopyranosyl；GlcA 表示 D-Glucuronicacid；Ara 表示 α -L-Arabinopyranosyl；Rha 表示 α -L-Rhamnopyranosyl；Xyl

表示 β-D-Xylopyrano-syl；Api表示 β-D-Apiofuranosyl；Gen （Gentiobiosyl）表示 Glc6-Glc；Lam （Laminaribiosyl）表示 Glc3-Glc。

2　桔梗皂苷的提取与纯化

2.1　桔梗皂苷提取

皂苷广泛分布于桔梗根块及茎叶等部分。传统的干

燥制药、蒸煮烹饪等方式并不能很好地利用其中的活性

成分，且存在食用不方便等情况。为提高浸取面积和效

率，研究人员多选用烘干且粉碎后的桔梗粉进行提取。

此外，由于桔梗活性成分多以苷类形式存在，极性和溶解

性强，生产中多以乙醇或蒸馏水等极性溶剂来萃取皂苷。

2.1.1　浸渍法　溶液浸提法是目前提取桔梗皂苷中最为

广泛的方法。该法具有安全性高、操作简便、成本低廉等

优点，但也存在浸提时长、溶剂需求量大、萃取得率低、生

产效率低等缺点。因此，研究人员大多将多种不同极性

的溶剂进行复配使用，或者反复增加回流次数，以此来提

高总皂苷的溶出率。王船英［26］利用水提法来提取桔梗皂

苷 D，探究了提取次数、加水量及时间对提取率的影响，通

过正交试验分析结果得出回流提取 3 次，加水量 8 倍，提

取时间 1.5 h 时的提取率最高，得到桔梗皂苷 D 含量在

0.01%~0.05%。Li 等［19］通过正交试验确定了最佳提取工

艺，即用 30 L 70% 甲醇浸提 2 kg 的桔梗根粉反复回流

3 次，每次 3 h。再将粗提物溶于水，依次经过乙酸乙酯和
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正丁醇的萃取、大孔树脂 AB-8 柱洗脱分离、HPLC 分离纯

化和 4 mol 盐酸水解后，鉴定得一种新的三萜皂苷和 6 种

已知桔梗皂苷。水提法与醇提法均是应用较为普遍的浸

渍方法，相比之下，醇提法具有提取率更高，提取纯度更

佳等优点，因而得到广泛应用。

2.1.2　辅助提取法　除了调和不同溶剂以增大萃取面积

和提高萃取率外，研究人员更多采用物理方法辅助提取

桔梗皂苷，如微波、超声波、超高压和机械力化学等手段，

以此缩短萃取时间、降低过程温度并保持其活性、提高皂

苷得率等，相比于传统方法，无疑是更高效和环保的

选择。

（1） 微波辅助提取：微波辅助提取法是依靠微波的选

择性，使得极性分子获得更多的微波能，增加样品中极性

分子的振动频率，进而从原料中分离出来；提取过程中伴

随着微波功率的增大、温度的上升，使得细胞壁破裂更易

于皂苷在乙醇溶液中扩散和溶解。张志等［27］以乙醇为萃

取液，并加以微波辅助，在微波功率 400 W，时间 4 min，料

液比 1∶10，提取 2 次后总皂苷的提取率可达 2.41%。与传

统浸提法相比，微波辅助提取法更能缩短提取时间，节约

成本。

（2） 超声辅助提取：超声辅助提取法是利用声波高频

传动时产生的空化效应，在物料边缘形成湍流底层，并使

得有效成分获得一定的能量和初速度，进而加快皂苷的

萃取速率。Yin 等［28］以聚乙二醇作为萃取剂，采用超声波

辅助提取桔梗皂苷，在超声功率 290 W，超声时间 44 min，

反应温度 30 ℃ 的条件下 ，桔梗皂苷的得率为（5.22±
0.13） mg/g，与传统方法相比，该法皂苷得率显著提高。

（3） 超高压提取：超高压提取法是指在萃取过程中的

混合料液上施加一定程度的流体静压力，使得原料细胞

膜结构改变，利于有效成分在高压下向溶液中扩散。该

法因避免了热效应引起的成分结构的改变，故广泛适用

于热敏性物质的提取。靳学远等［29］以桔梗为原材料，利

用超高压技术优化提取工艺，通过单因素和正交试验考

察了粉碎程度、压强差、持续时长和料液比 4 种因素对桔

梗皂苷的影响程度，得出处于最佳工艺时桔梗皂苷的得

率为 4.67%。

（4） 机械力化学法：机械力化学法是通过加入酸或碱

等化学试剂预处理原料，再利用机械力研磨来提高萃取

效率。Wu 等［30］采用机械力化学法提取桔梗皂苷 D；通过

正交分析得出的最佳工艺条件为药料比 5%，在行星式球

磨机中研磨 5 min，室温下加水提取 20 min，料水比 1∶

30 （g/mL），酸化 pH 3.5，该条件下桔梗皂苷 D 的提取率为

（7.16±0.14） mg/g。同样条件下，超微粉碎法的提取率为

（3.26±0.12） mg/g，索 氏 提 取 法 的 提 取 率 为（4.18±
0.11） mg/g，与之相比，机械力化学法提高了桔梗皂苷 D

的活性和得率，并符合环保节能的理念。

2.1.3　其他提取方法　研究人员也试用过匀浆法与超

声—微波协同提取法、微波双溶液协同萃取法等，均取得

了较好的效果。张庆芬等［31］采用匀浆法与超声—微波法

结合协同提取桔梗皂苷 D，通过响应面优化提取工艺条件

并与传统的提取方法相对比，采用此方法具有耗时较短、

噪音较小以及节省溶剂等优点。微波双溶液协同萃取法

是一种高效而温和的提取技术，钟方丽等［32］优化了微波

协同双水相萃取法提取桔梗总皂苷的最佳工艺条件，结

果表明，在微波萃取时间 7 min，微波功率 600 W，料液比

1∶25 （g/mL），硫酸铵质量浓度 0.21 g/mL 时，桔梗茎总皂

苷的平均萃取率为 92.31%。

2.2　桔梗皂苷分离纯化

2.2.1　传统方法　目前广泛采用硅胶、薄层、凝胶柱层析

法和大孔吸附树脂法等，并用乙醇除去桔梗皂苷粗提物

中的黄酮类、多糖及苷类、蛋白质和有机酸等杂质。研究

得出，同种洗脱剂在不同浓度下复配使用能提高桔梗皂

苷的分离纯度。Zhang 等［25］用 25% 乙醇和 75% 乙醇组合

液从 D101大孔树脂柱上洗脱出对人体 ECA-109细胞有显

著毒性的桔梗皂苷，再用不同浓度比的 CHCl3—CH3OH—

H2O 混合液在硅胶薄层色谱柱上进行活性组分的生物引

导分馏，最终得两种三萜皂苷的分离。此外，异种洗脱剂

的反复组合使用也能进一步分离桔梗皂苷，Li 等［23］用

70% 的乙醇从桔梗根中提取 3 次，并将提取液真空蒸发得

粗提物，分散于水中后，然后用乙酸乙酯和正丁醇进行分

离。然后通过装有三氯甲烷—甲醇的硅胶薄层色谱柱，

分离正丁醇相，最后通过半制备性 HPLC 进行纯化，得到

17 mg 的桔梗总皂苷，并通过红外光谱发现了一种新型三

萜皂苷。

2.2.2　液相色谱法　液相色谱被广泛用于桔梗皂苷中的

成分分析和含量测定，近年来，学者也将其用于桔梗皂苷

D 的分离提纯过程中。Ha 等［33］为增大分离接触面积、提

高纯化效率，采用高速逆流色谱和反相高效液相色谱等

分批多步分离的方法，可得纯度大于 98.9% 的桔梗皂苷 D

的两种异构体 3'' -O-acetylplatycodin D 和  Polygalacin D。

该方法可用于桔梗粗提物中微量皂苷的制备和快速分

离。相比于单一的液相色谱法，不同形式的液相色谱联

用更能提高桔梗皂苷的得率，例如 Xing 等［34］用固相萃取

在反相和亲水两种模式下对桔梗皂苷的粗提物进行连续

预处理后，再通过以水和乙腈组成的流动相进一步分离

纯化得到桔梗皂苷 E，并通过质谱和核磁共振鉴定后，桔

梗皂苷 E 的纯度高达 90%。该方法证实了色谱联用的高

度正交性，也为从原料中制备三萜皂苷提供了思路。

2.2.3　酶纯化法　分离桔梗粗提物得到的三萜皂苷，也

可以在酶的催化作用下变为桔梗皂苷 D，更好地实现药用
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和商业用途转变。Li等［35］利用蜗牛酶水解糖苷键的能力

将桔梗皂苷 E 全部转化为桔梗皂苷 D，并通过响应面法优

化得出反应的最佳温度（35~45 ℃）、酶载量（5%~20%） 和

时间（4~24 h）。

3　桔梗皂苷的功效作用

3.1　止咳平喘作用

桔梗作为传统的止咳平喘药材已有上千年之久，具

有较好的镇咳、祛痰和平喘作用，也能有效改善气道呼吸

功能并预防各类气道炎症的发生。Lee 等［36］研究发现，桔

梗皂苷 E（Platycoside E）和桔梗皂苷 D3（Platycodin D3）可

以抑制屋尘螨（HDM）诱导的 NF-κB p65 核易位和细胞因

子表达，进而有效预防慢性、屋尘螨（HDM）引起的过敏性

气道炎症和 ER 应激。谢雄雄等［37］采取 UHPLC-Q-TOF/

MS 代谢组学技术进行了浓氨水喷雾致咳试验和小鼠气

管酚红排泄等试验，分析了各桔梗提取物与镇咳祛痰功

效存在的相关性。因此，在桔梗提取物中桔梗皂苷的含

量最高，且桔梗皂苷成分越多其镇咳祛痰的效果越好。

3.2　保护肝功能作用

桔梗具有明显的保肝作用，可以促进肝脏伤后恢复，

改善肝脏微循环。Kim 等［38］将桔梗皂苷连续 28 d 喂养胆

管结扎的小鼠，并采集肝脏样本，进行生化和组织病理学

检查，结果显示，桔梗皂苷能有效减少氧化应激反应对肝

脏的损伤，在胆汁淤积诱导的肝毒性肝脏中，桔梗皂苷 D

的治疗减少了氧化应激并改善了细胞凋亡和组织纤维

化，具有一定的保肝护肝作用。Kim 等［39］提取了桔梗提

取物中的各活性成分，并探索桔梗提取物对由内毒素诱

导的肝损伤的保护作用，发现桔梗皂苷通过治疗脂多糖

和 D-半乳糖胺注射的小鼠，显著降低了小鼠 Raw264.7 细

胞中的炎症细胞因子和 NO 水平。同时，桔梗皂苷在抗肺

纤维化方面，有学者［40］提出了一种有效应对机制，即桔梗

皂苷 D 通过诱导造血干细胞的自噬与凋亡来缓解肺纤维

化症状。此外，桔梗皂苷 D 还能够有效改善非酒精性脂

肪肝病。Wen 等［41］通过体外试验，得出桔梗皂苷 D 通过

降低 LC3-II/LC3-I 和 p62/SQSTM1 的蛋白表达水平，以及

活性氧和线粒体膜电位水平来减少氧化应激。因此，桔

梗皂苷在保护肝功能方面具有较大潜力，为医学的研究

提供有利的理论支持。

3.3　抗肿瘤作用

桔梗皂苷的抗肿瘤作用在国内外有着广泛研究，在

宫颈癌、结肠癌、肺癌、肝癌等癌症类型中表现出明显的

抗癌活性，并以不同途径发挥抗癌作用，其中桔梗皂苷 D

的活性最为突出。马琳琳等［42］将宫颈癌 Hela 细胞分别置

于不同剂量的桔梗皂苷 D 中培养 24 h，结果表明，不同浓

度的桔梗皂苷 D 均能降低宫颈癌 Hela 细胞的细胞活力，

并通过抑制 Hippo 通路 YAP、TAZ 的过度表达以及上调该

通路中 Bax、P53 和 Caspase-3 的促凋亡因子表达来发挥抗

宫颈癌的作用。Han 等［43］揭示了桔梗皂苷对 HT-29 结肠

癌细胞的抗癌活性和潜在机制，结果表明，桔梗皂苷 D 通

过诱导 MAPK 通路中 ERK 的抑制作用和激活 P38-JNK 的

表达来调节细胞凋亡，降低了 HT-29 结肠癌细胞的活力。

由于桔梗皂苷 D 以浓度依赖性的方式引发 HT-29 细胞的

自噬，因此与自噬抑制剂共同使用可以进一步增强桔梗

皂苷 D 的抗癌作用。Zheng 等［44］则发现桔梗皂苷 D 通过

调 节 eIF4E 介 导 的 m7G 基 因 ，抑 制 了 非 小 细 胞 肺 癌

（NSCLC）中血管瘤的形成并阻断了体内血管的生成。同

时，桔梗皂苷 D 也可作为克服人体肝癌细胞对组蛋白去

乙酰化酶抑制剂的耐药性的候选辅助药物［45］。目前，桔

梗皂苷 D 已被证明可以通过诱导细胞周期停滞、细胞凋

亡和自噬来对抗癌症，并通过靶向在癌症中经常失调的

多个信号通路，抑制血管生成、侵袭和转移，因此桔梗皂

苷 D 在开发潜在抗癌药物中发挥重要作用。

3.4　抗炎镇痛作用

桔梗皂苷有良好的抗炎活性，已被广泛用于治疗多

种慢性炎症性疾病。Peng 等［46］探索了桔梗皂苷 D3 对哮

喘呼吸道疾病的影响，主要通过调节丝裂原活化蛋白激

酶（MAPK）和 NF-κB 信号通路，缓解了哮喘小鼠肺部的气

道重塑和炎症反应。桔梗皂苷作为一种天然活性成分，

不仅被应用于呼吸道和肺部疾病的治疗，其在新型冠状

病毒肺炎方面的疗效也引发关注。有学者［47］研究了桔梗

皂苷对冠状病毒的抑制活性及作用机制，在病毒膜融合

的过程中，桔梗皂苷 D 可以破坏宿主细胞的膜胆固醇，有

效阻断了由溶酶体和 TMPRSS2 驱动的 SARS-CoV-2 的进

入途径。此外，桔梗皂苷的结构与抗炎活性密不可分。

去糖基化的桔梗皂苷有更强的抗炎作用，桔梗皂苷 C-3 连

接的糖基数量越少，抗炎活性越强［48］。桔梗皂苷在一些

细胞炎症模型中均具有抗炎作用，若能利用桔梗皂苷的

化学结构充分发挥其生物活性的优势，可能挖掘桔梗皂

苷更多的药用价值。

3.5　降脂抗肥胖作用

如今，肥胖已经成为世界范围的健康问题，桔梗皂苷

有良好的降脂抗肥胖作用。基于网络药理学和分子对接

技术研究桔梗皂苷作用于肥胖的分子机制，确定了 3 种与

抗肥胖机制相关的途径，即 PI3K-Akt信号通路、钙信号通

路和 MAPK 信号通路［49］。桔梗皂苷可以通过多种途径改

善高脂饮食引起的肥胖问题，即瘦素降低，而脂联素增

加；下调与脂肪生成相关的基因表达和增加脂肪分解的

基因表达；抑制关键脂肪形成的转录因子表达等［50］。Kim

等［51］利用遗传肥胖的 db/db 小鼠口服桔梗皂苷 4 周后，分

别 对 3T3-L1 小 鼠 脂 肪 细 胞 、人 脂 肪 间 充 质 干 细 胞
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（HAMSCs）和棕色脂肪细胞进行成脂因子、致热因子和

AMPK 信号通路的研究，结果发现，桔梗皂苷 D 通过激活

db/db 小鼠体内棕色脂肪组织的热生成，以及减少与

AMPK 相关的脂肪因子（PPARγ和 C/EBPα）来抑制脂肪

生成。桔梗皂苷在抗肥胖中发挥着显著作用，由于目前

的抗肥胖药物仍存在弊端，对人体可能产生某些副作用，

如心血管疾病及肝损伤，因此，桔梗皂苷作为一种安全高

效性的天然有机化合物，未来可能成为一种潜在的肥胖

症治疗剂。

3.6　保护心血管作用

近几年，心血管疾病在中国的患病率逐年升高，桔梗

皂苷在心血管保护方面发挥重要作用。 Lin 等［52］发现

0.15~0.30 mg/kg 桔梗皂苷 D 可以增加左心室舒张末期和

收缩末期的内径指标，同时减少胶原蛋白的积累，减轻自

发性高血压大鼠的病理性心脏肥大和纤维化问题。孟庆

雯等［53］利用结扎冠状动脉前降支的方法来建立 AMI大鼠

模型，并用不同剂量的桔梗皂苷 D 对大鼠进行灌胃，随后

对心脏功能、心肌梗死区域和心肌细胞凋亡情况进行检

测，结果显示，桔梗皂苷 D 通过抑制心肌细胞中 AT1 和

CARP 的表达水平来调控心肌细胞的凋亡现象。由于氧

化应激是造成某些心肌损伤疾病的原因，桔梗皂苷可能

发挥抗氧化机制而起到对心血管的保护作用，这也为桔

梗皂苷改善心脏功能和心血管疾病提供科学证据。

3.7　增强免疫力作用

免疫系统可以参与调节各种生物过程并抵抗很多疾

病，桔梗皂苷是良好的免疫调节化合物。Choi 等［54］使用

人类角质细胞和 NC/Nga 小鼠进行了发酵桔梗皂苷的抗

特应性皮炎试验，发现口服桔梗发酵提取物、桔梗皂苷 D

和桔梗皂苷 E 可改善 DNCB 诱导的抗特应性皮炎症，并减

少背部皮肤中 T 细胞，产生免疫球蛋白 E 和嗜酸性粒细

胞，调节了 Th1/Th2 免疫平衡。Park 等［55］探讨了桔梗根部

提取物在增强健康受试者免疫功能方面的有效性和安全

性，表明它是增强人体免疫功能的有益物质。总之，桔梗

皂苷能改善某些由免疫失衡引发疾病的同时，也能起到

较好的增强人体免疫力的作用。

3.8　抗氧化活性

抗氧化是指抗氧化自由基的简称，桔梗皂苷 D 具有

较强的抗氧化能力，主要通过清除或抑制生物体内自由

基来达到抗氧化目的。Ma 等［56］发现，桔梗提取物对酪氨

酸酶活性具有抑制作用，并通过高效液相色谱法对桔梗

提取物进行化学成分的分析，确定了包括桔梗皂苷 D

（platycodin D）和桔梗皂苷 D3（platycodin D3）在内的 45 种

化合物；桔梗提取物对 DPPH 自由基和 ABTS 自由基有较

强的清除能力，对酪氨酸酶和 α-淀粉酶表现出良好的抗

氧化活性，也能减少皮肤氧化造成的损害，延缓皮肤老

化，并有效发挥协同美白作用。同时，衰老与过量自由基

的产生也有着密切的关系。Shi 等［57］探究了桔梗皂苷 D

能通过改善线粒体功能并促进生物合成来抑制由 H2O2诱

导的过早衰老。基于桔梗皂苷较强的抗氧化活性，桔梗

皂苷不仅具有天然的抗老化优势，还可能在与氧化应激

引起的相关疾病的治疗中发挥较大潜力。

3.9　其他活性

桔梗皂苷还显示出其他活性功能，Liu 等［58］证明了富

含桔梗皂苷的桔梗汤对金黄色葡萄球菌引起的急性肺损

伤具有抗菌活性。此外，糖尿病视网膜病变作为糖尿病

的并发症之一，桔梗皂苷 D 能发挥对 ARPE-19 细胞的保

护作用，来缓解糖尿病大鼠的视网膜损伤［59］。为使桔梗

皂苷应用于更多领域，学者们也将桔梗皂苷与更多其他

活性成分结合应用，有望发挥更大的利用价值。 Song

等［60］将桔梗提取物与葛藤提取物的混合物喂养卵巢切除

的小鼠模型，并对骨骼结构进行评估，发现对骨质疏松症

起到缓解作用，提出桔梗皂苷 D 可能表现出抗骨质疏松

活性。

4　总结与展望

桔梗作为一种药食同源的食品，已成功分离得到上

百种化学成分，包括三萜皂苷类、多糖类、酚类、脂肪酸类

和甾醇类等化合物。在这些化学成分中，桔梗皂苷的种

类最多、活性最高，具有良好的宣肺、利咽、护肝、抗氧化、

抗肿瘤等保健功能。迄今为止，桔梗皂苷的化学成分已

被鉴定超过 80 种，但仍需采用更多现代技术对复杂的桔

梗皂苷进行快速高效分析，进一步促进更多未知桔梗皂

苷的分离和鉴定。国内外对桔梗皂苷药理作用的研究多

数仅仅是初步证明了相应的药理活性，难以确定其在人

体或者动植物体内的具体效应和作用机制，因此今后还

需加强桔梗皂苷药理活性作用机制的系统研究，以弥补

当前对桔梗作为传统中药临床应用研究不足的情况。现

今，大量研究已证明桔梗皂苷 D 相比其他桔梗活性物质

有更高的利用价值，但其在桔梗中含量低、提取难度高。

目前研究人员常采用化学法、酶制剂法和微生物转化法

获取更多的桔梗皂苷 D。其中，化学法生产周期长，产物

纯度低，转化率低；酶制剂法虽然高效，但是生产成本高，

保存条件难以控制。目前，人参稀有皂苷的微生物转化

研究已有诸多报道，因此利用微生物转化法制备桔梗皂

苷 D，改进稀有高活性皂苷的生产技术将会成为未来的重

点研究方向。目前药动学研究表明，包括桔梗皂苷 D 在

内的桔梗皂苷稳定性低，人体口服的生物利用度差，体内

新陈代谢易受到肠道中菌群及其配伍的影响。因此，充

分利用化学结构修饰和靶向递送技术，提高人体对桔梗

皂苷的生物利用度十分必要且可行。
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