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Sulfoxides are an important class of molecules often found in natural products, drugs, and 

functional molecules. They have been prepared by the oxidation of thioethers or nucleophilic 
displacement on sulfinyl derivatives with organometallic reagents. Herein, we report a facile 
synthetic method for diverse functionalized sulfoxides from sulfinate esters and boronic acids 
with transition-metal catalyst under mild conditions. 
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スルホキシドは医薬品や生物活性化合物、合成中間体などとして重要な化合物群で

ある一方、従来の合成法では酸化剤や有機金属反応剤を必要とすることから、官能基

許容性に課題があった。Andersen らによって、Ⅳ価の硫黄原子を有するスルフィン酸

エステルを利用した酸化を経ないスルホキシド合成法 1)も開発されたが、利用しやす

い合成法は未だ限定的であり、穏和な条件下での直截的なスルホキシド合成法の開発

が強く望まれている。 
これに対して、今回我々は、スルフィン酸エステルを硫黄源として用い、スルホキ

シド類の触媒的合成法の開発に成功した 2)。具体的には、パラジウム触媒と炭酸カリ

ウム存在下、スルフィン酸エステルにボロン酸を作用させたところ、クロスカップリ

ング反応が効率よく進行し、対応するスルホキシドが高収率で得られることを見いだ

した。このとき、配位子の選択に加え、温度や濃度の調整によって収率が劇的に向上

することがわかった。さらに、本手法を利用することで、従来法では合成困難な多彩

な官能基を有するスルホキシド類の簡便合成に成功し、これらを合成中間体として用

いることで高度に官能基化された含硫黄化合物の合成ができることを明らかにした。 
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