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A trifluoroacetic acid-mediated desulfurilative sulfonylthiolation of arenes using SS-

morpholino dithiosulfonate was achieved. This system is based on the selective activation of 
the morpholino group over the tosyl group of SS-morpholino dithiosulfonate. Control 
experiments and theoretical calculations suggested that the reaction proceeds via the 
electrophilic aromatic substitution mechanism and subsequent sulfur extrusion. The wide 
substrate scope of this reaction and the transformability of the resulting thiosulfonates enable 
expeditious access to divergent multi-functionalized sulfides via the assembly of various 
combinations of modules. 
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スルフィド類は医薬品などにおいて重要な化合物群であり，これらを簡便かつ迅速

に合成できる手法の開発が求められている．今回我々はモルホリノ基とスルホニル基

の二種の脱離基を有する SS-morpholino dithiosulfonateに対して TFAを作用させると，
モルホリノ基が選択的に活性化され，硫黄の脱離を伴いながら芳香族化合物をスルホ

ニルチオ化できることを明らかにした．さらに残存したスルホニル基を変換すること

で,1-4二度の C–S 結合形成を経て様々な組み合わせのスルフィド類が迅速に得られた． 
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