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摘 要：抗体偶联药物（antibody-drug conjugate, ADC）临床应用的成功推动了放射性核素偶联药物（radionuclide drug 
conjugates, RDC）、多肽偶联药物（peptide drug conjugates, PDC）及小分子药物偶联物（small molecule-drug conjugates, 
SMDC）等新型偶联药物的快速发展。这些药物通过整合靶向递送与高效载荷释放，在癌症治疗领域展现出显著优势，并

逐步向疾病诊断与其他治疗领域拓展。系统综述了偶联药物、偶联技术的研究进展与临床转化现状，探讨了其在适应症

扩展、技术迭代及诊疗一体化中的未来研究方向。
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Abstract：The clinical success of antibody-drug conjugates （ADCs） has driven the rapid development of novel conjugate drugs， 
including radionuclide drug conjugates （RDCs）， peptide drug conjugates （PDCs）， and small molecule drug conjugates 
（SMDCs）. These drugs offer significant advantages in cancer treatment by integrating targeted delivery with efficient payload 
release and are progressively expanding into disease diagnosis and therapeutic areas beyond oncology. This article systematically 
reviewed the current landscape of conjugate drugs， coupling technologies， recent progress， and clinical translation， while 
exploring future directions in expanding indications， technological advancements， and integrated theranostic applications.
Key words：antibody-drug conjugates； radionuclide drug conjugates； peptide drug conjugates； small molecule-drug conjugates； 

coupled techniques

恶性肿瘤的传统治疗手段主要包括化疗和单

克隆抗体疗法，因靶向性不足或实体瘤渗透性差

等局限性，难以满足临床需求。偶联药物通过精

准递送机制将治疗性载荷靶向病灶，可显著提升

疗效并降低毒副作用。抗体偶联药物（antibody-

drug conjugate， ADC）成功验证了“靶向-递送-释

放”三位一体策略的可行性，并催生了放射性核素

偶联药物（radionuclide drug conjugates， RDC）、多

肽偶联药物（peptide drug conjugates， PDC）及小分

子药物偶联物（small molecule-drug conjugates， 
SMDC）等新型偶联药物的研发热潮。本文聚焦

偶联药物的技术革新与临床进展，并展望了其在

多个领域的应用潜力。

1　偶联药物

偶联药物通过精准的“靶向-递送-释放”机制

革新疾病治疗模式，其核心设计策略是通过整合
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靶向单元、连接子（linker）与效应模块（payload），旨
在提升疗效的同时降低毒性。偶联药物的常规靶

向单元有单克隆抗体、抗体片段、多肽、小分子配

体、核酸适配体、糖类或脂质结构等，以及新型靶

向单元，如细胞穿膜肽和双特异性分子等。linker
作为连接多肽与载荷的关键桥梁，需兼具循环系

统稳定性和靶点特异性裂解双重特性。目前主流

linker根据作用机制可分为三类：酶敏感型 linker
（如含酯键、酰胺键或Val-Cit特异性肽段）通过肿

瘤高表达的酯酶/酰胺酶或溶酶体蛋白酶实现胞内

激活［1-4］；pH 敏感型 linker（含腙键等酸敏感基团）

利用肿瘤微环境（pH 6.5~7.0）与血液（pH 7.4）的

pH 梯度差异触发裂解［1，5］；氧化还原敏感型 linker
（含二硫键）响应肿瘤细胞内高浓度还原型谷胱甘

肽（GSH 2~10 mmol·L−1 vs. 血浆 2~20 μmol·L−1）发

生断裂［6-7］。还有一种不可裂解型 linker（如硫醚

键、肟键）适用于需完整结构发挥作用的改造体系

偶联药物［8］。效应模块（payload）根据作用靶点可

分为三大类：第一类 payload主要通过蒽环类药物

等干扰DNA的转录和复制过程，来杀伤癌细胞［9］；

第二类 payload通过抑制 DNA的生物合成来发挥

其细胞毒性，如抑制二氢叶酸还原酶的活性来杀伤

癌细胞［10］；第三类 payload通过抑制有丝分裂过程

来杀伤癌细胞，如一些生物碱类似物［11］。目前，偶

联药物主要包括ADC、RDC、PDC、SMDC等，它们均

在不同疾病领域展示出应用潜力。

1.1　抗体偶联药物

ADC是通过工程化 linker将靶向特异性抗原

的单克隆抗体与高活性细胞毒性载荷（payload）

共价偶联形成精准治疗药物，其独特的设计整合

了抗体靶向识别与小分子载荷的强效杀伤特

性［12］。从作用机制维度，ADC药物需实现三重动

态调控：在循环系统中保持结构稳定性以规避脱

靶毒性；通过抗原介导的内吞作用精准递送至靶

细胞（如肿瘤细胞）；依赖微环境特异性刺激（如溶

酶体酶解或酸性 pH）触发载荷的可控释放。值得

注意的是，部分 ADC 借助可裂解型 linker 设计产

生“旁观者效应”，通过载荷跨膜扩散作用杀伤邻

近抗原异质型肿瘤细胞，同时还能通过抗体Fc段
介导的免疫效应（如ADCC、CDC或ADCP）强化抗

肿瘤作用。目前，ADC 研发已突破传统“三位一

体”（靶向-递送-释放）的简单组合范式，需基于靶

点生物学特征、肿瘤微环境特性及载荷作用机制

进行系统性优化设计，通过各组分协同作用实现

治疗窗口的最大化［13］。

1.2　放射性核素偶联药物

RDC 与 ADC 的核心差异在于其不依赖于胞

内递送过程，非裂解性设计可增强循环稳定性，核

素滞留肿瘤微环境能够降低脱靶风险，从而在安

全性参数上展现出独特优势［14］。RDC 的结构框

架主要包括以下结构。①靶向单元——特异性识

别肿瘤标志物的单克隆抗体或小分子配体（li⁃
gand）；②连接架构——包括连接子（linker，共价

连接螯合剂与靶向单元）和螯合剂（chelator，通过

配位键稳定结合放射性核素）；③效应模块——根

据临床需求选择不同衰变特性的治疗性或诊断性

放射性核素［15］。基于效应模块的选择差异，RDC
的主要分类见表1。

1.3　多肽偶联药物

PDC 与 ADC 的差异之处在于其以多肽为载

体，通过以下四类机制实现精准递送与控释。

①细胞穿透肽。由 5~30个氨基酸构成，富含精氨

表1　RDC的主要临床应用分类[16-17]

Table1　Main clinical application classification of RDC[16-17]

分类

诊断型RDC

治疗型RDC

核素类型

正电子（β⁺）发射体

单光子发射体

高LET α粒子①发射体

长射程 β⁻粒子②发射体

代表核素

⁶⁸Ga、¹⁸F、⁶⁴Cu③、⁸⁹Zr
⁹⁹mTc、¹¹¹In
²²⁵Ac、²²³Ra、²¹³Bi、²¹¹At
¹⁷⁷Lu③、⁹⁰Y、¹³¹I、¹⁸⁸Re

检测/作用机制

PET显像（γ光子检测）

SPECT显像

引发DNA双链断裂，杀伤乏氧细胞

交叉火力效应覆盖异质性肿瘤

注：①α核素优势：α粒子（5~8 MeV）具有高线性能量转移（LET≈80 keV·μm-1），可在单细胞尺度内引发不可逆DNA损伤；②β核素特

性：β⁻粒子（0.5~2.3 MeV）通过较长组织穿透距离（1~10 mm）实现肿瘤微环境辐射覆盖；③部分核素（如⁶⁴Cu、¹⁷⁷Lu）兼具诊断显像与治疗

功能，支持个体化剂量调控。
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酸（Arg）和赖氨酸（Lys）形成两亲性 α-螺旋结构。

通过正电荷与带负电的细胞膜相互作用，以能量

依赖型内吞或非能量依赖型直接易位方式穿透细

胞膜，实现跨膜转运，同时可增强药物溶解性［18］。

②细胞靶向肽。基于受体-配体特异性识别机制

（如整合素、生长因子受体等），显著提升药物在肿

瘤微环境的富集浓度并降低系统毒性［19］。③自组

装肽。含重复氨基酸序列的寡肽，通过范德华力、

氢键等非共价作用自发形成纳米结构（如纳米纤

维、胶束）。其靶点响应性释药特性、模块化设计

优势及生物可降解性为递药系统提供创新解决方

案［20-21］。④刺激响应肽。通过构象转变（如 α-螺

旋→β-折叠）响应 pH、温度、酶等微环境刺激，实

现递送系统的智能调控［22-23］。

1.4　小分子药物偶联物

SMDC药物是小分子靶向配体与细胞 payload
通过 linker偶联而形成的一类创新性药物［24］，组件

与ADC的不同在于靶向单元及 linker。相比ADC，
SMDC以小分子配体替代抗体作为靶向单元，主要

特点包括：①分子量差异显著（SMDC 通常<5 kD 
vs. ADC 约 150 kD），不仅提升了肿瘤穿透性和组

织分布均匀性，还可降低全身毒性；②通过小分子

配体与肿瘤细胞表面过表达的转运蛋白或受体

（如叶酸受体［25］、谷氨酸脲衍生物［26］、生长抑素类

似物［27］以及碳酸酐酶Ⅸ［28］等）特异性结合，依赖受

体介导的内吞作用或直接跨膜转运进入细胞，经

溶酶体活化后释放 payload，其靶向效率可能优于

ADC的抗体-抗原结合机制［29］；③凭借小分子特性

更易穿透血管壁并深入肿瘤核心区域，且因分子

量小、免疫原性低，可减少淋巴系统清除及免疫原

性反应，从而延长肿瘤滞留时间并提升有效载荷

释放效率［29-32］。

SMDC 的 linker是药物设计的核心组件，通常

由间隔空间（spacer）和可裂解基团（cleavable bridge）
两部分组成，需同时满足以下关键需求：①稳定连

接配体与 payload并维持后者惰性；②通过间隔空

间优化分子构象，避免靶向配体与受体结合时的

空间位阻；③在特定微环境（如溶酶体酸性 pH、酶

促条件）下精准释放活性payload［33］。

间隔空间的设计策略聚焦于刚性骨架优选与

长度优化。采用芳香环、多肽链等刚性结构可抑

制分子内相互作用（氢键、疏水缔合），维持配体-

受体最佳结合构象；而通过聚乙二醇（polyethyl⁃

ene glycol，PEG）、糖基化氨基酸等亲水性模块可

增强水溶性并减少血浆蛋白非特异性吸附［34］。当

前研究热点是进一步拓展至差向异构化分子（如

谷氨酸/谷氨酰胺交替单元），通过立体异构调控

实现间隔空间三维排布的可控性，同时利用极性

侧链提升药物溶解性，从而降低脱靶毒性风险［35］。

1.5　抗体免疫刺激物偶联物

抗体免疫刺激物偶联物（immune-stimulating 
antibody conjugate， ISAC）是一种新型免疫疗法，

与ADC的有效载荷不同，ISAC选择特异性免疫调

节剂作为 payload。ISAC 通过三种主要步骤发挥

作用：抗原识别、抗原呈递细胞（antigen-present⁃
ing cells， APC）中 Fc介导的内吞作用和APC细胞

中 Toll 样受体（Toll-like receptors， TLR）的激活。

通过将免疫激动剂和肿瘤靶向性抗体偶联，不仅

能激活先天免疫，还可以介导适应性免疫，将免疫

激动剂或调节剂递送到肿瘤微环境中，从而将

“冷”肿瘤转化为“热”肿瘤。这种策略解决了与免

疫刺激剂全身给药相关的固有挑战，有望增强抗

肿瘤疗效，同时减轻全身不良反应。然而，尽管

ISAC具有强大的肿瘤杀伤作用，但风险也相对较

高，有可能激活全身非特异性免疫反应，严重时引

发细胞因子风暴，甚至危及生命［36］。

ISAC作为一个新兴研究领域，IgG1是主要的

应用抗体。原因之一是 IgG1 稳定性好，半衰期

长，杀死肿瘤的机会大。原因之二是 IgG1 对

FcγR 的亲和力较强，FcγR 在免疫细胞中作为受

体表达，更易招募免疫细胞来杀死肿瘤［37］。

ISAC 使用的 payload 多为小分子药物，如

TLR7、TLR8、TLR9激动剂或 STING激动剂。TLR
激动剂和 STING 激动剂均有可能重塑肿瘤微环

境，增强肿瘤免疫治疗的反应性和疗效，解决传统

ADC药物面临的挑战。然而，目前从整体开发进

度而言，ISAC 尚处于早期研究阶段，虽然概念较

为清晰，但在临床试验中存在剂量爬坡的难题，

TLRs、STING 等激动剂的开发往往伴随着治疗窗

口窄和全身毒性的挑战，疗效提高的同时毒性也

趋于上升，相较于 ADC，ISAC 治疗窗口的把控更

具挑战性。另外，ISAC 可能促进抗药抗体的产

生，进而影响疗效［36-37］。

1.6　抗体寡核苷酸偶联物

相较于ADC，抗体寡核苷酸偶联物（antibody-

oligonucleotide conjugdates，AOC）结构差异之处在

390



杨明明，等：偶联药物研究进展

于 payload选择寡核苷酸药物，如 siRNA和抗体寡

核 苷 酸 偶 联 物（antibody-oligonucleotide conju⁃
gates， AOC），具有靶向特异性强、长效、可作用于

“不可成药”靶点等优点，但是在血液系统中半衰

期短，除了肝脏和少数组织外，主动靶向性差［38］。

此外，寡核苷酸药物自身带有的负电荷会受到细

胞膜内负电荷的排斥，很难进入细胞内发挥作用。

而抗体在ADC药物中呈现的递送效果使其成为寡

核苷酸合适选择，有助于拓展寡核苷酸药物的组

织/细胞靶向性［39-40］。

1.7　抗体-细胞偶联物

抗体-细胞偶联物（antibody-cell conjugation， 
ACC）是指将具有特定功能的细胞，如自然杀伤细

胞（natural killer cell， NK）、细胞因子诱导杀伤细

胞（cytokine-induced killer cells， CIK）等免疫细胞

与单抗结合形成的偶联物。通过偶联抗体介导的

治疗性活细胞递送，实现对肿瘤细胞的靶特异性

有效杀伤，降低对正常细胞的损伤。因此，ACC
可以利用免疫细胞的天然激活信号系统，识别和

杀死病变细胞，提高治疗效果［41］。

2　偶联技术

偶联药物技术的核心在于实现 payload 与单

克隆抗体的精准可控偶联，其关键质量属性（criti⁃
cal quality abtributes， CQAs）——载药量（drug to 
antibody ratio， DAR）与偶联位点分布的调控直接

决定药物的治疗窗口与安全性。传统非定点偶联

技术依赖赖氨酸（Lys）ε-氨基或半胱氨酸（Cys）巯

基的随机反应，导致产物呈现显著异质性：Lys
偶联因空间位阻及氨基可及性差异形成宽泛的

DAR分布（0~8），而Cys还原偶联因二硫键还原程

度波动引发巯基暴露数不均（2~8 个），两者均可

能破坏抗体构象稳定性，造成游离抗体残留、聚集

倾向及批次间一致性差等问题，进而导致临床药

代动力学波动与脱靶毒性风险［42］。

为克服上述缺陷，定点偶联技术通过基因工

程、化学修饰及酶催化策略实现 payload的精准定

位，主要分为以下四类。①半胱氨酸定点偶联。

通过二硫键重构、噬菌体展示筛选突变位点（如曲

妥珠单抗轻链110位/重链114位Cys突变）或双巯

基位点设计，利用马来酰亚胺（Mal）与游离巯基特

异性反应，显著提升偶联均一性［43-48］。②非天然

氨基酸（unnatural amino acid， UAAs）定点偶联。

将携带酮基或叠氮基的 UAAs 整合至抗体基因

组，通过肟键缩合或点击化学（CuAAC/SPAAC）实

现高效偶联［49］。③酶介导定点偶联。利用转谷氨

酰胺酶（microbial transglutaminase， MTG）、甲酰甘

氨酸生成酶（formylglycine synthase， FGE）或分选

酶A（sortase A）催化特定肽键断裂与连接，实现载

荷定向修饰［50-53］。④糖链介导定点偶联。基于抗

体Fc段Asn297保守糖链，通过糖基氧化（醛基-肟

键）、酶法重构（糖苷酶/糖基转移酶代谢标记）或

代谢标记技术引入活性基团，结合电击化学反应

完成偶联，具有工艺简便、Fab区活性无干扰及批

次稳定性高等优势［54-58］。

相较于传统工艺，定点偶联技术赋予偶联药

物高度均一的DAR分布与稳定结构特性，在提升

靶向递送效率的同时降低脱靶毒性，并优化药代

动力学行为（如延长半衰期、改善系统清除率），为

拓宽治疗窗口、增强临床疗效与安全性提供了关

键技术支撑［59］。

此外，新颖偶联技术逐步应用到其他新型偶

联药物中。例如，在AOC药物中，寡核苷酸和抗体

的偶联方式有以下几种。①无 linker偶联，包含氨

基酸偶联、聚糖偶联和肽偶联；②linker介导的偶

联，包含结合诱导的交联和结合诱导的替代；③其

他偶联方式，如电荷相互作用、Avidin/Streptavi⁃
din-Biotin偶联、直接偶联和核酸双链杂交［60］。由

于稳定性、寡核苷酸的负电性等限制原因，AOC
的DAR值（寡核苷酸与抗体比值）一般较低，通常

只有 1或者 2［61］。AOC最初用作诊断工具，如免疫

PCR，与ELISA方法相比具有非常高的灵敏度，近

年来逐渐发展成为许多疾病的靶向治疗方法［62］。

在 ACC 药物中，偶联方式主要包括以下几种。

①通过代谢糖工程和生物正交反应将细胞偶联到

单克隆抗体，利用细胞代谢糖途径，将具有特定化

学基团的糖单元组装成细胞膜表面的糖萼，从而

在细胞膜上呈现活性化学基团；然后，通过生物正

交反应，将含有磷化氢或环辛基的聚合物或纳米

材料安装在细胞表面，再和抗体偶联得到ACC［63］。

②通过糖基化酶进行原位聚糖编辑是一种单步修

饰细胞表面糖萼的方法［64］。通过ADC中糖链介导

的定点偶联技术实现 ACC 偶联。③利用 NHS-

DNA 偶联直接修饰细胞表面［65］。该方法只需首

先将含叠氮化物的甘露糖衍生物喂给细胞 1~3 d，
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然后将糖掺杂到含有唾液酸的细胞表面聚糖中进

行代谢，最后通过 Staudinger 连接将 DNA 靶向叠

氮化物功能。这种方法虽然有效，由于它需要几

天的暴露来安装足够数量的叠氮基团，因此只适

合用于培养哺乳动物细胞素［66］。

3　偶联药物研究进展

近年来，ADC、RDC、PDC 及 SMDC 等偶联药

物在肿瘤治疗领域取得了显著进展，详见表 2。

截至 2025年 1月，全球共有 16款ADC药物获批上

市，其中 10 款已通过中国国家药品监督管理局

（National Medical Products Administration of China， 
NMPA）审评进入临床应用，适应症从血液肿瘤

（如淋巴瘤、白血病）逐步扩展至乳腺癌、头颈癌、

尿路上皮癌等实体瘤，技术配置呈现多样性：靶点

涵盖HER2、TROP2、CD79b等差异化标志物，抗体

亚型（IgG1/IgG4）、有效载荷（微管蛋白抑制剂/
DNA损伤剂）及连接子技术（可裂解/不可裂解）持

续优化。

在 RDC 药物领域，已形成抗体偶联核素药

物、多肽偶联核素药物及小分子偶联核素药物三

大 技 术 路 径［67］，核 素 选 择 从 单 一 诊 断/治 疗

向 64Cu、177Lu等诊疗一体化核素发展，适应症拓展

至神经退行性疾病［16-17］；中国本土研发的 131I-美妥

昔单抗（利卡汀®）是全球首个获批治疗肝癌的

ARC 药物［68］，177Lu-EB-FAPI 等候选药物已进入Ⅲ
期临床［69］。

PDC 药物目前全球仅两款获批，其中镥-177
偶联的 Lutathera®用于胃肠胰神经内分泌肿瘤治

疗，靶点是生长抑制素类似肽［70］，2023 年销售额

达 6.05 亿美元，而 Pepaxto 因缺乏靶向功能撤市。

未来研发聚焦于新型抗原（如 Nectin-4）、模块化

多肽设计及双响应连接子技术。

SMDC 药物尚未有产品上市，临床试验数据

库（ClinicalTrial.gov）上登记的处于临床研究阶段

的产品，利用其小分子穿透性优势，多集中于实体

瘤临床研究。其中，主要针对 AKR1C3、KRAS 
G12D 等靶点，代表性药物如 AST-3424、AST-001
等已进入临床试验。在 2019年，Avidity推出了全

表2　偶联药物临床进展情况

Table 2　Clinical progress of coupled drugs
药物

类型

ADC
药物

RDC
药物

PDC
药物

SMDC
药物

已上市数量

（全球）

16款

18款

2款

0款

技术特点

靶点多样化(HER2、TROP2、
CD79b 等)、抗体亚型选择

（IgG1/IgG4）、载荷选择（微

管蛋白抑制剂/DNA 损伤

剂）、连接子技术迭代（可

裂解/不可裂解）

核素诊疗一体化（如 64Cu、
177Lu）、连接子工程优化

（DOTA-GSC体系）、载体多

样化（抗体、多肽、小分子）

分子量小（<5 kD）、实体瘤

渗透性强、模块化多肽设

计、双响应连接子技术

组织穿透性佳、靶向难

成 药 靶 点（KRAS G12D、

AKR1C3 等）、载荷多元化

（PROTAC等）

适应症分布

血液肿瘤（淋巴瘤、

白血病等）实体瘤(乳
腺癌、前列腺癌等)管
线80%集中于实体瘤

肿瘤诊断与治疗（前

列腺癌、神经内分泌

肿瘤等）拓展至神经

退行性疾病（阿尔茨

海默病）

胃肠胰神经内分泌

肿瘤、乳腺癌、脑转

移等难治性肿瘤

实体瘤（胰腺癌、肝

细胞癌等）

中国进展

10 款获批上市（如维迪

西妥单抗、德曲妥珠单

抗等）多款处于临床Ⅲ
期（如Tisotumab vedotin）

131I-美妥昔单抗（利卡

汀®）获 批 肝 癌 治 疗 ，
177Lu-PSMA-617（Pluvic⁃
to®）申请上市

Lutathera®（镥 -177）批

准临床，Pepaxto® 撤市

后无新药上市

多款处于 Ⅰ/Ⅱ 期（如

AST-001、CBP-1019）

代表药物

德曲妥珠单抗（Enher⁃
tu®）、戈沙妥珠单抗

（Trodelvy®）、维泊妥珠

单抗（Polivy®）等

68Ga-PSMA-11（LOCA⁃
METZ®）、177Lu-DOT⁃
ATATE（Lutathera®）、
90Y-替伊莫单抗（Zeval⁃
in®）等

Lutathera® （177Lu-DOT⁃
ATATE）、Pepaxto®（已

撤市）

QHL-108（靶向 TOP2）、

AST-001（靶 向 KRAS 
G12D）等

注：数据来自智慧芽等数据库。
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球第一款 AOC 药物 AOC 1001（Tfr1-targeted mAB 
for DM1 disease with anti-DMPK siRNA），目前已进

入临床Ⅰ期试验［39］。

总体而言，偶联药物通过靶向精准性提升、载

荷机制创新及适应症系统化布局，正逐步突破实

体瘤治疗瓶颈，未来在自身免疫、抗感染等领域的

拓展潜力值得期待。

4　展望

在抗体药物领域，《“十四五”医药工业发展规

划》要求重点发展针对肿瘤、免疫类疾病等相关的

“抗体偶联药物（ADC）”，医药产业化技术攻关工

程中，重点提升包括抗体偶联药物在内的新型生

物药生产技术。国家卫健委、科技部高度关注

ADC 新药的研发，将 ADC 药物列入“重大新药创

制”的“三重”项目并组织优势队伍进行研究。目

前偶联药物（主要是 ADC）的适应症主要包括乳

腺癌、淋巴瘤、肺癌、卵巢癌和胃癌。这些疾病在

全球范围内的发病率正在上升，迫切需要更有效

的治疗选择，医疗需求的增加持续推动着偶联药

物市场增长。未来除了较为成熟的ADC药物，其

他偶联药物也会逐步获得医生和患者的青睐。其

一，RDC 药物也会随着新核素和新靶点的开发，

潜在新适应症空间的开拓，诊疗一体化和药械合

一的探索，应用潜力将被不断挖掘来满足更多临

床需求。其二，PDC药物不仅为肿瘤的靶向治疗

提供了新的可能，随着对多肽结构和作用机制的

不断深入研究，其应用范围也逐渐扩大，被应用于

免疫调节、神经科学和代谢疾病等领域。未来通

过对 PDC 药物结构的优化，如环化技术、氨基酸

的侧链改造修饰、PEG修饰等，将进一步提高多肽

的靶向性和特异性，开发出更加强效安全的 PDC
药物，实现更精准的治疗。其三，SMDC药物由于

分子量较低的优势，提高了其在实体瘤中良好的

细胞通透性以及体内外的稳定性，是一类极具潜

力的新型抗肿瘤靶向药物。除此之外，其他新型

偶联药物通过不同的偶联策略提升药物的靶向性

和治疗效果，为肿瘤、罕见病及代谢性疾病等提供

了创新的治疗思路。

总之，偶联药物已经展现出广阔的应用前景，

技术的进步打破了原有的经典结构设计。基于

此，RDC、PDC、SMDC、ISAC、AOC、APC、ACC等多

种新型偶联药物迅速出现并获得市场的广泛关

注，同时偶联药物的应用范围也不再局限于癌症

治疗领域，其已经在多种疾病治疗领域展开研究。
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