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摘要：党参是一种常见的中药，隶属于桔梗科党参属，具有健脾益肺、养血生津的功效。党参根是主要的入药部
位，从中可分离获得一种聚乙炔糖苷——党参炔苷。党参炔苷具有抵抗组织氧化，缓解急慢性痛风症状，治疗心律
失常，预防心脏纤维化，抵抗疟疾感染，减轻胃酸伤害和保护胃黏膜等药理作用。近年来，党参炔苷被发现在癌症防
治中有很好的效果，能够抑制多种癌细胞的增殖和迁移，促进细胞凋亡。文章结合相关文献资料对党参炔苷药理活
性和具体的作用机制进行综述，为党参炔苷的治疗潜力开发和临床应用提供参考和依据。
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Abstract：Dangshen（Codonopsis Radix），which belongs to the Campanulaceae family，is a common 

traditional Chinese medicine. It has the effects of invigorating the spleen and tonifying the lungs，nourishing 

the blood and producing fluid. The root of Codonopsis Radix is the main medicinal part from which a 

polyacetylene glycoside can be isolated-lobetyolin. Lobetyolin has many pharmacological effects，such 

as resisting tissue oxidation，relieving acute and chronic gout symptoms，treating cardiac arrhythmias，

preventing cardiac fibrosis，resisting malaria infection，reducing gastric acid damage and protecting the 

gastric mucosa. In recent years，lobetyolin has been found to be effective in the prevention and treatment 

of cancer，inhibiting the proliferation and migration of various cancer cells and promoting apoptosis. This 

article reviewed the pharmacological activity and specific mechanism of lobetyolin to provide a reference and 

basis for further development of its therapeutic potential and clinical application.
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党参性平，味甘，归脾、肺经二经，具有健脾益
肺、养血生津的功效。中医在临床上常用于治疗脾
肺气虚，食少便溏，气血不足，心悸气短，气津两伤和
内热消渴等症状 [1]。现代药理学研究发现党参具有
促进胃肠功能、滋补肺脾、改善微循环、抵抗高血压、
增强认知功能和抑制肿瘤生长等多种药理作用 [2-3]。
这与党参富含聚炔类、生物碱类、苯丙素类、木脂素
类、三萜及皂苷类、黄酮类、甾体类、有机酸类和糖类
等多种化学成分有关 [4]。

党参炔苷是从党参根分离提取获得的一种聚
乙炔糖苷，广泛存在于多种药用植物中，在党参属植
物中含量较高 [5]。作为桔梗科植物在化学分类上的
一种特征性成分，党参炔苷已被证实具有抗肿瘤、抗
氧化、抗疟疾、抗胃黏膜损伤、抗心律失常和心脏保
护等多种药理功效 [6]。因具有来源广泛、提取工艺
成熟、生物活性高、稳定性良好、不良反应小和耐药
性低等优点，党参炔苷已逐渐成为国际上天然药物

研究的热点化合物之一（见图 1）。

图 1  党参炔苷分子结构式

1  党参炔苷的药理活性

党参炔苷是 2020 年版《中华人民共和国药典》
中用薄层色谱法鉴别党参的一种对照品，也是党
参的重要指标性成分 [1]，其抗溃疡活性较强，对乙
醇造成的胃黏膜损伤有很好的保护作用 [7]，此外，
该成分在抗氧化、抗疟疾、抗心律失常、抗癌、保护
心脏和肾等方面也有较强活性，其具体作用特点
见表 1。

表 1  党参炔苷药理作用

种类 作用特点 文献
抗氧化和抗痛风 对体外黄嘌呤氧化酶活性有微弱的抑制作用；抑制中性粒细胞的炎

症活动来缓解 MSU 诱导的急性痛风性关节炎
[16-17]、[21-22]

抗心律失常和心脏保护 通过 JNK 信号通路的磷酸化抑制骨桥蛋白的表达 [24]、[30]
抗疟疾 对伯氏疟原虫感染小鼠有显著的预防性和疟原虫抑制效果 [32]
抗胃黏膜损伤 降低乙醇所致胃溃疡大鼠的溃疡指数和调节胃泌素水平 [7]
促血管生成和神经元发育 促进转基因斑马鱼节间血管分支血管的生成，导致部分血管畸形，能

增加大鼠运动神经元轴突长度
[36]

抗肿瘤 将细胞周期阻滞于 G1/S 期，抑制肿瘤细胞生长和增殖；通过线粒体
途径、ASCT2 信号通路等途径诱导肿瘤细胞凋亡；抑制细胞上皮间质
转化从而达到抑制肿瘤转移和侵袭的作用

[ 3 9 - 4 3 ] 、[ 4 5 - 4 6 ] 、
[49-51]

肾保护 抑制炎症和细胞凋亡来减轻由顺铂引起的肾损伤；减轻慢性肾病所
致的 5/6 肾切除小鼠的骨肌肉损伤

[53-54]

1.1  抗氧化和抗痛风

1.1.1  抗氧化

体外和体内环境的改变会诱导机体产生过量
的氧自由基，引发细胞氧化应激程度的增加，细胞结
构被破坏和功能出现丧失，导致机体衰老并引发多
种相关疾病，如动脉粥样硬化 [8-9]、心血管疾病 [10]、糖
尿病 [11-12]、肿瘤 [13-14]、癌症 [15] 等。DUMLU 等 [16] 从风
铃草甲醇提取物中分离得到 5 个已知化合物，分别
是槲皮素 -3-O- 葡萄糖苷、槲皮素 -3-O- 芸香苷、
山柰酚 -3-O- 葡萄糖苷、党参炔苷和党参炔醇，通
过 1，1- 二苯基 -2- 苯肼基自由基清除实验和还原
能力测定实验发现甲醇提取物具有一定的抗氧化能
力，而党参炔苷和党参炔醇比甲醇提取物和其他纯
化化合物显示出更出色的抗氧化活性。YANG 等 [17]

将党参叶加工成茶，并分析和比较了叶茶、生叶和根
的化学成分以及抗氧化和抗菌活性，发现与叶根相
比，党参炔苷含量更高的叶茶和叶子表现出更高的
抗氧化活性。
1.1.2  抗痛风 

尿酸是由黄嘌呤氧化酶（xanthine oxidase，XO）
催化的嘌呤代谢途径的最终氧化产物，主要以尿液
的形式排出体外 [18]。高尿酸血症的特征是血液中
尿酸水平的异常升高，这是由于 XO 介导的体内尿
酸过度产生和 / 或肾脏排泄受损所引起 [19]。高尿
酸血症是痛风的主要原因，表现为单钠尿酸盐晶体

（monosodium urate crystals，MSU）在关节内和周围
沉积，引起痛风性关节炎 [20]。YOON 等 [21] 利用体外

酶测定系统和体内氧嗪酸钾诱导的小鼠痛风模型，
发现口服 50 mg/kg 的党参炔苷能够显著降低小鼠
肝脏中 XO 的活性，但持续 1 周使用党参炔苷对高尿
酸血症小鼠体内血清 XO 活性的影响是有限的，表
明党参炔苷能通过混合型机制弱抑制 XO 活性，这
提示党参炔苷具有一定的抗痛风作用。LIU 等 [22] 通
过建立了 MSU 诱导的急性痛风性关节炎模型、气囊
模型和体外中性粒细胞痛风模型，发现党参炔苷减
轻了踝关节肿胀和滑膜中性粒细胞的浸润，而且减
少了滑膜组织中中性粒细胞的 NETosis（neutrophil 
extracellular traps），促进了中性粒细胞的凋亡，这证
实了党参炔苷可以通过靶向嘌呤受体 GPR105 介导
中性粒细胞死亡模式的转换来抑制 MSU 诱导的急
性痛风性关节炎。
1.2  抗心律失常和心脏保护

1.2.1  抗心律失常

心律失常是由心脏搏动异常所致，一般表现为
离子通道紊乱或心肌病，可分为冲动形成障碍和传
导障碍两大类。心律失常的发病机理错综复杂，一
般情况下，大多数心血管疾病如心力衰竭都伴有心
律失常，严重的心律失常能触发心脏骤停和猝死。
不幸的是，大多数抗心律失常药物缺乏特异性，并且
产生较多的不良反应 [23]。由党参、黄精、三七、琥珀
和甘松组成稳心颗粒是治疗心律失常的常用中药
复方，通过液相色谱结合高分辨率质谱技术对稳心
颗粒的化学成分进行了分析，初步鉴定出 71 种化合
物，然后基于活性指数的方法结合斑马鱼体内模型，
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结果表明单体化合物党参炔苷、党参炔苷宁和人参
皂苷 Rg1 等具有抗心律失常活性 [24]。
1.2.2  心脏保护

心血管疾病是晚期慢性肾脏疾病患者死亡的
主要原因之一。慢性肾病晚期的特点是心脏和大
动脉发生纤维化，最终导致心功能障碍和动脉硬
化 [25]。随着慢性肾病的进展，心脏纤维化越来越
突出，导致收缩功能障碍，甚至心力衰竭 [26-27]。骨
桥蛋白（osteopontin，OPN）能介导心肌成纤维细
胞的分化、存活、迁移和增殖，最终促进间质纤维
化，且已被证实在心力衰竭患者和模型中显著上
调 [28-29]。NI 等 [30] 通过分子表型分析和体内外实验
证明党参炔苷能抑制巨噬细胞分泌 OPN，降低成
纤维细胞和心肌细胞的 OPN 表达水平，改善 5/6 肾
切除的小鼠的心功能障碍，并通过抑制 c-Jun 氨基
酸端激酶（C-Jun N-teminal kinase，JNK）信号通
路降低 OPN 表达，显示了党参炔苷具有良好的心
脏保护作用。
1.3  抗疟疾

半边莲是一种内源性埃塞俄比亚药用植物，它
的根通常被埃塞俄比亚人用于治疗疟疾和眼疾 [31]。
TADEGE 等 [32] 在生物测定指导下的分馏过程中，通
过硅胶柱色谱法从半边莲的甲醇提取物中分离得到
党参炔苷，并在感染伯氏疟原虫的瑞士白化病小鼠
中评估其抗疟活性；经过四天的药物处理，发现党
参炔苷（100 mg/kg）不仅具有良好的抗疟活性，还能
对小鼠伯氏疟原虫感染有明显的预防性和寄生虫病
抑制作用（P<0.001），党参炔苷延长了接受治疗小鼠
的存活时间，并显著抑制小鼠体质量减轻，降低了直
肠温度和红细胞压积。
1.4  抗胃黏膜损伤

党参是治疗胃炎和消化性溃疡的一种常用中
药，党参煎剂能够刺激胃泌素（gastrin，Gas）的释
放，增加胃窦及十二指肠黏膜组织中生长抑素的含
量，且对胃酸分泌、胃电活动、胃排空及胃动素的浓
度影响不大，有益于萎缩性胃炎和消化性溃疡的治
疗 [33-34]。同时，党参能通过抗氧化及抗炎、调节相
关激素，如前列腺素（prostaglandin，PG）、Gas、生
长抑素等的分泌，抑制胃蛋白酶释放，影响胆碱能
神经与其他神经通路等，从而达到治疗胃溃疡的作
用 [35]。宋丹等 [7] 通过构建乙醇致大鼠胃溃疡模型，
观察党参炔苷对该模型治疗后大鼠溃疡指数的影
响，发现以灌胃方式给予 1.5 mg/kg 的党参炔苷能
降低乙醇所致胃溃疡大鼠的溃疡指数和胃泌素水
平，提高 PG 的含量，且党参炔苷可在一定程度下对
抗胃酸分泌的增加，刺激胃黏膜合成释放表皮生长
因子（EGF），提示党参炔苷对胃黏膜损伤具有保护
作用。
1.5  促血管生成和神经元发育

血管新生是指从已有的血管系统中新生出来
的血管，在脑卒中损伤修复过程中，新生血管可通过
改善脑内微环境和脑血流，促进神经细胞增殖和存
活，从而在神经损伤修复中发挥重要作用。WANG
等 [36] 利用转基因斑马鱼胚胎进行实验，发现党参炔
苷可以在转基因斑马鱼的早期胚胎发育过程中促进
血管生成并导致血管畸形；此外，采用党参炔苷和

神经元凋亡药物 Combretastatin A-4 同时处理斑马
鱼，发现党参炔苷具有低毒性的特点，并能在较高浓
度下能促进神经生长。
1.6  抗肿瘤

癌症被认为是“永不愈合的伤口”，其特征是异
常细胞的不受控制地增殖和免疫系统的异常识别。
根据世界卫生组织的报告，2018 年全球因癌症死亡
的人数估计为 960 万 [37]。近年来，不少研究发现党
参炔苷具备良好的抗肿瘤作用，显示出潜在的应用
前景。研究表明，党参炔苷对多种癌细胞都有一定
的抑制作用，该部分将从肿瘤细胞增殖、凋亡、迁移
及细胞周期停滞等方面，对党参炔苷的抗肿瘤药理
活性进行了系统地总结与阐述。
1.6.1  阻滞细胞周期，抑制肿瘤细胞生长增殖

细胞周期是细胞增殖过程中的重要组成部分，
不受控制的细胞增殖是癌症的显著特征之一 [38]。党
参炔苷和党参炔苷宁是聚乙炔化合物党参炔醇的
单糖基化和双糖基化形式，而党参炔醇能通过上调
p53、p21 和 下 调 CDK2/Cyclin E 复 合 体 的 表 达，以
剂量依赖的方式诱导 MKN45 细胞周期停滞于 G1/S
期，从而抑制体内 MKN45 胃肿瘤生长 [39]。另有研究
发现党参炔苷和党参炔醇极大地抑制了 PC-3 前列
腺癌细胞的增殖，相应的IC50值分别为5.73 μmol/L
和 12.72 μmol/L[40]。 用 10、20、40 mmol/L 的 党 参 炔
苷作用于两种细胞 MDA-MB-231 和 MDA-MB-468 
48 h 后，细胞的增殖均受到抑制 [41]。CHENG 等 [42]

通过 MTT 实验证实党参炔苷以浓度依赖性方式抑
制 MKN-45 和 MKN-28 胃 癌 细 胞 的 增 殖 能 力，且
通过异种移植模型实验证明党参炔苷能有效抑制
体内肿瘤的生长。轮叶党参聚乙炔（C. Lanceolata 
Polyacetylenes，CLP）的水提取物中获得了 6 种化合
物，分别鉴定为丁香苷、党参炔苷 A、党参炔醇、异落
叶松脂醇、党参炔苷和白术内酯Ⅲ，通过实验发现
CLP 可显著抑制 A549 细胞的增殖、集落形成、迁移
和侵袭，抑制裸鼠移植瘤的生长。在 CLP 对肺癌细
胞增殖的抑制作用中，党参炔苷和党参炔醇贡献了
大约 71%，且两者的协同作用相当于 CLP 的抗增殖
活性，可见党参炔苷和党参炔醇为 CLP 中的主要抗
肿瘤活性成分 [43]。
1.6.2  诱导肿瘤细胞凋亡

细胞凋亡是指细胞受遗传机制控制，按自身程
序主动的生理性死亡过程 [44]。而相关研究表明党
参炔苷可通过各种途径诱导肿瘤细胞凋亡。以党
参炔苷为主要成分的蒸党参能显著增加 H22 肿瘤
组织中 Bax 的表达，并以剂量依赖性方式降低 Bcl-2
和血管内皮生长因子（VEGF）的表达，从而抑制
体 内 H22 肿 瘤 的 生 长 [45]。 党 参 炔 苷（40 μmol/L）
处理可介导 HCT-116 结肠癌细胞中 p53 向胞核移
位，并减弱了 Bcl-2 的表达，显著增加了 Bax 和 p21
的表达水平，且通过体内实验发现党参炔苷（10、
20、40 mg/kg）处理组明显抑制肿瘤体积，显著降
低丙氨酸 - 丝氨酸 - 半胱氨酸转运载体 2（alanine-
serine-cysteine transporter 2，ASCT2）基 因 表 达 水
平，表明党参炔苷通过 ASCT2 信号通路有效地诱导
了 HCT-116 结肠癌细胞的凋亡和谷氨酰胺代谢 [46]。
在 MDA-MB-231 和 MDAMB-468 乳腺癌细胞中，党
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参炔苷降低细胞内谷胱甘肽水平，增加细胞内活性
氧水平。并能促进 Caspase3 和 Caspase9 的裂解，调
节促凋亡蛋白 Bax 和抗凋亡蛋白 Bcl-2 的表达，从
而表明党参炔苷通过线粒体途径诱导了乳腺癌细
胞的凋亡 [41]。
1.6.3  抑制肿瘤细胞迁移和侵袭

肿瘤转移是 90% 癌症患者死亡的主要原因 [47]，
所以抑制迁移是肿瘤临床治疗的当务之急。而大
量研究证实，上皮间质转化（epithelial- mesenchymal 
transition，EMT）被认为是肿瘤恶性转移的重要分子
机制 [48]。在 EMT 过程中，E- 钙黏素（e-cadherin）等
上皮性标志物表达下调，而波形蛋白（vimentin）等
间充质标志物蛋白表达上调，导致癌细胞迁移和侵
袭增加。最近的一项研究报道加味健脾养正汤可
以通过抑制 EMT 来抑制胃癌细胞的增殖、迁移和侵
袭，而党参炔苷被确定为加味健脾养正汤的主要成
分之一 [49]。含有党参炔苷成分的中药补肺汤被证
实可以抑制非小细胞肺癌的上皮间质转化。相关
研究报道，中药补肺汤可以通过衰减典型的 Smad 信
号通路活化，在体内和体外减弱 TGF-β1 介导的肺
癌 A549 细胞 EMT，从而达到治疗非小细胞肺癌的功
效 [50]。另有学者通过体内和体外相关实验，证实党
参炔苷联合顺铂对肺癌生长有显著的抑制作用，党
参炔苷和顺铂联用组小鼠肿瘤组织中 vimentin 和基
质金属蛋白酶 9（MMP-9）的表达最低，e-cadherin
的表达最高，且党参炔苷是通过抑制 EMT 来提高肺
癌的化疗疗效的 [51]。
1.7  肾保护

研究表明较高剂量的顺铂可以诱导肾毒性，
导致急性肾衰竭和肾功能受损 [52]。而党参炔苷

（20 μmol/L）可通过提高人胚肾（HEK293）细胞活
力、降低丙二醛水平、降低谷胱甘肽含量，显著抑制
顺铂诱导的细胞毒性，并可通过抑制 MAPK 信号通
路减轻顺铂对 HEK293 细胞的毒性；同时，党参炔苷
还能降低 HEK293 细胞中由顺铂引起而升高的肿瘤
坏死因子 -α（TNF-α）、磷酸化核因子 κB（p-NF-
κB）和核因子抑制蛋白（IκBα）的表达水平，从
而抑制炎症反应，这些结果表明党参炔苷可能通过
抑制炎症和细胞凋亡来保护肾功能 [53]。此外党参
炔苷（30 mg/kg 或 50 mg/kg）还可通过抑制铁死亡
显著减轻骨骼肌损伤，体外实验发现党参炔苷处
理（20 μmol/L 和 50 μmol/L）可以保护 C2C12 成肌
细胞免受暴露于吲哚硫酸盐（IS）引起的铁死亡，其
机制是党参炔苷增加了 Hedgehog 信号通路（SMO 和
GLI1）的蛋白水平，即通过激活 GLI1 转录上调了一
系列铁死亡制因子的表达 [54]。
2  总结与展望

党参炔苷具有抗痛风、心脏保护、抗肿瘤、抗
胃黏膜损伤、肾保护等多种药理作用，且作用机制
也有所阐明，为今后将党参炔苷更好地应用于临
床提供一定参考（见图 2）。在抗痛风方面，党参炔
苷可通过混合型机制抑制 XO 活性，通过抑制中性
粒细胞凋亡抑制 MSU 诱导的急性痛风性关节炎，
但党参炔苷对小鼠 XO 活性的影响是有限的，后续
可考虑与其他抗痛风药物联用以提高药物疗效。
在心脏保护方面，党参炔苷可能通过 JNK/c-Jun 信

号通路降低 OPN 的表达水平，抑制心肌成纤维细
胞的纤维化，改善心脏收缩功能，从而发挥对心脏
的保护功能；此外，党参炔苷还可以预防心衰的发
生，这些研究表明党参炔苷在改善心功能方面具
有较好的作用。在抗胃黏膜损伤方面，党参炔苷通
过降低 Gas 表达水平，提高 PG 的表达水平，刺激胃
黏膜合成释放 EGF，从而达到有效保护胃黏膜损伤
的作用。党参炔苷抗肿瘤机制主要通过上调 p53、
p21 及 Bax 的表达，下调 CDK2、Cyclin E 及 Bcl-2 的
表达阻滞细胞周期、诱导细胞凋亡，从而抑制细胞
增殖；同时，党参炔苷还可以通过抑制 EMT 抑制癌
细胞的迁移与侵袭；此外，党参炔苷能够通过抑制
MAPK 信号通路缓解顺铂诱导的细胞毒性，这说明
了党参炔苷具有降低化疗药物不良反应的潜在价
值。

图 2  党参炔苷的药理作用机制

虽然党参炔苷药理作用广泛，但其中抗氧化、
抗疟疾、促血管生成和神经元发育等研究多集中于
药效结果方面，其作用机制仍需进一步完善。综上
研究表明党参炔苷对肿瘤的作用是多通路、多靶点
相结合的结果，这反映出党参炔苷抗肿瘤的研究前
景甚广，但现有的抗肿瘤作用研究多集中在细胞实
验和动物实验，缺少临床试验的验证，如何将其应用
于临床，还需要进一步的研究。◆
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