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摘  要：目的  基于“性-效-物”三元论研究原则，预测桐桔梗质量标志物（Q-Marker），阐明其苦味药性与抗炎、祛痰

功效的物质基础及作用机制。方法  采用 HPLC-QTOF-MS 对桐桔梗进行物质组解析；通过味觉受体分子对接结合电子舌

技术探究其苦味物质基础；采用脂多糖（LPS）诱导 RAW 264.7 细胞炎症模型、表皮生长因子（EGF）诱导的 NCI-H292

细胞黏液高分泌模型，结合核因子（NF）-κB 报告基因、β2 肾上腺素受体（ADRB2）转染细胞系、5-脂氧合酶（5-LOX）

及环氧合酶 2（COX-2）抑制剂筛选体系，考察桐桔梗主要化学成分的抗炎、祛痰作用及作用机制。结果  从桐桔梗中共

鉴定出 154 个化合物，其中皂苷类 77 个；分子对接及电子舌结果表明，三萜皂苷类成分为其主要苦味物质基础。结合前

期研究与本实验结果，桔梗皂苷 D（PD）、桔梗皂苷 D3（PD3）、桔梗皂苷 E（PE）、去芹糖桔梗皂苷 D（DPD）、远志皂

苷 D（PGD）、远志皂苷 D2（PGD2）、桔梗酸 A（PCA）、去芹糖桔梗皂苷 D3（DPD3）、去芹糖桔梗皂苷 E（DPE），9 个入

血原型三萜皂苷均可显著降低 LPS 诱导的 RAW 264.7 细胞上清液中 NO 及多种炎症因子水平；桐桔梗总提物、不同极性

部位及 PD、DPD、PD3、PE、PCA、DPD3 可显著抑制 EGF 诱导 NCI-H292 细胞中活性氧（ROS）水平（P＜0.05、0.01、

0.001）。桐桔梗总提物、不同极性部位及 PD、DPD、PE、PGD2、PCA、DPD3、DPE 均可显著抑制 EGF 诱导 NCI-H292 细

胞中黏蛋白 5AC（MUC5AC）表达（P＜0.05、0.01、0.001）。其作用机制涉及抑制 NF-κB 通路转录活性、COX-2 和 5-LOX

酶活性，以及激活 ADRB2 信号通路。结论  基于“性-效-物”三元论研究路径，初步阐明桐桔梗药性（味）及药效的物质

基础，筛选得到 9 个三萜皂苷，作为基于体外“性‑效‑物”关联的候选 Q‑Marker，为桐桔梗质量标准提升提供参考。 
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Abstract: Objective  To predict quality markers (Q-Marker) of Platycodonis Radix based on the “property-response-component” 

triad research principle, and to elucidate the material basis and mechanisms underlying its bitter taste and anti-inflammatory and 

expectorant effects. Methods  The chemical profile of Platycodonis Radix was analyzed using HPLC-QTOF-MS; the molecular basis 

of its bitterness was investigated through molecular docking with taste receptors combined with electronic tongue technology. The anti-

inflammatory and expectorant activities and their mechanisms were evaluated using an LPS-induced RAW 264.7 cell inflammation 

model and an EGF-induced NCI-H292 cell mucus hypersecretion model, in combination with NF-κB reporter gene assays, β2-

adrenergic receptor (ADRB2) stably transfected cell line stably transfected cell lines, and inhibition systems for 5-lipoxygenase (5-

LOX) and cyclooxygenase-2 (COX-2). Results  A total of 154 compounds were identified from Platycodonis Radix, including 77 

saponins. Molecular docking and electronic tongue analyses indicated that triterpene saponins are the primary contributors to its bitter 

taste. Based on previous studies and current findings, nine prototype triterpene saponins—platycodin D (PD), platycodin D3 (PD3), 

platycoside E (PE), deapioplatycodin D (DPD), polygalacin D (PGD), polygalacin D2 (PGD2), platyconic acid A (PCA), 

deapioplatycodin D3 (DPD3), and deapiplatycoside E (DPE)—significantly reduced NO levels and multiple inflammatory cytokines in 

the supernatant of LPS-stimulated RAW 264.7 cells. Total extract, different polarity fractions, and individual compounds PD, DPD, 

PD3, PE, PCA, and DPD3 significantly suppressed ROS production in EGF-induced NCI-H292 cells (P < 0.05, 0.01, 0.001). Moreover, 

total extract, different polarity fractions, and individual compounds PD, DPD, PE, PGD2, PCA, DPD3, and DPE significantly reduced 

MUC5AC expression in EGF-induced NCI-H292 cells (P < 0.05, 0.01, 0.001). The underlying mechanisms involved inhibition of NF-κB 

pathway transcriptional activity and COX-2 and 5-LOX enzyme activities, as well as activation of the ADRB2 signaling pathway. 

Conclusion  This study, guided by the “property-response-component” triad approach, has preliminarily clarified the material basis of 

the pharmacological properties (taste) and effects of Platycodonis Radix, identifying nine triterpene saponins as candidate Q-Marker based 

on in vitro property-response-component associations, providing valuable insights for improving the quality standards of this herb. 

Key words: Platycodonis Radix from Tongcheng; triterpenoid saponins; anti-inflammation; expectorant activity; triad of property-

response-component; quality markers; platycodin D; platycodin D3; platycoside E; deapioplatycodin D; polygalacin D; polygalacin 

D2; platyconic acid A; deapioplatycodin D3; deapiplatycoside E 

 

中药药效物质基础研究是中医药现代化的关

键，是阐释中药整体功效与作用本质的核心环节，是

保障中药用药安全、药效稳定和质量可控的重要理

论基础。“性-效-物”三元论的提出，为建立中药药效

物质基础、作用机制及质量标志物（Q-Marker）的研

究策略和模式提供了理论支撑[1]。该理论框架的核心

在于中药药味不仅是感官描述，更是化学成分群的

物理化学表征，可通过味觉受体等分子识别途径与

中药药效（如抗炎、祛痰等药理作用）形成功能耦合。

因此，以“性”为研究线索、以“效”为验证依据，

可逆向锁定共同指向的“物”（即 Q-Marker），从而

建立可溯源的质量控制体系。五味理论是中医药药

性理论的重要组成部分，其中苦味具有泄、燥、坚

等功效，在呼吸系统疾病的治疗中发挥重要作用。

近年来的研究发现，苦味受体（TAS2Rs）不仅分布

于口腔介导苦味感知，还广泛分布于气道平滑肌及

免疫细胞表面，构成呼吸道化学感应防御网络的重

要组成部分。其中，TAS2R10、TAS2R14、TAS2R46

在气道平滑肌的表达丰度尤为突出，且在人体肺巨

噬细胞中亦有表达，其激活可抑制脂多糖（LPS）诱

导的炎症因子释放并促进纤毛摆动频率增加[2]，为

“苦味-功效”关联提供了从受体识别到功能效应的

分子桥梁。 

桔 梗 为 桔 梗 科 植 物 桔 梗 Platycodon 

grandiflorum（Jacq.）A. DC. 的干燥根，是传统的宣

肺祛痰要药，味苦、辛，性平，具有宣肺利咽、祛

痰排脓的功效，主治咳嗽痰多、胸闷不畅、咽痛音

哑和肺痈吐脓。安徽桐城及其毗邻区域为桔梗的道

地产区，道地药材因此得名“桐桔梗”，为历代医家

所推崇[3]。现代研究表明，桔梗主要含有三萜皂苷

类、黄酮类、酚酸类、聚炔类及脂肪酸类等多种化

学成分，具有抗炎镇咳、祛痰、抗氧化、抗纤维化

等多种药理活性 [4-7]。 

然而，目前关于桐桔梗的药效物质基础研究多

集中于单一活性成分或药材总提物的活性筛选，鲜

有研究基于“性-效-物”关联角度，系统阐释其苦味

特征、抗炎祛痰功效与化学成分之间的内在联系，

导致其 Q-Marker 尚不十分明确，制约了桐桔梗药

材质量控制水平的提升。 

基于此，本研究以“性-效-物”三元论为核心研

究框架，采用 HPLC-QTOF-MS 技术系统表征桐桔

梗不同极性部位的化学成分谱；应用分子对接结合



第 49 卷第 10 期  2026 年 10 月     Drug Evaluation Research    Vol. 49 No. 10  October 2026 

    

·3498· 

电子舌技术探究其苦味物质基础；通过 LPS 诱导的

RAW 264.7 巨噬炎症细胞模型、表皮生长因子

（EGF）诱导的 NCI-H292 细胞黏液高分泌模型，并

结合核因子（NF）-κB 报告基因检测、β2 肾上腺素

受体（ADRB2）过表达分析、环氧合酶 2（COX-2）

和 5-脂氧合酶（5-LOX）酶活性测定等多维度体外

筛选体系，明确桐桔梗中具有抗炎、祛痰活性的有

效成分。本研究从药性（味）及药效的有效性完整

表达角度，解析桐桔梗的 Q-Marker，旨在为阐明桐

桔梗药效物质基础、建立科学完善的药材质量控制

体系提供实验依据。 

1  材料 

1.1  药品与试剂 

对照品桔梗皂苷 D（PD）、桔梗皂苷 D3（PD3）、

桔梗皂苷 E（PE）、去芹糖桔梗皂苷 D（DPD）、芹

菜素、党参炔苷、远志皂苷 D（PGD）、远志皂苷 D2

（PGD2）、桔梗酸 A（PCA）、去芹糖桔梗皂苷 D3

（DPD3）、去芹糖桔梗皂苷 E（DPE）（成都曼斯特

生物科技有限公司，批号分别为 MUST-22051714、

MUST-22032801 、 MUST-22040603 、 MUST-

22041917、MUST-22030615、MUST-21061005、

MUST-24040402 、 MUST-23060814 、 MUST-

24040403、MUST-23082218、MUST-24040401），

阿魏酸、咖啡酸（上海源叶生物科技有限公司，批

号分别为 L03A9D57744、W16O10B100366），绿原

酸（中国食品药品检定研究院，批号 HC4Z-

CBQB），所有对照品质量分数均≥98%。地塞米松

（批号 0000140462），Sigma 公司；盐酸异丙肾上腺

素（Iso）、BAY11-7082（批号分别为 S256604、

S291304），Selleckchem 公司。桐桔梗药材购自安

徽桐城，经天津药物研究院张铁军研究员鉴定为桔

梗科植物桔梗 P. grandiflorum（Jacq.）A. DC. 的干

燥根。 

一 氧 化 氮 检 测 试 剂 盒 （ NO ， 批 号

110922230428），上海碧云天生物技术股份有限公

司；EGF（批号 0423AF05 E0423），PeproTech 公司；

小鼠白细胞介素（IL）-6、IL-8、IL-1β、肿瘤坏死因

子（TNF）-α、IL-17、前列腺素 E2（PGE2）酶联免

疫检测试剂盒（批号分别为 2209251、2303282、

2304101、2303261、2301121、2211151）均购自上海

西唐生物公司；GAPDH 抗体（批号 17y8373）、β-actin

抗体（批号 12w2944）、黏蛋白 5AC（MUC5AC，批

号 1023396-15）抗体购自 Abcam 公司；双荧光素酶

报告基因检测试剂盒（批号 042323230807）、COX-2

抑制剂筛选试剂盒（批号 112723231201）购自

Beyotime 公司；5-LOX 抑制剂检测试剂盒（批号

700723）购自 Novus Biologicals 公司。 

1.2  仪器 

ExionLCTM AC 高效液相色谱仪、X500R 

QTOF 质谱仪，美国 AB SCIEX 公司；TS-5000Z 系

列智能味觉分析系统，日本 Insent 公司；Spectra Max 

M5 多功能酶标仪，美国 Agilent 公司；LightCycler 

480 Ⅱ荧光定量PCR仪，瑞士Roche公司；FluorChem 

E 超灵敏发光成像仪，美国 Protein Simple 公司。 

1.3  细胞 

RAW 264.7 小鼠单核巨噬细胞白血病细胞株

（批号 BMC2407）和 HEK-293T 人胚肾细胞（批号

Q66F1N4KYU）均购自武汉普诺赛生命科技有限公

司。NCI-H292 人肺癌细胞（淋巴结转移）（批号

CC0201）购自广州赛库生物技术有限公司。HEK-

293 人胚肾细胞（批号 260320008101）由天津药物

研究院和创生物技术有限公司馈赠。 

2  方法 

2.1  桐桔梗物质组解析 

2.1.1  混合对照品溶液制备  分别精密称定各对

照品适量，使用 70%甲醇分别配制成质量浓度为

0.5 mg·mL−1 对照品母液。再分别精密吸取适量上述

对照品母液，置于 5 mL 量瓶中，使用 70%甲醇定

容至刻度，经 0.22 μm 微孔滤膜滤过，即得质量浓

度为 50 μg·mL−1 的混合对照品溶液。 

2.1.2  供试品溶液的制备  取桐桔梗粉末（过二号

筛），加入 10 倍量 80%乙醇，回流提取 3 次，每次

1.5 h。合并滤液，减压浓缩至无醇味，获得桐桔梗

总提物（PEE）。取 AB-8 大孔吸附树脂湿法缓慢装

柱（径高比 1∶7），再取 PEE 以每小时 1 个保留体

积（BV）的体积流量上样，吸附 4 h 后，依次采用

20%、70%、95%乙醇梯度洗脱，分段收集洗脱液，

获得桐桔梗 20%极性部位（PF）、70% PF、95% PF

洗脱液。PEE 及各洗脱液经旋转蒸发浓缩、冷冻

干燥后，得到不同极性部位冻干粉。精密称取适

量 PEE、20% PF、70% PF、95% PF 的冻干粉，分

别置于 5 mL 量瓶中，加入 70%甲醇溶解并定容，

摇匀，制成质量浓度分别为 10、5、5、2 mg·mL−1

的溶液，经 0.22 μm 微孔滤膜滤过后，取续滤液，

用于 HPLC-QTOF-MS 检测。 

2.1.3  色谱条件  采用 ZORBAX Eclipse XDB C18
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（250 mm×4.6 mm，5 μm）色谱柱；流动相为 0.1%

甲酸水（A）-0.1%甲酸乙腈（B）溶液，梯度洗脱

0～10 min，10%→15% B；10～20 min，15%→25% 

B；20～30 min，25%→26% B；30～35 min，26%→

27% B；35～41 min，27%→29% B；41～100 min，

29%→90% B；100～110 min，90% B；110～120 min，

10% B，进样体积 10 μL，体积流量 0.8 mL·min−1，

柱温 35 ℃。 

2.1.4  质谱条件  采用电喷雾离子源（ESI），离子源

温度 600 ℃；正离子模式（ESI⁺）喷雾电压 5 500 V，

负离子模式（ESI−）喷雾电压−4 500 V。质荷比扫描

范围 m/z 100～1 800；一级碰撞能量：ESI⁺为 10 V，

ESI−为−10 V；二级碰撞能量：ESI⁺为 35 V，ESI−为

−35 V。 

2.2  基于分子对接及电子舌的桐桔梗性味分析 

2.2.1  分子对接 

（1）受体准备：呈味物质与味觉、嗅觉受体的

结合是机体产生真实味觉与嗅觉感知的核心前提。

苦味的产生是由于苦味物质与味蕾表达的味觉受

体第二家族（TAS2Rs）结合，TAS2Rs 是一类七次

跨膜的 G 蛋白偶联受体（GPCRs），人体中已鉴定

出 25 种 TAS2Rs 亚型[8]。已有研究证实，TAS2R10、

TAS2R14、TAS2R46 3 种苦味受体可广谱识别多种

苦味物质[9]，是介导苦味感知的关键受体亚型，因

此本研究选取上述 3 种受体开展分子对接实验。利

用 PDB 数据库下载受体 TAS2R14（PDB ID：9IIW，

阳性配体：Trp‑Trp‑Trp 三肽[10]）、TAS2R46（PDB 

ID：7XP6，阳性配体：士的宁[10]）的三维晶体结构

（pdb 格式），导入 Schrödinger 2020 Maestro 14.0 分

子对接软件。TAS2R10 选择 TAS2R46 为模板，利

用 Prime模块中Homology Modeling进行同源模建。

所有蛋白结构均采用 Protein Preparation Wizard 模

块进行预处理，完成加氢、电荷赋值、结构优化及

能量最小化等操作，以获得稳定的蛋白构象，阳性

配体选择氟哌啶醇[9]。 

（2）配体准备：以本研究 HPLC‑QTOF‑MS 鉴

定得到的 154 个桐桔梗化学成分作为候选配体库，

参考前期大鼠体内血中移行成分研究结果[11]，在候

选库内优先选择已有体内暴露证据的入血原型成

分，同时兼顾部分质谱响应高、代表性强但尚未报

道入血的药材成分，经筛选最终得到 51 个小分子

用于分子对接。化合物筛选遵循以下原则：①优先

选择原型入血成分，保证成分具备体内暴露潜力；

②涵盖萜类、生物碱、黄酮类、氨基酸衍生物、有

机酸类等多种化学骨架，便于对比不同化学骨架与

苦味受体的亲和力差异；③在 HPLC‑TOF‑MS 检测

中含量与响应值较高，保障化合物结构鉴定的可靠

性；④具备明确的二维结构及可用于计算的三维构

象，满足分子对接模拟的计算条件。将筛选得到的

51 个小分子导入 Schrödinger 2020 Maestro 14.0 软

件，采用标准精度（SP）模式，与 3 种目标苦味受

体开展半柔性分子对接模拟，采用对接分数评价配

体‑受体的结合能力。 

2.2.2  电子舌测定方法  电子舌基于与人体舌部

味觉感知相近的人工脂膜传感器原理，可将样品味

觉信息转化为苦味、涩味、酸味等基础味觉量化指

标，并结合回味检测技术实现苦味、涩味等持续性

回味特征分析。在进行样品测定前，依次使用清洗

液、参比溶液等对传感器进行平衡和校准；待传感

器完成平衡且通过检测后，开展正式测试。取

“2.1.2”项下 PEE、20% PF、70% PF、95% PF 冻

干粉，以 100 mL 10 mmol·L−1 KCl 溶液超声溶解

30 min，经 0.22 μm 微孔滤膜滤过后，取滤液分别上

机测试（基于等生药量折算，PEE、20% PF、70% PF、

95% PF 样品终质量浓度依次为 5.000 0、0.297 1、

0.407 3、0.059 6 mg·mL−1）。测试结束后，利用电子

舌配套 DBMS 数据库系统对传感器采集原始数据

开展味觉特征解析。 

2.3  MTT 法检测细胞毒性 

2.3.1  供试品溶液的制备  取“2.1.2”项下 PEE、

20% PF、70% PF、95% PF 冻干粉分别配制成质量

浓度为 10 mg·mL−1 的母液；另取 PD、PD3、PE、

DPD、DPE、PGD2、DPD3、PCA、PGD 对照品适

量，配制浓度为 100 μmol·L−1 的母液，所有溶液均

在−20 ℃保存。 

2.3.2  对 RAW 264.7 细胞存活率的影响  RAW 

264.7 小鼠单核巨噬细胞置于 37 ℃、5% CO2、95%

空气的恒温培养箱中，使用添加 10%胎牛血清

（FBS）、适量青霉素-链霉素双抗的 DMEM 培养基

培养。取处于对数生长期的 RAW 264.7 细胞，调整

细胞密度为 5×105个·mL−1，以每孔 100 μL 的体系

接种于 96 孔板[5]。实验设置空白组、对照组及多组

不同浓度梯度给药组，具体分组与浓度如下：PEE

组（25、50、100、300、400、500 μg·mL−1），20% 

PF 组、95% PF 组（5、10、25、50、100、200 μg·mL−1），

70% PF 组（1、5、10、20、30、40 μg·mL−1）；PGD
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组、PGD2 组（1.0、2.5、5.0、10.0、25.0、50.0 μmol·L−1），

PCA 组（5、10、15、25、50、100 μmol·L−1），DPE

组、DPD3 组（25、50、100、150、200、300 μmol·L−1）。

其中空白组加入等量不含细胞的培养基，所有组别均

设置 5 个复孔以减少实验误差。细胞接种培养 24 h

后，吸弃上清液，空白组和对照组更换为含 2% FBS

的 DMEM 培养基，各给药组给予相应浓度药物，

继续培养 24 h。培养结束后，每孔避光加入 20 μL 

MTT 试剂，置于 37 ℃培养箱中孵育 4 h，弃去上

清液，每孔加入 150 μL 二甲基亚砜（DMSO），震

荡 10 min，使结晶充分溶解。使用酶标仪检测 490 nm

处吸光度（A）值，计算各组细胞存活率。 

细胞存活率＝(A 给药−A 空白)/(A 对照−A 空白) 

2.3.3  对 NCI-H292 细胞存活率的影响  将 NCI-

H292 人肺癌淋巴结转移细胞置于 37 ℃、5% 

CO2、95%空气的恒温培养箱中，采用含 10% FBS、

10 mmol·L−1 HEPES 溶液、适量青霉素-链霉素双抗

的 RPMI- 1640 完全培养基进行常规培养。选取对

数生长期的 NCI-H292 细胞，调整细胞密度至 1.5×

105 个·mL−1，以每孔 100 μL 接种于 96 孔板。实验

设置空白组、对照组及多组不同浓度梯度给药组，

具体分组与浓度如下：PEE 组、20% PF 组（100、

200、300、400、500、600 μg·mL−1），70% PF 组（10、

15、20、25、50、100 μg·mL−1），95% PF 组（10、

15、25、50、100、150 μg·mL−1）；PD 组、DPD 组

（5、10、15、20、25、50 μmol·L−1），PD3组、PE 组

（10、25、50、75、100、200 μmol·L−1），PGD 组、

PGD2组（1.0、2.5、5.0、10.0、25.0、50.0 μmol·L−1），

PCA 组、DPE 组、DPD3 组（10、25、50、100、150、

200 μmol·L−1）。其中空白组加入等量不含细胞的培养

基，所有组别均设置 5 个复孔以减少实验误差。细胞

培养、给药干预、MTT 检测及细胞存活率计算方法同

“2.3.2”项。 

2.3.4  对 HEK-293T 细胞存活率的影响  选取

对数生长期的 HEK-293T 细胞，调整细胞密度至

5×105 个·mL−1，以每孔 100 μL 接种于 96 孔板。

实验设置空白组、对照组及多组不同浓度梯度给药

组，具体分组与浓度如下：PEE 组（150、300、400、

500、600、700 μg·mL−1），20% PF 组（25、50、100、

200、300、400 μg·mL−1），70% PF 组（5、10、20、

30、40、50 μg·mL−1），95% PF 组（1.0、2.5、5.0、

10.0、20.0、25.0、50.0 μg·mL−1）；PD 组、DPD 组（2.5、

5.0、10.0、25.0、50.0、100.0 μmol·L−1），PD3 组、PE

组（5、10、25、50、100、200 μmol·L−1），PGD 组、

PGD2 组（1.0、2.5、5.0、10.0、25.0、50.0 μmol·L−1），

PCA 组（10、25、50、80、100、200 μmol·L−1），

DPE 组、DPD3 组（5、10、25、50、100、200 μmol·L−1）。

其中空白组加入等量不含细胞的培养基，所有组别均

设置 5 个复孔以减少实验误差。细胞培养、给药干预、

MTT 检测及细胞存活率计算方法同“2.3.2”项。 

2.3.5  对HEK-293 细胞存活率的影响  选取对数生长

期的HEK-293 细胞，调整细胞密度至 5×105个·mL−1，

以每孔 100 μL 接种于 96 孔板。实验设置空白组、

对照组及多组不同浓度梯度给药组，根据浓度梯度

类型统一分组，具体分组与浓度如下：PEE 组（200、

300、400、500、600、700 μg·mL−1），20% PF 组（100、

200、300、400、500、600 μg·mL−1），70% PF 组（10、

15、20、25、50、100 μg·mL−1），95% PF 组（15、

25、50、75、100、200 μg·mL−1）；PD 组（5、10、

15、25、50、100 μmol·L−1），DPD 组（10、20、25、

50、75、100 μmol·L−1），PD3 组、PE 组（5、10、

25、50、100、200 μmol·L−1），PGD 组、PGD2 组（1.0、

2.5、5.0、10.0、25.0、50.0 μmol·L−1）；PCA 组（10、

25、50、80、100、200 μmol·L−1）；DPE 组、DPD3

组（5、10、25、50、100、200 μmol·L−1）。其中空

白组加入等量不含细胞的培养基，所有组别均设置

5 个复孔以减少实验误差。细胞培养、给药干预、

MTT 检测及细胞存活率计算方法同“2.3.2”项。 

2.4  抗炎、祛痰活性测定 

2.4.1  对RAW 264.7 细胞上清中炎症因子表达的影响  

取对数生长期RAW 264.7 细胞，以 5×105个·mL−1 接

种于 96 孔板中[5]，实验设置对照组、模型组、地塞

米松（阳性药，100 μmol·L−1）组[12]、PEE（75、150、

300 μg·mL−1）组，20% PF、70% PF、95% PF（5、

10、20 μg·mL−1）组，各组设 3 个复孔。培养 24 h 后，

弃去上清液，对照组加入含 2%血清的 DMEM 培养

基，模型组和给药组加入含 0.1 μg·mL−1 LPS 的 2% 

DMEM 培养基[13]，给药组同时给予对应浓度药物。

继续培养 24 h，收集上清液，按试剂盒说明书检测

NO、TNF-α、IL-1β、IL-6、IL-8、IL-17 含量。 

另取对数生长期 RAW 264.7 细胞，以 5×105

个·mL−1 的密度接种于 96 孔板中，设置对照组，

模型组，地塞米松（阳性药，100 μmol·L−1）组，

DPE、DPD3（100、50、25 μmol·L−1）组，PGD2、

PGD（2.500、1.250、0.625 μmol·L−1）组，PCA（10.0、

5.0、2.5 μmol·L−1）组，各组设 3 个复孔。细胞造
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模、给药及培养条件与上述实验一致，培养结束后

收集各组细胞上清液，参照试剂盒说明书检测上清

中 NO、IL-6、IL-17、PGE2 的含量。 

2.4.2  对 NCI-H292 细胞中活性氧（ROS）含量的

影响  取对数生长期的 NCI-H292 细胞以 3×106

个·mL−1 接种于 24 孔板培养。培养 24 h 后进行剥夺

血清处理，继续培养 24 h。实验设置对照组，模型组

（EGF），PEE（50、150 μg·mL−1）组，20% PF（66.7、

200.0 μg·mL−1）组，70% PF（3.33、10.00 μg·mL−1）

组，95% PF（5、15 μg·mL−1）组，PD、DPD（1.67、

5.00 μmol·L−1）组，PD3、PE（16.7、50.0 μmol·L−1）

组，PGD、PGD2（0.167、0.500 μmol·L−1）组，PCA、

DPE、DPD3（3.33、10.00 μmol·L−1）组。对照组加

入基础培养基，模型组和给药组加入含 20 ng·mL−1 

EGF 的基础培养基[14]，给药组同时给予对应浓度药

物。24 h 后，PBS 洗涤 2 次，加入 DCFH-DA 探针

37 ℃孵育 30 min 后收集细胞，使用酶标仪在 488 nm

激发波长和 525 nm 发射波长条件下检测荧光强度。 

2.4.3  对 NCI-H292 细胞中 MUC5AC 蛋白表达的影

响  取对数生长期的 NCI-H292 以 2×105个·mL−1 接

种于 6 孔板，培养 24 h 后进行剥夺血清处理，继续

培养 24 h。实验分组及给药同“2.4.2”项下。给药

24 h 后收集细胞，加入 50 μL 含 PMSF 的 RIPA 细

胞裂解液，冰浴裂解 30 min；于 4 ℃、12 000 r·min−1

离心 15 min。取上清，采用 BCA 法检测蛋白浓度。

样品经 10% SDS-PAGE凝胶电泳分离后，以 400 mA

转膜 1.5 h 至 PVDF 膜；封闭液室温封闭 1 h，随后

分别加入 MUC5AC 一抗（1∶10 000）和内参（β-

actin 和 GAPDH，1∶1 000），4 ℃孵育过夜。TBST

溶液洗膜后，与 HRP 标记的二抗（1∶1 000），室

温孵育 1 h，再次以 TBST 溶液洗涤，采用 ECL 发

光显色，Image J 软件将目标蛋白条带的灰度值与对

应内参进行归一化处理后进行定量分析。 

2.5  功能活性分析 

2.5.1  NF-κB抑制活性考察  取本课题组前期构建

的 NF-κB 荧光素酶报告基因转染的 HEK-293T 细

胞以 3×105 个·mL−1 接种于 96 孔板。实验设置对照

组，模型组，BAY11-7082（阳性药，0.469、0.938、

1.875、3.750、7.500、15.000、30.000、60.000 μmol·L−1）

组，PEE（25、50、100 μg·mL−1）组，20% PF（10、

20、40 μg·mL−1）组，70% PF（1.25、2.50、5.00 μg·mL−1）

组，95% PF（0.25、0.50、1.00 μg·mL−1）组；PD、

DPD（1.25、2.50、5.00 μmol·L−1）组，PD3、PE、

DPD3、DPE（25、50、100 μmol·L−1）组，PGD、

PGD2（0.625、1.250、2.500 μmol·L−1）组，PCA（12.5、

25.0、50.0 μmol·L−1）组，各组均设置 3 个复孔。

给药 2 h 后，加入 20 ng·mL−1 TNF-α 造模 6 h[15]，

收集细胞裂解液检测双荧光素酶活性，计算各组

NF-κB 抑制率。 

抑制率＝(模型组荧光强度－给药组荧光强度)/(模型组荧

光强度－对照组荧光强度) 

2.5.2  ADRB2 激活活性考察  取 HEK-293 细胞

株，以 3×105 个·mL−1 接种于 96 孔板，转染 pRL-

TK 和 pCREB-TA-Luc 质粒构建 ADRB2 过表达

体系。实验设置对照组，Iso（阳性药，0.1、0.3、

1.0、3.0、10.0、30.0、100.0、300.0 μmol·L−1）

组，PEE、20% PF（50、100、200 μg·mL−1）组，

70% PF（2.5、5.0、10.0 μg·mL−1）组，95% PF

（12.5、25.0、50.0 μg·mL−1）组，PD、PGD、PGD2（2.5、

5.0、10.0 μmol·L−1）组，DPD（5、10、20 μmol·L−1）

组，PD3、PE（12.5、25.0、50.0 μmol·L−1）组，PCA

（30、40、50 μmol·L−1）组，DPD3（10、25、50 μmol·L−1）

组，DPE（50、100、200 μmol·L−1）组，各组设置 3

个复孔。给药 8 h 后，弃去上清，各孔加入 60 μL 报

告基因细胞裂解液，置于振荡器上常温裂解 15 min，

收集裂解液，10 000×g 离心 3 min，取上清液用于

报告基因荧光信号检测，计算相对荧光值用于评价

样品对 ADRB2 的激活活性。 

相对荧光值＝RLUFluc 值/RLURluc 值 

2.5.3  5-LOX 抑制活性考察  实验设置空白对照

组，100%酶活性对照组，去甲二氢愈创木酸（NDGA，

阳性药，0.001 28、0.006 40、0.032 00、0.160 00、

0.800 00、4.000 00、20.000 00、100.000 00 μmol·L−1）

组，PEE（33.3、100.0、300 μg·mL−1）组，20% PF、

70% PF、95%PF（11.1、33.3、100.0 μg·mL−1）组，PD、

DPD、PD3、PE、PGD、PGD2、PCA、DPD3、DPE（11.1、

33.3、100.0 μmol·L−1）组，各组 3 个重复。按试剂盒说

明书测定 5-LOX 抑制活性，计算抑制率。 

抑制率＝(A100%酶活性对照－A 样品)/(A100%酶活性对照－A 空白对照) 

2.5.4  COX-2 抑制活性考察  实验设置对照组、

100%酶活性对照组、塞来昔布（阳性药，0.064、

0.320、1.600、8.000、40.000、200.000、1 000.000、

5 000.000 μmol·L−1）组，桐桔梗提取物供试品溶

液及各活性成分给药质量浓度同“2.5.3”项下，

各组均设 3 个重复。按试剂盒说明书测定各组相

对荧光强度（RFU），计算 COX-2 抑制活性，计
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算抑制率。 

抑制率＝(RFU100%酶活性对照－RFU 样品)/(RFU100%酶活性对照－

RFU 空白对照) 

2.6  统计方法 

所有数据采用 GraphPad Prism 8 统计学软件分

析，实验结果均以 x s 表示，当数据符合正态分布

和方差齐性时，组间差异性采用单因素方差分析

（ANOVA），否则采用非参数检验，P＜0.05 表示差

异具有统计学意义。 

3  结果 

3.1  HPLC-QTOF-MS 表征桐桔梗化学成分 

正、负离子模式下的总离子流（TIC）图见图 1。

经与对照品信息比对、分析准分子离子、二级碎片离

子数据及相关文献，对桐桔梗 PEE、20% PF、70% PF、

95% PF 开展非靶向化学轮廓分析，共鉴定出 154 种

成分（表 1），整体化学成分以三萜皂苷（77 种）为优

势大类，其余包含有机酸（29 种）、苯丙素（7 种）、

糖（5 种）、醇（6 种）、黄酮（4 种）、聚乙炔（9 种）、

甾体（5 种）、生物碱（5 种）、氨基酸（2 种）、环烯

醚萜（2 种）、维生素（1 种）、酰胺类（1 种）及核苷

（1 种）。不同极性部位成分富集特征存在差异，70% 

PF 三萜皂苷富集度最高，20% PF 以黄酮、酚酸等强

极性物质为主，95% PF 为低极性脂溶性成分。 

3.2  基于分子对接及电子舌的桐桔梗药性（味）分析 

3.2.1  基于分子对接的桐桔梗苦味物质基础分析  

各化合物与 3 个苦味受体对接结果见图 2-A～C。

以对接分数表征受体-配体结合模式的优劣程度（负

值越大预测二者之间结合越稳定），当受体蛋白与

配体对接分数小于−5 时可以认为二者有自发结合

的趋势。由图 2-A～C 分析得知，桐桔梗三萜皂苷

类、黄酮类、生物碱类、聚乙炔类、其他类化合物

对 3 种苦味受体均有良好的亲和能力，其中三萜皂 

 

图 1  TIC 图 

Fig. 1  TIC chromatogram 

 

 

 

5  10  15   20  25  30   35  40  45  50  55  60  65  70   75  80  85   90  
t/min 

5  10  15  20 25  30  35 40  45 50  55  60  65 70  75 80  85 90 95 100105 
t/min 

5  10  15  20 25  30  35 40  45 50  55  60  65 70  75  80  85 90 95 100105 
t/min 

5  10  15  20 25  30  35 40  45 50  55  60  65 70  75 80  85 90 95 100105 
t/min 

5  10  15  20 25  30 35  40  45 50 55  60  65 70  75 80  85 90 95 100105 
t/min 

5  10   15    20   25   30   35   40    45   50   55  60   65   70   75   80  
t/min 

5  10  15   20  25  30  35  40  45  50  55  60  65  70   75  80  85   90 95 
t/min 

5  10  15  20 25  30  35 40  45 50  55  60 65  70 75  80  85 90 95 100105 
t/min 

PEE 负离子模式 

 

PEE 正离子模式 

 

20% PF 负离子模式 

 
20% PF 正离子模式 

 

70% PF 负离子模式 

 

95% PF 负离子模式 

 

70% PF 正离子模式 

 

95% PF 正离子模式 

 



第 49 卷第 10 期  2026 年 10 月     Drug Evaluation Research    Vol. 49 No. 10  October 2026 

    

·3503· 

表 1  桐桔梗化学成分鉴定结果 

Table 1  Chemical composition identification results in Platycodonis Radix from Tongcheng   

序号 t/min 离子模式 化合物 分子式 
m/z 误差/ 

(×10⁻6) 
离子碎片 

理论值 实测值 

1a 2.51 [M＋FA－H]− 蔗果六糖[16] C36H62O31 1 035.325 7 1 035.325 3 −0.4 989.320 4、827.268 2、665.212 2、

341.108 9、179.055 6 

2 a 2.52 [M＋FA－H]− 蔗果四糖[17] C24H42O21 711.220 1  711.219 9 −0.3 665.215 0、485.151 7、383.120 6、

341.109 3、323.098 0、179.056 0、

161.045 7、101.024 4 

3 a 2.53 [M＋FA－H]− 蔗果五糖[17] C30H52O26 873.272 9 873.272 1 −0.9 827.268 5、665.214 9、647.205 2、

485.153 1、341.109 5、179.056 4 

4 2.54 [M－H]− 仙茅苷乙[17] C21H24O11 451.124 6 451.123 2 −3.1 451.123 7、415.146 8、335.076 1、

152.995 8、108.903 2 

5 2.62 [M－H]−  甘露醇[18] C6H14O6 181.071 8 181.071 9 0.6 181.071 4、163.061 5、149.045 6、

131.034 8、119.035 4、113.024 8、

101.024 5 

6 a 2.66 [M－H]
－
 奎宁酸[17] C7H12O6 191.056 1 191.056 2 0.5 191.055 5、173.045 9、127.040 4、

109.029 8 

7 2.68 [M－H]− 蔗糖[17] C12H22O11 341.108 9 341.109 1 0.5 341.109 1、191.056 3、179.056 3、

119.035 4、101.024 7 

8 a 2.75 [M＋H]+ 半边莲碱A[17] C12H17NO5 256.118 0 256.117 8 −0.6 177.055 2、162.031 8、149.060 3、

137.059 9、133.028 8、122.036 7、

115.054 7 

9 2.75 [M＋HCOO]+ plagranline C[19] C11H17NO3 256.118 0 256.117 8 −0.6 177.055 2、162.031 8、137.059 9、

133.028 8、122.036 7、115.054 7 

10 a 2.82 [M＋H]+ 腺苷[17] C10H13N5O4 268.104 0 268.104 3 1.0 136.062 4、119.035 9 

11a 2.83 [M－H]− L-苹果酸[18] C4H6O5 133.014 3 133.014 3 0.4 133.013 9、115.003 4 

12 3.63 [M－H]− 柠檬酸[17] C6H8O7 191.019 7 191.019 7 −0.2 191.019 6、129.019 5、111.008 8 

13 3.87 [M＋FA－H]− plaganoid[20] C12H16O6 256.094 7 256.094 7 0.0 138.032 2、123.008 9 

14 4.47 [M－H] − 香草酸[21] C8H8O4 167.035 0 167.034 9 −0.6 152.011 5、122.943 2、108.022 6 

15 4.49 [M－H] − 苯丙氨酸[17] C9H11NO2 164.071 7 164.071 7 0.0 164.071 4、147.045 6、125.873 4、

103.055 5 

16 4.83 [M－H] − 维生素B5[22] C9H17NO5 218.103 4 218.104 3 4.1 218.104 3、146.082 4、116.071 2 

17 5.87 [M＋Na]+ 青椒烯醇Ⅱ[17] C20H24O5 367.151 6 367.150 3 −3.5 229.098 5、188.071 4、156.081 6、

146.060 7、144.081 4、130.065 5 

18 6.45 [M－H] − 2,3-二羟基苯甲酸[17] C7H6O4 153.019 3 153.019 3 −0.2 153.019 3、109.029 5、108.021 7 

19 6.51 [M－H] − 对香豆酸[17] C9H8O3 163.040 1 163.040 2 0.8 162.839 4、135.044 4、118.993 5、

116.977 5 

20 a 6.70 [M＋H] + 色氨酸[17] C11H12N2O2 205.097 2 205.097 3 0.7 146.060 9、143.073 7、142.065 9、

132.081 7、130.065 8、118.065 6、

117.058 1、115.054 9 

21 7.23 [M－H] − 2,6-二甲氧基苯甲

酸[17] 

C9H10O4 181.050 6 181.050 5 −0.7 181.050 7、163.040 1、135.045 2、

134.037 6、119.050 3、107.050 2 

22 a 7.92 [M＋H] + 肉豆蔻醚[18] C11H12O3 193.085 9 193.085 8 −0.6 133.065 3、131.049 5、118.041 7、

115.054 7、105.070 2、103.054 5 

23*a 8.35 [M＋H] + 绿原酸[17] C16H18O9 355.102 4 355.102 7 1.0 163.039 4、145.028 8、135.044 4、

117.033 8 



第 49 卷第 10 期  2026 年 10 月     Drug Evaluation Research    Vol. 49 No. 10  October 2026 

    

·3504· 

表 1（续） 

序号 t/min 离子模式 化合物 分子式 
m/z 误差/ 

(×10⁻6) 
离子碎片 

理论值 实测值 

24 9.27 [M－H] − 对羟基苯甲酸[21] C7H6O3 137.024 8 137.024 3 −3.5 137.024 7、136.862 2、136.016 9、

108.022 0 

25 a 9.99 [M－H] − 女贞果苷A[17] C25H34O12 525.197 8 525.197 7 -0.1 525.209 9、363.145 8、345.138 8、

327.124 3、179.071 5、167.071 1、

149.060 7、134.036 2 

26* 11.06 [M－H] − 咖啡酸[17] C9H8O4 179.035 0 179.035 3 1.8 179.034 7、135.045 0、134.988 1、

134.037 2 

27 12.50 [M－H] − 间羟基苯甲酸[17] C7H6O4 153.019 3 153.019 0 −2.2 153.019 8、109.029 7、108.021 7 

28 14.13 [M＋HCOO]+ 桔梗炔苷A[23] C20H26O8 439.159 9 439.159 2 −1.5 439.189 6、439.159 0、307.116 5 

29 14.20 [M－H] − 反式-2-己烯基-β-

槐糖苷[24] 

C18H32O11 423.187 2 423.187 1 −0.2 423.188 6、375.143 6、331.119 6、

216.135 0、195.066 7、165.056 2、

150.032 5、113.023 9 

30 a 14.35 [M－H] − 党参苷Ⅰ[17] C29H42O18 677.229 8 677.229 7 −0.2 677.231 0、497.167 8、453.176 4、

291.123 4、261.098 4、161.045 9 

31 14.50 [M－H] − 诃子次酸三乙酯[17] C20H24O11 439.124 6 439.123 8 −1.8 439.124 2、393.177 8、371.099 9、

261.134 5、249.061 7、209.081 7、

121.030 0 

32 15.24 [M＋H] + (E)-9-(tetrahydro-

2H-pyran-2-

yl)nona-2-en-4,6-

diyne-1,9-diol 

C14H18O3 235.132 9 235.133 0 0.6 147.080 3、142.077 8、129.070 4、

119.049 4、115.054 6、111.080 7、

105.070 4、103.054 3 

33 15.86 [M－H] − 间香豆酸[17] C9H8O3 163.040 1 163.040 0 −0.4 163.039 5、119.050 1、118.993 8、

117.035 0 

34 15.89 [M－H] − nonioside D[24] C18H32O12 439.182 1 439.181 9 −0.5 393.176 0、261.134 4、191.056 1、

161.045 5、149.045 9、131.035 3、

113.024 5、101.024 3 

35 16.93 [M－H] − 己基-β-槐糖苷[24] C18H34O11 425.202 8 425.202 8 −0.1 425.204 9、263.150 8、161.046 1、

113.025 0、101.025 1 

36 a 17.43 [M＋FA－H] − 鸦胆子苦醇[24] C26H32O11 565.192 7 565.192 4 −0.5 565.194 8、357.134 6、339.124 8、

327.124 8、324.101 9、309.078 9、

207.050 8 

37 17.49 [M＋H] + (1S,2R,6S)-1-

((1Z,5E)-hepta-1,5-

dien-3-yn-1-yl)-6-

(hydroxymethyl)cyc

lohex-3-ene-1,2-diol 

C14H18O3 235.132 9 235.132 9 0.1 147.080 3、133.065 3、128.062 3、

119.049 2、115.054 9、111.080 8、

105.070 3、103.054 1 

38 17.96 [M＋H] + plagnans[20] C20H22O6 359.148 9 359.149 4 1.4 175.076 0、161.059 8、147.044 5、

137.060 1、131.049 6、119.049 7 

39* 17.97 [M－H] − 阿魏酸[17] C10H10O4 193.050 6 193.050 6 −0.2 193.050 7、178.027 5、149.060 3、

134.037 2、133.029 7 

40 a 18.43 [M－H] − platycoside L[18] C42H68O17 843.438 4 843.436 8 −1.9 844.424 6、843.438 3、843.288 6 

41 a 19.60 [M＋FA－H] − lobetyolinin[24] C26H38O13 603.229 4 603.229 0 −0.7 603.230 4、557.223 1、467.178 1、

341.108 3、323.098 9、221.067 8、

179.055 9、161.045 9、119.035 2、

113.024 2、101.024 2 
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表 1（续） 

序号 t/min 离子模式 化合物 分子式 
m/z 误差/ 

(×10⁻6) 
离子碎片 

理论值 实测值 

42 19.61 [M＋H] + 19plagranloid B[25] C36H39NO11 662.259 6 662.260 5 1.4 662.259 9、500.208 0、341.139 4、

323.128 7、311.128 3、291.103 4、

175.076 4、137.060 3 

43 20.63 [M＋H] + lobetyol[17] C14H18O3 235.132 9 235.132 9 0.1 142.078 6、133.065 2、128.062 6、

119.049 6、115.054 5、111.080 9、

105.070 0 

44 a 21.59 [M－H] − 去芹糖桔梗皂苷E[18] C64H104O34 1 415.633 6 1 415.636 8 2.2 1 415.773 6、1 415.636 5、730.318 2 

45 a 21.78 [M＋HCOO]+ 槐黄醇[17] C22H24O6 429.154 4 429.152 5 −4.4 429.153 5、232.071 1、217.047 6 

46 22.05 [M＋H] + β-gentiotriosyl-

platycodigenin[24] 

C48H78O22 1 007.505 8 1 007.507 7 1.9 845.455 1、683.401 7、521.348 0、

503.337 9、485.327 2、455.317 3、

325.114 2、163.060 7 

47 a 22.06 [M－H] − 桔梗皂苷E[17] C69H112O38 1 547.675 9 1 547.675 7 −0.1 1 548.682 8、1 547.677 2 

48 22.33 [M－H] − platycosaponin A[18] C42H68O16 827.443 5 827.442 6 −1.0 1152.551 8、827.446 4、665.388 7、

547.778 1、119.035 8 

49 22.37 [M＋H] + α-菠甾醇葡萄糖苷[17] C35H58O6 575.430 6 575.432 6 3.4 796.649 5、795.645 8、569.476 9、

337.211 8、228.160 9、210.148 9、

180.154 0 

50 22.51 [M－H] − platycoside D[18] C69H112O37 1 531.681 0 1 531.683 3 1.5 1 531.799 4、1 531.686 1、1 532.689 3、

788.345 6 

51 22.93 [M＋FA－H] − (2S,3R,4S,5S,6R)-2-

(((4E,12E)-1,7-

dihydroxytetradeca-

4,8,12-trien-10-yn-6-

yl)oxy)-6-

(hydroxymethyl)tetra

hydro-2H-pyran-

3,4,5-triol 

C20H30O8 443.192 3 443.191 8 −1.1 235.133 0、217.123 8、179.056 3、

161.046 8、159.081 8、119.035 0、

113.024 3、101.024 5 

52 22.94 [M－H] − D-果糖[25] C6H12O6 179.056 1 179.056 1 −0.1 178.977 9、134.988 1 

53 22.96 [M＋FA－H] − (2R,3S,4S,5S,6R)-2-

(((E)-9-hydroxy-1-

(tetrahydro-2H-

pyran-2-yl)nona-7-

en-3,5-diyn-1-

yl)oxy)-6-

(hydroxymethyl)tetra

hydro-2H-pyran-

3,4,5-triol 

C20H28O8 441.176 6 441.176 3 −0.7 215.108 6、185.098 0、179.057 2、

161.046 1、159.082 4、143.071 8、

125.061 0、119.035 5、113.024 3 

54 22.97 [M＋H]+ 丁香脂素[18] C22H26O8 419.170 0 419.168 3 −4.2 419.169 5、257.115 1、203.053 5、

169.048 6、137.057 4 

55* a 22.97 [M＋FA－H] − 党参炔苷[17] C20H28O8 441.176 6 441.176 3 −0.7 305.124 3、215.108 1、185.097 5、

179.056 2、161.045 7、159.081 7、

143.071 6、125.061 2、119.035 3、

113.024 6 

56 24.17 [M－H] − platycodon B[24] C41H66O15 797.432 9 797.431 6 −1.6 798.413 9、797.511 3、797.433 0、

423.329 5、273.171 2 
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表 1（续） 

序号 t/min 离子模式 化合物 分子式 
m/z 误差/ 

(×10⁻6) 
离子碎片 

理论值 实测值 

57 a 24.21 [M－H] − 去芹糖桔梗皂苷

D3
[18] 

C58H94O29 1 253.580 8 1 253.579 8 −0.8 1 253.689 0、1 253.584 9、1 252.537 6、

843.435 5 

58 a 24.83 [M＋H]+ platycoside K[18] C42H68O17 845.452 9 845.453 5 0.7 683.401 6、521.348 5、503.337 0、

485.326 6、467.316 5、455.316 5 

59* a 24.87 [M－H] − 桔梗皂苷D3
[17] C63H102O33 1 385.623 1 1 385.624 6 1.1 1 386.630 8、1 385.622 8 

60 25.27 [M－H] − 3-O-β-laminaribiosyl-

platyconic acid A[26] 

C63H100O34 1 399.601 9 1 399.601 9 0.0 1 399.605 1、1 027.478 6、146.968 5 

61 25.45 [M＋H] + platyconic acid E[18] C58H92O30 1 269.574 6 1 269.575 4 0.6 1 137.534 7、975.482 0、667.370 7、

536.331 6、535.327 6、518.321 0、

517.317 2 

62 25.72 [M－H] − platycoside G2[18] C59H96O30 1 283.591 4 1 283.593 3 1.5 1 283.593 7、1 237.686 3、1 237.588 9、

827.436 9、337.112 1 

63 a 26.53 [M＋H] + 桔梗皂苷G3[18] C63H102O32 1 371.642 7 1 371.643 3 0.4 1 239.602 8、1 107.560 0、945.506 1、

829.460 5、783.454 4、667.406 9、

521.347 8、487.343 2、441.162 1、

279.107 8 

64 26.62 [M＋H] + platycoside H[18] C58H94O28 1 239.600 4 1 239.601 5 0.9 829.461 7、813.467 1、667.407 5、

651.412 5、505.354 4、487.343 7、

469.333 2、279.108 4 

65 26.63 [M＋H] + platycoside N[18] C53H86O24 1 107.558 2 1107.560 9 2.5 813.466 7、667.405 6、651.412 9、

505.354 0、487.342 9、469.332 6、

451.319 6、309.118 6、295.101 8、

279.108 0 

66 28.49 [M－H] − 橘皮素 C20H20O7 371.113 6 371.113 5 −0.4 353.102 9、338.080 3、323.056 8、

295.062 8、267.067 4、251.069 6、

148.053 3 

67 a 29.30 [M－H] − 3''-O-acetylplatycodin 

D3
[24] 

C65H104O34 1 427.633 6 1 427.633 6 0 1 427.636 8、1 427.565 0、1 427.490 5、

146.971 2 

68 a 31.21 [M－H] − 去芹糖桔梗皂苷 

D2
[18] 

C58H94O29 1 253.580 8 1 253.581 9 0.9 1 253.664 9、1 253.586 3、1 253.526 3、

843.440 7   

69 31.69 [M＋H] + 去芹糖桔梗皂苷J[26] C52H82O25 1 107.521 8 1 107.522 6 0.7 698.385 0、697.380 7、679.370 8、

667.407 5、521.348 8、503.338 7、

485.328 2 

70 31.78 [M＋H] + platycoside M-2[18] C47H72O20 957.469 0 957.472 4 3.6 811.412 8、679.370 4、661.359 9、

643.348 1、503.338 5、485.326 8、

455.317 0 

71 a 31.79 [M－H] − platyconic acid A[18] C57H90O29 1 237.549 5 1 237.550 6 0.9 1 237.554 0、1 237.484 2、1 236.531 5、

1 010.490 0、793.123 3 

72 31.81 [M＋H] + platycoside M-1[18] C36H54O12 679.3688 679.3694 0.9 643.351 0、503.339 2、485.318 1、

467.317 2、455.317 5、203.144 0 

73 31.86 [M＋H] + platycoside M-3[18] C52H80O24 1 089.511 2 1 089.510 6 −0.6 957.470 3、825.428 1、811.414 3、

679.371 6、661.363 7、503.339 5 

74 31.89 [M－H] − 3"-O-acetyl-platyconic 

acid C[26] 

C54H84O26 1 147.517 8 1 147.521 7 3.4 1 147.521 4、1 137.540 0、1 191.527 7、

695.370 6 
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表 1（续） 

序号 t/min 离子模式 化合物 分子式 
m/z 误差/ 

(×10⁻6) 
离子碎片 

理论值 实测值 

75*a 31.97 [M－H] − 去芹糖桔梗皂苷D[18] C52H84O24 1 091.528 0 1 091.528 0 0.0 1 091.528 0、681.385 9、663.384 2、

337.113 8、295.103 8 

76 a 32.59 [M－H] − 桔梗皂苷D2
[24] C63H102O33 1 385.623 1 1 385.621 1 −1.4 1 385.621 4、1 295.596 7 

77 32.61 [M－H] − 3"-O-acetyl-

platycoside A[26] 

C60H96O30 1 295.591 4 1 295.592 6 0.9 1 295.594 7、1 295.534  0、1 253.586 2、

915.453 2、885.450 6、843.441 2 

78 a 33.21 [M＋H] + 桔梗皂苷L[18] C59H92O30 1 281.574 6 1 281.576 4 1.4 1 017.492 7、867.440 6、698.384 4、

697.380 2、679.370 7、521.349 0、

503.338 1、189.076 6 

79 a 33.50 [M＋H]+ 桔梗皂苷F[18] C47H76O20 961.500 3 961.501 5 1.3 763.427 7、683.402 3、667.407 8、

653.391 6、617.369 7、521.349 1、

503.338 3、485.327 7、455.317 7 

80*a 33.65 [M－H] − 桔梗皂苷D[18] C57H92O28 1 223.570 2 1 223.570 7 0.4 1 223.571 6、681.384 1、541.178 9、

469.157 8 

81 a 33.73 [M－H] − 远志皂苷D2
[18] C63H102O32 1 369.628 1 1 369.628 5 0.3 1 369.569 8、1 368.630 4、1 368.617 9、

1 223.560 3，912.253 5、827.441 9、

469.153 4 

82 33.90 [M－H] − platycoside P[26] C53H86O25 1 121.533 9 1 121.540 4 5.8 1 121.543 4、1 075.535 9、985.502 2、

665.392 2、409.135 3、337.115 3、

295.103 4 

83 33.91 [M－H] − 3,4-二甲氧基肉桂

酸[27] 

C11H12O4 207.066 3 207.066 1 −0.9 207.066 2、179.034 7、162.982 6、

161.023 9、135.045 1、133.029 4、

118.992 8 

84 a 33.92 [M－H] − 2'-O-乙酰基-桔梗皂

苷D2
[18] 

C65H104O34 1 427.633 6 1 427.633 0 −0.4 1 427.634 2、1 427.563 0、1 380.488 4 

85 34.57 [M－H] − 去芹糖桔梗二酸A[26] C52H82O25 1 105.507 2 1 105.505 7 −1.4 1 105.511 3、1 105.356 3、1 075.503 

1、895.437 8、695.368 4 

86 34.85 [M＋H] + platycoside C[18] C54H86O25 1 135.553 1 1 135.553 6 0.4 823.448 9、691.406 8、653.390 6、

521.348 1、503.338 5、485.327 7、

321.119 0、189.076 5 

87 a 35.01 [M－H] − 桔梗皂苷C[18] C59H94O29 1 265.580 8 1 265.578 4 −1.9 1 265.581 2、1 264.573 9、1 223.571 1、

723.399 6、681.387 7、469.159 0 

88 35.24 [M－H] − 2-O-acetyl-polygalacin 

D2
[18] 

C65H104O33 1 411.638 7 1 411.638 1 −0.4 1 411.637 6、1 410.516 0、1 410.470 7、

1 208.573 3、896.502 5 

89 a 35.30 [M－H] − 远志皂苷D[18] C57H92O27 1 207.575 3 1 207.577 0 1.4 1 207.580 1、1 117.547 6、665.391 9、

541.178 9、469.156 4、409.135 4 

90 a 35.41 [M－H] − 桔梗皂苷A[18] C58H94O29 1 253.580 8 1 253.579 1 −1.4 1 252.591 7、1 252.542 8、1 207.576 2 

91 35.41 [M＋H] + platycoside J[18] C52H84O23 1 077.547 6 1 077.549 1 1.4 813.465 4、783.452 6、651.411 9、

505.353 6、487.343 0、469.332 2、

451.322 6、309.118 2、279.107 3 

92 a 36.13 [M－H] − 2"-O-乙酰基-桔梗酸

C[26] 

C54H84O26 1 147.517 8 1 147.518 4 0.5 1 147.600 1、1 147.523 2、1 117.511 3、

937.450 3、695.365 2、485.288 5 

93 a 36.31 [M－H] − platycodin J[18] C57H90O29 1 237.549 5 1 237.551 0 1.2 1 237.553 0、1 207.545 3、1 027.478 9 

94 a 36.48 [M－H] − 桔梗酸A内酯[25] C57H88O28 1 219.538 9 1 219.538 7 −0.2 1 219.590 2、1 219.535 9、1 218.492 2、

1 172.488 1、1 150.519 5 
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表 1（续） 

序号 t/min 离子模式 化合物 分子式 
m/z 误差/ 

(×10⁻6) 
离子碎片 

理论值 实测值 

95 36.78 [M－H] − 2"-O-acetyl-

platycoside A[26] 

C60H96O30 1 295.591 4 1 295.590 0 −1.1 1 295.592 7、1 294.563 0、1 249.588 2、

1 207.579 6、665.390 7、469.158 0 

96 a 36.84 [M－H] − 2-O-acetyl polygalacin 

D[18] 

C59H94O28 1 249.585 9 1 249.587 4 1.2 1 249.593 1、1 207.577 7、1 159.579 3、

665.395 1、469.156 5、131.035 9 

97 a 37.29 [M－H] − 2-O-乙酰基桔梗苷

酸A[18] 

C59H92O30 1 279.560 1 1 279.559 8 −0.2 1 279.648 3、1 279.560 0、1 069.488 7、

1 069.485 7 

98 37.30 [M＋H] + platycogenic acid B[18] C30H46O8 535.326 5 535.327 8 2.4 499.307 1、469.296 6、455.317 6、

435.291 7、407.295 9、203.144 0、

187.148 7、119.086 0 

99 37.97 [M－H] − platycoside B[18] C54H86O25 1 133.538 5 1 133.538 0  −0.5 1 133.540 4、1 091.530 2、723.397 1、

681.386 9、663.376 0、337.113 3 

100 a 38.49 [M－H] − 桔梗皂苷K[18] C59H92O30 1 279.560 1 1 279.561 1 0.8 1 279.664 4、1 279.561 8、1278.552 0、

695.368 3 

101 38.69 [M－H] − methyl-platycogenate 

A[18] 

C58H92O30 1 267.560 1 1 267.562 6 2.0 1 266.556 4、1 221.625 7、1 221.603 0、

1 011.493 5、469.155 3、146.967 5 

102 38.86 [M－H] − 16-OXO-platycodin 

D[18] 

C57H90O28 1 221.554 6 1 221.556 7 1.7 1 221.558 6、1 220.544 2、1 011.490 4、

541.179 5、469.151 4 

103 38.89 [M－H] − 3-acetyl platycodin 

D2
[18] 

C65H104O34 1 427.633 6 1 427.634 7 0.8 1 427.711 0、1 427.637 5、1 380.493 7、

594.453 8 

104 a 40.01 [M－H] − 3''-O-乙酰基-桔梗皂

苷D[18] 

C59H94O29 1 265.580 8 1 265.581 0 0.2 1 265.582 3、1 223.573 4、1 205.566 3、

681.385 8、469.157 4 

105 a 40.19 [M－H] − 3''-O-乙酰基-桔梗皂

苷D2
[18] 

C65H104O33 1 411.638 7 1 411.640 2 1.1 1 412.749 3、1 411.624 6、1 411.553 6、

1 265.583 4 

106 a 40.59 [M－H] − Platyconic acid D[18] C54H84O26 1 147.517 8 1 147.519 4 1.4 1 147.518 8、1 117.538 0、1 117.496 7、

937.444 5、695.356 9、485.290 9 

107 a 41.99 [M－H] − 3-O-acetyl 远志皂苷

D[18] 

C59H94O28 1 249.585 9 1 249.584 9 −0.8 1 249.672 7、1 249.590 3、1 159.556 3、

665.395 2、469.154 7 

108 a 42.52 [M－H] − 桔梗皂苷B[18] C59H92O30 1 279.560 1 1 279.558 7 −1.1 1 279.560 7、1 279.551 1、1 069.489 9 

109  45.23 [M－H] − 3-O-β-glucopyranosyl 

platycodigenin[18] 

C42H68O17 843.4384 843.438 9 0.6 843.439 5、663.376 7、519.331 3、

471.310 7、327.217 6 

110 45.94 [M－H] − 3-O-β-D-glucuronosyl 

platycodigenin[26] 

C36H56O13 695.364 8 695.364 8 0 695.365 8、695.313 2、519.334 2、

471.312 3、391.300 1、113.024 7 

111 46.58 [M＋H] + 3-O-β-D-

glucopyranosyl 

platycodigenin[18] 

C36H58O12 683.400 1 683.400 2 0.1 503.336 8、485.325 7、467.316 3、

455.315 2、449.305 8、421.310 7、

203.143 6、187.148 7 

112 46.62 [M＋H] + platycodigenin[18] C30H48O7 521.347 3 521.347 8 1.0 485.327 6、455.316 6、453.316 6、

449.306 4、421.311 6、403.300 8、

217.159 0、203.143 5、187.148 6、

119.086 1 

113 46.70 [M＋HCOO]+ tri-O-acetyl 

platycodigenin 

methyl ester 

C37H56O10 705.384 5 705.383 4 −1.5 705.383 1、705.319 2、705.309 5、

485.321 5 

114 48.18 [M－H] − 3-O-β-D-

glucopyranosy-l 

2β,12a,16a,23,24-

pentahydroxyoleanan

e-28(13)-lactone[18] 

C36H58O13 697.380 5 697.381 1 0.9 697.379 8、651.378 1、489.325 7、

179.056 4、119.035 0 
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表 1（续） 

序号 t/min 离子模式 化合物 分子式 
m/z 误差/ 

(×10⁻6) 
离子碎片 

理论值 实测值 

115 48.33 [M－H] − 3-O-β-D-

glucopyranosyl 

platycodigenin 

methylester[18] 

C37H60O12 695.401 2 695.407 5 9.1 695.363 4、665.354 7、485.289 7、

471.311 3 

116 48.38 [M＋H] + platycogenic acid A[18] C30H46O8 535.326 5 535.327 8 2.4 499.306 9、469.295 7、455.316 1、

435.290 2、407.294 2、389.285 6、

217.158 5、203.143 5、187.148 5 

117 48.40 [M－H] − 3-O-β-glucopyranosyl 

platycogenic acid[26] 

C36H56O13 695.366 6 695.364 5 −3.0 695.366 2、665.356 9、485.291 9、

471.312 3 

118 48.42 [M＋H] + platycogenic acid A 

lactone[27] 

C30H44O7 517.316 0 517.316 8 1.6 469.296 2、455.317 1、435.290 8、

203.143 9、187.148 8、119.085 9 

119 49.43 [M－H] − tianshic acid[16] C18H34O5 329.233 4 329.232 7 −2.0 329.232 9、229.144 8、211.134 0、

183.139 2、171.102 7、139.113 0、

127.112 6 

120 49.59 [M＋H] + dimethyl-3-O-β-D-

glucopyranosyl 

platycogenate A[28] 

C38H60O13 725.410 7 725.412 1 2.0 503.338 0、485.327 1、467.318 7、

455.316 0、449.308 8、205.071 1、

169.050 5 

121 49.65 [M－H] − 3-O-对香豆酰基奎宁

酸[17] 

C16H18O8 337.092 9 337.090 6 −6.8 337.089 1、291.086 0、247.095 5、

219.101 1、203.105 3、147.042 9 

122 53.89 [M－H] − 三棱酸[17] C18H34O5 329.233 4 329.233 3 −0.2 329.233 8、311.223 4、293.212 7、

211.134 0、199.134 4、129.092 4 

123* 54.48 [M－H] − 芹菜素[17] C15H10O5 269.045 6 269.046 0 1.7 269.046 4、240.043 6、239.036 3、

183.046 9 

124 54.88 [M－H] − β-gentiobiosyl 

platycodigenin[28] 

C42H68O17 843.438 4 843.438 4 0 843.467 9、843.448 4、797.482 3、

797.435 2、221.064 3、179.055 9 

125 57.49 [M－H] − 5-((2R,4Z,8E)-2,3-

dihydroxydeca-4,8-

dien-6-yn-1-

yl)dihydrofuran-

2(3H)-one 

C14H18O4 249.113 2 249.113 3 0.3 249.113 2、221.119 0、117.128 8、

149.097 6 

126 58.32 [M－H] − 新替告皂苷元乙酸

酯[17] 

C29H46O4 503.337 8 503.337 6 −0.4 503.339 6、441.338 2、421.313 4、

409.309 4、391.300 8、310.997 3 

127 60.43 [M＋H] + platycodonoid A[24] C29H46O5 475.341 8 475.342 4 1.3 475.326 1、439.322 0、421.311 7、

409.310 9、205.159 6、203.143 6 

128 60.46 [M＋FA－H] − platycodonoid B[24] C35H56O10 681.385 6 681.385 5 −0.1 635.128 9、613.152 3、519.072 9、

457.066 0、362.950 5 

129 60.46 [M－H] − trachelosperoside 

B-1[18] 

C36H58O12 681.385 6 681.385 5 −0.1 635.381 2、473.328 5、407.295 9、

89.024 5 

130 60.89 [M－H] − 6-姜酚[17] C17H26O4 293.175 8 293.176 4 1.9 236.105 9、221.154 9、220.146 9、

205.124 6、148.053 3 

131 61.32 [M＋HCOO]+ 松伯醇油酸酯[28] C28H44O4 489.321 1 489.321 6 1.1 453.300 7、435.292 6、423.291 1、

409.312 0、407.295 9、217.159 3、

205.160 0、203.144 1、187.149 1 

132 61.44 [M－H] − 15α- 羟基升麻苷

H2[18] 

C35H54O11 649.359 3 649.359 0 −0.5 649.360 3、619.348 9、439.286 0、

425.307 9、119.034 9 

133 62.78 [M－H] − stryphnoside G[24] C41H66O14 781. 438 0 781.440 1 2.7 781.440 7、619.385 4、457.334 3 
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表 1（续） 

序号 t/min 离子模式 化合物 分子式 
m/z 误差/ 

(×10⁻6) 
离子碎片 

理论值 实测值 

134 a 63.86 [M－H] − 望春花黄酮醇苷A[18] C30H26O13 593.130 1 593.130 4 0.6 593.131 0、549.104 9、505.117 6、

417.099 9、209.045 5、165.056 2、

121.029 4 

135 64.81 [M－H] − 3-O-β-D-plagrankyne 

A 

C36H56O11 663.3730 663.376 5 5.4 663.376 6、617.371 1、425.307 5 

136 65.41 [M－H] − 3-O-β-D-

glucopyranosyl 

polygalacic acid[18] 

C36H58O11 665.390 6 665.390 3 −0.5 665.393 0、619.386 2、457.333 2、

425.303 2、161.046 1、101.024 5 

137 66.57 [M－H] − 癸二酸二丁酯[17] C18H34O4 313.238 4 313.238 5 0.2 313.238 4、295.228 7、277.217 6、

195.139 9、183.139 2、129.092 4 

138 70.28 [M－H] − 紫苑皂苷G[24] C57H92O26 1 191.580 4 1 191.590 8 8.7 1191.604 4、1081.027 3、595.289 5、

414.772 0 

139 72.37 [M－H] − 十八碳四烯酸[17] C18H28O2 275.201 7 275.202 3 2.4 275.202 5、275.168 4、231.176 5 

140 a 73.35 [M－H] − 灵芝酸H[17] C32H44O9 571.291 3 571.289 2 −3.6 571.288 8、391.226 8、315.049 7、

255.233 1、241.012 6、152.996 2 

141 a 76.99 [M－H] − coronaric acid[16] C18H32O3 295.227 9 295.227 6 −0.9 295.228 4、277.217 7、195.139 3、

171.102 7、149.994 8 

142 a 77.88 [M－H] − 地骨皮甲素[17] C28H42N4O6 529.303 2 529.303 0 −0.3 529.303 0、279.233 7、249.061 7、

113.024 5 

143 78.12 [M－H] − 蓖麻油酸[17] C18H34O3 297.243 5 297.243 9 1.3 297.244 1、297.212 6、251.237 6、

183.013 0 

144 79.38 [M－H] − 17-O-β-D-

glucopyranosyl-16β-

H-ent-kauran-19-oic 

acid[17] 

C26H42O8 481.280 7 481.277 1 −7.5 481.275 9、441.004 5、400.982 2、

279.233 5、163.060 3 

145 80.42 [M－H] − 9-oxo-10(E),12(E)-

octadecadienoic 

acid[17] 

C18H30O3 293.212 6 293.212 4 -0.7 293.211 9、185.118 5、125.097 3 

146 83.70 [M－H] − 罗汉果酸丁[17] C28H40O5 455.280 3 455.278 9 −3.1 455.279 2、455.167 9、419.301 4、

409.189 5、290.988 4、255.233 2、

163.062 0 

147 91.63 [M＋HCOO]+ plagranline A[24] C20H20N2O4 397.139 4 397.142 1 6.8 147.117 3、135.116 7、105.034 1 

148 92.38 [M－H] − 亚麻酸[17] C18H30O2 277.217 3 277.217 4 0.4 277.239 7、277.218 2、192.990 6、

127.077 5 

149 95.32 [M－H] − 棕榈烯酸[17] C16H30O2 253.217 3 253.217 3 0 253.218 2、252.989 0、232.985 2 

150 96.18 [M＋H] + erucic amide[17] C22H43NO 338.341 7 338.341 7 −0.1 296.333 6、163.148 5、149.133 1、

135.117 4、121.101 5、111.080 6、

107.086 0 

151 96.31 [M＋H] + 邻苯二甲酸二(2-乙

基己)酯[17] 

C24H38O4 391.284 3 391.285 1 2.1 149.023 8、167.033 4、121.028 3 

152 96.75 [M＋H] + 单棕榈酸甘油酯[17] C19H38O4 331.3243 331.324 3 0 313.132 6、137.132 6、123.117 3、

109.101 7、103.075 8 

153 103.50 [M＋H] + 棕榈油酸乙酯[17] C18H34O2 283.263 2 283.263 4 0.8 149.134 4、135.118 0、121.102 2、

111.081 9、109.101 6、107.085 7 

154 105.91 [M＋HCOO]+ 植醇[17] C20H40O 341.305 0 341.305 0 −0.1 341.365 5、284.295 7、247.051 9、

229.043 2、152.061 1、114.090 8、

109.101 0、103.075 7 

*-经对照品比对；FA-CH2O；a-经筛选后用于分子对接的成分。  

*-confirmed by comparison with standards; FA-CH2O; a-components selected for molecular docking after screening. 
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图 2  桐桔梗中各类成分与苦味受体 TAS2R46 (A)、TAS2R14 (B)、TAS2R10 (C) 的对接分数图及电子舌检测雷达图 (D) 

Fig. 2  Docking scores of various components in Platycodonis Radix from Tongcheng docked against TAS2R46 (A), TAS2R14 

(B), TAS2R10 (C) and electronic radar map acquired via electronic‑tongue detection (D) 

苷类成分的对接结果普遍较优。综合上述分子对接

结果，三萜皂苷类对苦味受体整体亲和力最优；结

合原型入血证据[11]与 Q‑Marker 有效性、可测性原

则，从中进一步筛选 9 个三萜皂苷单体开展后续抗

炎、祛痰药效评价。黄酮、酚酸类成分虽存在一定

受体结合能力，但药材含量极低，难以满足 Q-

Marker 可测性原则中“稳定、准确定量”的基本要

求，故不纳入本研究 Q-Marker 候选范围，亦不开展

其单体药效验证。 

3.2.2  基于电子舌的桐桔梗滋味分析  由结果可

见（图 2-D），桐桔梗各极性部位在酸味、苦味、

涩味和咸味，以及苦味回味和涩味回味均存在信

号响应。在等生药量折算条件下，各样品苦味响

应值排序为 PEE（5.04）＞20% PF（1.45）＞70% 

PF（1.42）＞95% PF（0.29）；苦味回味响应强度排序

为 PEE（0.96）＞70% PF（0.25）＞20% PF（0.22）＞

95% PF（0.08）。结合“3.1”项下化学成分表征结

果，20% PF 以黄酮、酚酸等大极性成分为主要富集

组分，70% PF 中三萜皂苷类成分检出种类最多，二

者苦味响应水平相近且显著高于 95% PF 部位；结

合分子对接结果，三萜皂苷与苦味受体 TAS2R10、

TAS2R14、TAS2R46 亲和力均较优，综合判断桐桔

梗苦味物质基础以三萜皂苷类为主，黄酮、酚酸类

成分亦对整体苦味特征存在一定贡献，但黄酮及酚

酸类成分含量极低，基于 Q-Marker 可测性原则本

研究未将黄酮及酚酸类成分纳入筛选范围。 

3.3  细胞毒实验结果 

采用 MTT 法考察桐桔梗不同极性部位及 9 个

三 萜 皂 苷 单 体 对 RAW 264.7 、 NCI‑H292 、

HEK‑293T、HEK‑293 共 4 种实验细胞的细胞毒性，

以确定后续药效学实验的最大安全给药浓度。 

3.3.1  RAW 264.7 巨噬细胞  PEE、20% PF、70% 

PF、95% PF 最大安全给药质量浓度分别为 300、

25、20、25 μg·mL−1，PGD、PGD2、PCA、DPD3、

DPE 最大安全给药质量浓度分别为 5、5、10、300、

300 μmol·L−1（图 3）。 

3.3.2  NCI‑H292 细胞  PEE、20% PF、70% PF、95% 

PF 的最大安全给药质量浓度分别为 300 、200 、15、

15 μg·mL−1，PD、DPD、PGD、PGD2、PD3、PE、PCA、

DPD3、DPE 最大安全浓度分别为 5.0、15.0 、2.5、2.5、

200.0、200.0、50.0、150.0、100.0 μmol·L−1（图 4）。 

3.3.3  HEK‑293T 细胞  PEE、20% PF、70% PF、95% 

PF 的最大安全给药质量浓度分别为 300.0 、100.0、

10.0 、2.5   μg·mL−1，PD、DPD、PGD、PGD2、PCA、 
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与对照组比较：###P＜0.001。 

###P < 0.001 vs control group. 

图 3  桐桔梗不同极性部位及单体成分对 RAW 264.7 细胞存活率的影响 ( ±s，n＝5) 

Fig. 3  Effects of different polarity fractions and individual compounds in Platycodonis Radix from Tongcheng on survival 

rate of RAW 264.7 cells ( ±s，n＝5) 

 

与对照组比较：#P＜0.05  ##P＜0.01  ###P＜0.001。 

#P < 0.05  ##P < 0.01  ###P < 0.001 vs control group. 

图 4  桐桔梗不同极性部位及单体成分对 NCI-H292 细胞存活率的影响 ( ±s，n＝5) 

Fig. 4  Effects of different polarity fractions and individual compounds in Platycodonis Radix from Tongcheng on survival 

rate of NCI-H292 cells ( ±s，n＝5) 

PD3、PE、DPD3、DPE 最大安全浓度分别为 10 、25、

5、5、80、200、200、200、200 μmol·L−1（图 5）。 

3.3.4  HEK‑293 细胞  PEE、20% PF、70% PF、

95% PF 最大安全质量浓度分别为 300、300、15、

50  μg·mL−1。PD 最大安全浓度 15  μmol·L−1，DPD

为 25  μmol·L−1，PGD、PGD2 为 10  μmol·L−1，PCA

为 80  μmol·L−1；PD3、PE 不高于 100  μmol·L−1，

DPD3、DPE 不高于 200  μmol·L−1（图 6）。 
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与对照组比较：#P＜0.05  ###P＜0.001。 

#P < 0.05  ###P < 0.001 vs control group. 

图 5  桐桔梗不同极性部位及单体成分对 HEK-293T 细胞存活率的影响 ( ±s，n＝5) 

Fig. 5  Effects of different polarity fractions and individual compounds in Platycodonis Radix from Tongcheng on survival 

rate of HEK-293T cells ( ±s，n＝5) 

 

与对照组比较：#P＜0.05  ##P＜0.01  ###P＜0.001。 

#P < 0.05  ##P < 0.01  ###P < 0.001 vs control group. 

图 6  桐桔梗不同极性部位及单体成分对 HEK-293 细胞存活率的影响 ( ±s，n＝5) 

Fig. 6  Effects of different polarity fractions and individual compounds in Platycodonis Radix from Tongcheng on survival 

rate of HEK-293 cells ( ±s，n＝5) 
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3.4  桐桔梗抗炎物质基础分析 

桐桔梗不同极性部位及各单体成分对 NO、

TNF-α、IL-1β、IL-6、IL-8、IL-17、PGE2 表达水平

的影响  结果见图 7，与对照组相比，模型组细胞

上清液中 NO、TNF-α、IL-1β、IL-6、IL-8、IL-17 含

量均显著提高（P＜0.001），表明 RAW 264.7 细胞

炎症模型构建成功。与模型组相比，PEE，70% PF，

20% PF中、高剂量组可显著降低细胞上清液中NO、

TNF-α、IL-1β、IL-6、IL-8、IL-17 水平（P＜0.05、

0.01、0.001）；95% PF可显著降低细胞上清液中NO、

TNF-α、IL-6 水平（P＜0.05、0.01、0.001），高剂量

组 IL-8 水平显著下降（P＜0.05），中、高剂量组 IL-

17 水平显著下降（P＜0.01、0.001）。表明桐桔梗

PEE、20% PF、70% PF、95% PF 均具有一定的抗炎

活性，整体以 PEE、70% PF 抗炎作用较好。 

PGD2、PCA、DPD3 高剂量组均能显著降低

NO 及 PGE2 表达水平（P＜0.05、0.01、0.001）；

PGD 和 PGD2 中、高剂量组，PCA 低、中剂量组，

DPE 高剂量组均能显著降低 IL-6 表达水平（P＜

0.05、0.01、0.001）；PGD 高剂量组，PGD2、DPE

和 PCA 中、高剂量组，DPD3 中剂量组均能显著

降低 IL-17 表达水平（P＜0.05、0.01、0.001）。

PD、PD3、PE、DPD 对 RAW 264.7 细胞的抗炎效

应已有本课题组前期研究证实 [5]，综合前期文献

与本次实验结果表明，9 个三萜皂苷类化合物均

具有一定的抗炎活性。 

 

与对照组比较：###P＜0.001；与模型组比较：*P＜0.05  **P＜0.01  ***P＜0.001。 

###P < 0.001 vs control group; *P < 0.05  **P < 0.01  ***P < 0.001 vs model group. 

图 7  桐桔梗不同极性部位及各单体成分对 RAW 264.7 细胞上清液中 NO、TNF-α、IL-1β、IL-6、IL-8、IL-17、PGE2表

达水平的影响 ( ±s，n＝3) 

Fig. 7  Effects of different polar fractions and monomer compounds in Platycodonis Radix from Tongcheng on expression 

level of NO, TNF-α, IL-1β, IL-6, IL-8, IL-17 and PGE2 in supernatant of RAW 264.7 cells ( ±s，n＝3) 
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3.5  桐桔梗祛痰物质基础分析 

3.5.1  桐桔梗不同极性部位及单体成分对 EGF 诱

导的 NCI-H292 中 ROS 的影响  结果如图 8 所示。

与对照组相比，模型组 NCI-H292 细胞中 ROS 显著

升高（P＜0.001）。与模型组相比，桐桔梗低、高浓

度的不同极性部位均能显著抑制 EGF 诱导的 NCI-

H292 细胞 ROS 增加（P＜0.01、0.001）；低、高浓

度的 PD、DPD、PD3、PE、PCA 以及高浓度的 DPD3

亦能显著抑制 EGF 诱导的 NCI-H292 细胞 ROS 增

加（P＜0.05、0.001）。 

 

与对照组比较：###P＜0.001；与模型组比较：*P＜0.05  **P＜0.01  ***P＜0.001。 

###P < 0.001 vs control group; *P < 0.05  **P < 0.01  ***P < 0.001 vs model group. 

图 8  桐桔梗不同极性部位与各单体成分对 EGF 诱导的 NCI-H292 细胞中 ROS 水平的影响 ( ±s，n＝3) 

Fig. 8  Effects of different polar fractions and monomer compounds in Platycodonis Radix from Tongcheng on level of ROS 

in NCI-H292 cells ( ±s，n＝3) 

3.5.2  桐桔梗不同极性部位及单体化合物对 EGF 诱

导的 NCI-H292 中 MUC5AC 表达量的影响  结果如

图 9 所示，与对照组相比，模型组 MUC5AC 蛋白水

平显著上调（P＜0.001）。与模型组相比，桐桔梗

20%PF、PEE 高剂量组及 70%PF 低、高剂量组

MUC5AC 蛋白水平明显下降（P＜0.001），95%PF 高

剂量组 MUC5AC 蛋白水平显著下降（P＜0.05）。PD、

DPD、PE、PGD2、PCA、DPD3、DPE 低、高剂量组

MUC5AC 蛋白水平明显下降（P＜0.01、0.001）。 

3.6  桐桔梗抗炎祛痰作用靶点分析 

3.6.1  桐桔梗不同极性部位及单体成分对 NF-κB

转录活性的抑制作用  NF-κB 抑制剂 BAY11-7082

的半数抑制浓度（IC50）为 12.46 μmol·L−1。与对照

组相比，模型组在 TNF-α 诱导后，NF-κB 荧光素酶

活性显著增强（P＜0.001）；与模型组相比，桐桔梗

PEE、70% PF 的中、高剂量，20% PF 高剂量组，95% 

PF 低、中、高剂量组对 NF-κB 转录活性均有显著抑

制活性（P＜0.05、0.001）；PD 中、高剂量组，DPD、

PD3、PE、PGD、PGD2、PCA、DPD3、DPE 各剂量

组对 NF-κB 转录活性均具有显著抑制活性（P＜

0.001），抑制率越高表示对 NF-κB 转录活性的抑制

作用越强，结果见图 10-A。 

3.6.2  桐桔梗不同极性部位及单体成分对

ADRB2 受体介导 CREB 报告基因信号的激活作

用  ADRB2 激动剂 Iso 的半数有效浓度（EC50）

为 24.82 μmol·L−1。如图 10-B 所示，与对照组相

比，桐桔梗 PEE 高剂量组，20% PF 中、高剂量组，

70% PF 及 95% PF 的低、中、高剂量组均能显著上

调 HEK-293/ADRB2 转染细胞株中 CREB 报告基因

荧光信号（P＜0.01、0.001），并呈现一定的浓度相

关性。PD 及 PCA 高剂量组，DPD、PD3、PGD、

DPD3 的中、高剂量组均能显著上调 CREB 报告基

因荧光信号（P＜0.05、0.01、0.001），提示可激活

ADRB2 下游信号通路。 

3.6.3  桐桔梗不同极性部位及单体化合物对5-LOX的

影响  阳性抑制剂NDGA 的 IC50为 4.898 μmol·L−1。

桐桔梗供试品对 5-LOX 抑制活性见图 10-C，结果

表明，桐桔梗 PEE 及 20% PF 高浓度组，PCA、

DPD3 的中、高剂量组对 5-LOX 有显著的酶抑制活

性（P＜0.05、0.001）。 

3.6.4  桐桔梗不同极性部位及单体化合物对 COX-2

的影响  阳性抑制剂塞来昔布 IC50为69.41 nmol·L−1。
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与对照组比较：###P＜0.001；与模型组比较：*P＜0.05  **P＜0.01  ***P＜0.001。 

###P < 0.001 vs control group; *P < 0.05  **P < 0.01  ***P < 0.001 vs model group. 

图 9  桐桔梗不同极性部位及单体成分对 NCI-H292 细胞中 MUC5AC 蛋白表达的影响 ( ±s，n＝3) 

Fig. 9  Effects of different polar fractions and monomer compounds in Platycodonis Radix from Tongcheng on expression of 

MUC5AC in NCI-H292 cells ( ±s，n＝3) 

桐桔梗供试品对 COX-2 抑制活性见图 10-D，结果

表明，桐桔梗不同极性部位各质量浓度对 COX-2 均

有显著抑制活性（P＜0.05、0.01、0.001）；PGD、

PCA、DPE 高浓度组，DPD3 中、高浓度组对 COX-

2 均有显著抑制活性（P＜0.01、0.001）。 

综上，在一定浓度下，桐桔梗各极性部位及 9

个三萜皂苷单体对 NF-κB 通路均有显著抑制作用。

桐桔梗各极性部位和单体成分 PD、PCA、DPD、

PD3、PGD、DPD3 均表现出显著的 ADRB2 激动活

性。桐桔梗 PEE、20% PF 及单体成分 PCA、DPD3

对 5-LOX 具有一定的抑制活性。桐桔梗各极性部位

及单体成分 PGD、PCA、DPE、DPD3 对 COX-2 均

有显著的抑制活性，是桐桔梗发挥抗炎、祛痰作用

的药效物质基础。 

4  讨论 

中药 Q-Marker 的确定是中药质量控制研究的

核心任务，其基本要求是建立中药化学成分与功效

之间的可追溯、可量化、特异性的关联[29-30]。中药

功效以中医基础理论为指导，由四气、五味、归经

等药性特征共同决定，是中药临床作用的核心表

征。其中，五味理论作为药性理论的重要组成部分，

不仅是中药口感的直接描述，更是对中药功效属性

的高度凝练概括。中医理论明确指出“苦能燥湿、

苦能泄降”，即苦味药材多具有清热、泻下、降气、

止咳、平喘等药理作用[31]。“性-效-物”三元论的提

出，为中药 Q-Marker 的发现提供了理论框架，明确

中药 Q-Marker 不仅要能够表征药材的化学成分特

征，还应与其传统药性描述、现代药理活性形成多维

印证。因此，本研究以桐桔梗“苦味”药性为切入点，

探究其苦味物质基础、苦味受体作用机制及其与抗

炎、祛痰核心功效的内在关联，是阐释桐桔梗“性-

效-物”对应关系、初步筛选候选 Q-Marker，并为后 
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与对照组比较：#P＜0.05  ##P＜0.01  ###P＜0.001；与模型组比较：*P＜0.05  ***P＜0.001。 

#P < 0.05  ##P < 0.01  ###P < 0.001 vs control group; *P < 0.05  ***P < 0.001 vs model group. 

图 10  桐桔梗不同极性部位及单体成分对 NF-κB (A)、ADRB2 (B)、5-LOX (C) 及 COX-2 (D) 的作用 ( ±s，n＝3) 

Fig. 10  Effects of different polar fractions and monomer compounds in Platycodonis Radix from Tongcheng on targets of 

NF-κB (A), ADRB2 (B), 5-LOX (C) and COX-2 (D) ( ±s，n＝3) 

续甄别具备药材特异性的 Q-Marker 提供科学路径。 

本研究首先对桐桔梗总提物及不同极性部位

进行化学成分鉴定，结果显示，各极性部位的化学

成分种类整体差异较小，但在化学成分数量和离子

碎片响应强度方面存在差异。现有文献表明，桔梗

中皂苷类成分多富集于 60%～70%乙醇-水体系洗

脱部位[32]，本实验 70% PF 皂苷类成分数量居多且

离子强度明显增强，证实该部位为桐桔梗皂苷类成

分的主要富集区域[33]。20% PF 多为强极性成分[33]，

主要含有多糖、鞣质等成分，也存在少量皂苷类成

分，但成分种类及响应强度远低于 70% PF 部位；

95% PF 可检测到少量桔梗皂苷元，但整体成分种类

少、含量较低。此外，20% PF 中有机酸、黄酮类成

分的质谱响应信号较高，95% PF 则主要富集苯丙素
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类、醇类及甾体类成分。上述结果为后续区分其“真

实五味”和“功效五味”奠定了物质基础。受研究

条件限制，本研究对部位-成分-活性的关联为定性

推断，尚未采用灰色关联度、正交偏最小二乘判别

分析（OPLS-DA）等谱效学方法进行量化关联，后

续将通过谱效关系研究进一步明确各成分对活性

的贡献权重。 

中药五味概念最初源于人体对中药味觉、嗅觉

的感知和分类界定，故有“非口不能味也”，但这种

传统评判方法主观性强、缺乏量化标准，无法满足

现代中药药性科学评价的需求[34]。随着味觉受体理

论的快速发展，研究发现滋味、气味是由味、嗅觉

器官和受体感知与传递的。基于味、嗅觉受体特征、

受体-配体相互作用机制的分子对接技术，能够从分

子微观层面阐释中药性味的物质基础与作用机制，

为中药性味科学化研究提供了可靠的技术手段[35]。

本研究结合桐桔梗物质组解析结果及项目组前期

血中移行成分研究[5,11]，选取 51 种不同结构类型的

代表性化合物，分别与苦味受体（TAS2R46、

TAS2R14 和 TAS2R10）进行分子对接验证。结果表

明，桔梗皂苷类与 3 种苦味受体有较强的结合能力，

基于上述对接结果，进一步筛选 9 个原型入血三萜

皂苷开展体外药效验证，其中 PD、PD3、PE、DPD

的 RAW 264.7 细胞抗炎活性为本课题组前期工作

所证实[5]；PGD、PGD2、PCA、DPD3、DPE 的抗炎、

祛痰及靶点作用为本研究实验证据，初步推断桔梗

皂苷类成分可能为桐桔梗的苦味药性的物质基础。

后续电子舌感官表征结果进一步验证，70% PF 对应

的三萜皂苷类成分、20% PF 对应的黄酮及酚酸类成

分是桐桔梗苦味及苦味回味的主要贡献物质，其中

三萜皂苷类成分为其主要的苦味物质基础，明晰了

桐桔梗“药性（味）”物质基础。 

《黄帝内经》记载：“肺色白，宜食苦”，苦味药

材的沉降之性与肺脏肃降的功能不谋而合。现代药

理研究及项目组前期研究均证实桐桔梗具有抗炎、

祛痰作用[5,36]，基于此，本研究进一步将桐桔梗“苦

味药性-物质基础”的关联研究延伸至功效验证层

面，完善“性-效-物”的完整关联体系。炎症反应是

呼吸系统疾病发生发展的核心病理环节，NF-κB 信

号通路是调控炎症反应的关键通路。正常生理状态

下，NF-κB 与抑制蛋白 IκB 结合，以无活性形式存

在于细胞质中；当细胞受 LPS、TNF-α、IL-1β 等刺

激时，IκB 激酶复合物激活，介导 IκB 磷酸化降解，

促使 NF-κB 发生核转位，启动下游靶基因转录[37]，

诱导 TNF-α、IL-1β、IL-6 等促炎细胞因子及 iNOS、

COX-2 等炎症介质大量表达，进而触发炎症级联反

应[38-39]。同时，NF-κB 通路激活可促进 Th17 等炎

症性 T 细胞的活化与分化[40]，活化的 Th17 细胞通

过分泌 IL-17 等细胞因子，反向激活 NF-κB、丝裂

原活化蛋白激酶（MAPK）信号通路，上调 AP-1、

IL-6、PGE2、NO 等炎症基因表达，进一步放大炎症

损伤[41-42]。此外，TNF-α、ROS 等多种炎症刺激因子

可激活 EGF 受体信号通路，诱导 MUC5AC 异常表

达与过度分泌[43]；同样，5-LOX 代谢产物白三烯可

通过上调肝素结合的 EGF（HB-EGF）表达，激活

EGFR 通路，进一步促进 MUC5AC 分泌，加重气道

黏液淤积与炎症反应[44]。 

从 Q-Marker“可测性”评价维度分析，本研究

采用 HPLC-QTOF-MS 技术，在桐桔梗不同极性部

位中稳定检出上述 9 种三萜皂苷目标成分，证实各

成分可通过液质联用技术实现精准定性识别；且 9

种目标成分均有高纯商品化对照品匹配，通过优化

色谱条件可实现各成分完全基线分离，满足 Q-

Marker“可测性”的基础条件。但本研究仅完成了

目标成分的定性表征，尚未建立多成分同步定量检

测方法并完成全套方法学验证，暂未形成可直接应

用于桐桔梗药材常规质量控制的定量检测体系。后

续将完善多成分定量方法学研究，补齐 Q-Marker 可

测性评价短板，构建完整、规范的桐桔梗 Q-Marker

评价体系。 

本研究从抗炎与祛痰两条主线分别验证了桐

桔梗皂苷类成分的作用：在炎症轴，该类成分可抑

制 NF-κB 通路转录活性及 COX-2、5-LOX 酶活性，

阻断炎症级联反应；在黏液调控轴，可激活ADRB2、

抑制 ROS 累积与 MUC5AC 异常分泌，减少气道黏

液生成。这 2 条功能通路通过信号串扰形成协同网

络，共同构成桐桔梗“宣肺祛痰”功效的完整分子

图谱，进一步证实了三萜皂苷类成分作为桐桔梗 Q-

Marker 的科学合理性。但本研究尚存在一定局限

性，首先，所有药效评价均基于体外细胞模型和酶

活性筛选体系，尚未在动物水平验证各单体成分单

独给药或配伍给药的体内抗炎、祛痰药效，尚未阐

明 TAS2R-抗炎/祛痰效应关系；其次，中医临床用

药多为复方配伍，桐桔梗在复方中的药效物质基础

与单味药可能存在差异，后续研究会结合含药血清

药理学方法，在更接近临床用药场景的条件下评价
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Q-Marker 的合理性。 

综上所述，本研究以“性-效-物”三元论为核心

研究框架，从“真实五味”感官物质与“功效五味”

药效物质角度，初步阐释了桐桔梗药性与功效的物

质基础，确定基于“有效性”的桐桔梗候选 Q-

Marker。研究证实，桐桔梗苦味药性的核心物质基

础为三萜皂苷类成分，其宣肺利咽、祛痰排脓的核

心药效物质亦以三萜皂苷类成分为主。据此，推测

桐桔梗基于“有效性”完整表达的候选 Q-Marker 为

PD3、PD、PE、DPD、PGD2、PCA、DPD3、DPE、

PGD。 
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